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1. Yo, Luz Clemencia de 2AEZ, mayer de edad, domiciliada en
Bogoiya, D.0., identificada con la Céedula de ciudadania w°

35.456.344 de Usaqguén, obrando como apoderada del scolicitante en
el gzunto antes identificado, me rafiero al oficioc Ho. B66
notificado por fijacidn en lista del 29 de Enero oda 2010,

2. Mediante el ©Oficic Neo. B66 se puso en conocimiento del
golicitante el ipforme del examen de fonds gue contiene las
chservaciones hechas por au Despacha schre la presente solicitsud
de patente. Atlendo a las cbservacliones de la siguiente manera:

3, De la solicitud de patente:

5u Despacho enuncia;

« “En dgeneral el zapitula reivindicatoric es demasizdo amplio.
Lz gran cantidad de sustituyentes v 1a ambigiedad para
definirles conllevan a un gran numero de posibles estructuras
para el compuests de formula I7.

+ “Tl1 gapitulo reivindicatoric no solo es demasiadce ampllo sine
que 0o 3& encuentra enteramsnte sustentado en la descripeoidcn.
El sclicitante debe defirir especificamente la materia chjeta

WIT, B60.G41.367-3




Ralvindicacionas.

1. Pirimidinas 2-sustituidas de la farmula

RKN,Rz

en la gue el indice ¥y los sustituyentes tiernen Los significades
siguientes:

[l &5 un numero epnterce de @ a 5

L 25 halégenc, cilang, clanato [(OCH), alguilo C,-Cy, alguenilo C.—Cy,
alowinilo ;-0 -alcomd C,-T;, algqueniloxil Cy—Cy, aldquiniloxl C;-Cg,
cileoalquile Ci-Cer cllooalguenile C,-Ci, cileooalquiloxi C3-Cs,
cilcoalgueniloxi Cy-C:p nitrs, -C0{=0)-A, -Ci(=01-0-A, -C{=0)-HN{A')L,
Clar) [=N-0&), W{ATIA, N{A"]-Ci{=0)=Rh, NIA ") -C(=C0-N{A"IR, 5 {=0],-&,
Si=0)_~0-4 0 S{=01_-N[{A"}A,

M es 0,1 & 2;

&, A', A" significan, independientemente, hidrdgeng, alguilo C1-C,
alguenila Cp=Cq, alguiriile C;=-C;, eilcoalguilo C3-Cpr cilcoalgquenile
C5—Cup, fenile, pudiendo los radicales organicos estar parcial o
comgpletamente halogenados o sestituides por riitro, cianato, clanc
o alecoxi C-Cy; o pudiendo & vy A' formar juntos con los &tomos a
los gue eskan  ligade=s wun heterociclo  saturado, parcialmente
insaturade o aromdtico de cinco o seis miembros, gue coentiens uno
a ciuatre heterpatomos del grupo O, ¥ a 3,

pudiends los grupos alilfAticos de las demdas definiciones de L
estar parcial o completamente nalogenades o llevar uno a cuatro
grupos RY:

BY aignifica ciano, alcoxi C-Cpp cicleoalquile €,-Cp, algueniloxi C.-
Cer alguiniloxi Cu-Cy, cilclsoalquenile ©,-C:, ciclealguiloxi C3-Ce,
cicloalguenilosxi Ca-Ces -C{=0)=h, -G =0y -0-n, —C =0y -N[A'"}E,
ClAT) (=HN-0R), W{AR"IA, N[A'"!-Ci(=0)=A, N{A1-C(=01-R{AY A, 5{=0].-&,
S(=0),-0=A 0 5(=0).~N{A')A:

R!', R'significan, irndependientemente, algquilo C,-C,, alguenilo C--C,,
pudiende los grupos alifatices de las definiciones de los
radicales R y R a su parte estar parcial o completamente
halegenados o llevar uro a guatro grupos RY:



@
©

R* ciance, cicloalguile  3-C:, cicloalguenilo  C-Cp, hidroxi,
algoxi C1-2: alqueniloxi Cx~Cy, alguiniloxi C-~C:, cicloalguileoxi
Cy-Cpoicloaloueniloxi, ©4-Cg, alguiltio &-C., -C(=0;-A, -CI=0)1-0-A,
—C =0y WA YA, TR (=H-OBY, WIA'SGAE, WiR“G-Ci=0)~h, WA ')-Ci=0)-
W{A"IA, S(=0),~a, S(=C)--0-L o 2(=0),~N{A"IA ¢ fenila, pudicndo la
parte de fenilo ilevar ung a <*res radicales seleccionados del
grupo: hal&seno. alawilo ©,-Cg, alauenile -8k, alquinile C;-04,
cicleatgquilo -, hnaldgencalgullo ©-Tp, alcoxl <--0i cianc,
nivre, -Ci=0)-A, -Ci=0}-0-8, ~C(=0}-N{(A"}A, (A" ) (=N-0GR], N{A'}1&;

R* puede significar, adigionalmente, hidrdgena;

R-y R pusden formar junte con el dtemo de nitrégeno al dque estan
ligados un anillo saturado o no satursde de cince o seis miembros,
que puede estar interrumpids por un grupo éter-{-0-1, carhoniloc -
bC=00, tio -4-85-%, sulfoxilo —-(-3[=0]=) < sulfernile —(-30,—) o un
grupec amine - [(-N{R") adicicnal, doade B® ez hidrégenc o alguila &-
Zep ¥io contener uneo o warios susbituyentes del grupo: naldgeno,
alguilo Cy=Cg Ralégernozlouile C--Ci— v oxi- alguizenoxi §,-Cy;

E; es haldgeno, alquilo C.—-C., alcoxl C-C;
B’ correspohde a una do las foérmulas
Oy RO, -
) )
- N
H™ "X .
| X
R’ =
dande
¥ significa ur enlace directo, -0 & -NE';
nE es hidragence, alauilo C.-Cg;
k" es hidrogene, alguilo C-Cg;
E- es nidrdgeno, algquilo C-Cg;
2. Pirimidinas Z~sustituidas de la féermule I segin la

reivindicacidén 1, donde el imdice y los sustituyentes ftienen los
significados siguientes:

n es un nomero entere de n 1 a 3, encontrandose por lo menos un
sustituyenle L en la posigcién orto en £l anille fenllo;

L stgnifica nwalédgeno, ciane, metilo, metoxl, -Ci=0)-0G-3&, -
C{=0]=N{kF )R, C{A") [=N-0N), H{A' IR, NIR')-Ci=0) -k,

a,8' significan, independientemente, hidrégeno, alguile  C;-Cs,
alguenilo Ca—Ci; alguinlle C.-C;, fenilo, pudiendo los radicales
orgéniccs estar parcial o comgletamente  halogenados o©  estar
sustituidos por alcoxil -0 o pudiends A y A" represchitzr juato
con los Atomos a las que estan ligadeos un neterccicle saturade de



a9, Froducto pesticida, gque contiene un soporte sélido o liguido
¥ oun compuesto de la farmula I segqan la redwindicacidn 1.

10. Producto pesticida, que contiens un soporte solideo o liguides
¥ un compueste de la formuls Vo oseqin una de las reivindicaciones 7
& 8,

11, Procedimients para gombatir hongos nociwves fitopatdgenos,
caracterizado peorgue se tratan los hongos o los materiales,
plarntas, el suelo o las semillas a preoteger frente a la infegccidn
mer 1os honges, con una cantidad zetiva de un compuesto de la
Eormuala & seqgin la reivindicacién 1.

12. Procedimiento para combatir heongos nocivos fltopatdgenos,
caracterizade porocue se tratan les hoogos o los materiales,
plantas, el suelc o las semillas a proteger frente a la infeccidn
par los honges, <on una cantlidad activa de wn compuesto o= la
foérmula ¥V segun una de las reivindicaciones 7 o &,

MEMYMEMYID-1 609858\ WPCLO36E]
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Prualas Biolégicas— migre titulacidn. flﬁgjb

Los compuestes actives se forrularon separadamente como una solucidn
stock ¢on una cocncertracidn de 10000ppm en DMBC.

Ejemgls 1- Actividad contra el patdégeno  de)  afiublo  del arrcz
Pyricularia oryzae en ¢l ensayo de microtitulacidn.

La seolucién stock se inoculd en placas de microtitulaciéon (MTP) y se
diluyd la concentracién del principic actiwve uvtilizando una R&se acuosa
de nutrientes de malta parz leos hongos. Una suspensidn de esporas de
Pyricularia oryzas acuosa se adiciond seguidamente., Las placas se
colecaron en una camara de vapor de agua saturada a una temperatura de
18 "cC. Usando un fotémetro de asbhsorclén, los PPM se midieron & 405 nm
en el dia 7 despugs de la incculacidn. Los parametros medides fueron
comparados con el crecimiento del compuestc activo libre-variante de
contrel de frecuencia(100%) v el honge; y el compuesto active libre
{(valer en bplanco) para determinar el crecimiento relative en % de los
patdgenns en los corpuestos actlvos individuales,

Ejemple 2- Aclividad contra el patégeno de Mancha foliar Sepboria
tritici en el ensayo de microtitulacidn.

La solucidén stock se inoculd en placas de micootbitulacidén (MTR) y =e
diluyd la ceoncentracién del principie activo utilizando una hase acuosa
de nutrientes de malta para los honges. Urna suspensicn de esporas de
Septoria tritici acuesa se adicicnd seguidamente. Las placas  se
colocaren er una cAmara de vapor de agua saturada a una temperatura de
15 *C. Usando un fotometro de ahsorcisr, los PRPM se midieron a 405 nm
en el dia 7 después de la inoculacién. Los parametros medidos fueron
comparades con el crecimiento del compuesto active libre-variante de
control dJde frecuencia(ll0%) v el hongo; y el campuestu activo libre
{(valor en blancc) para determinar el crecimiento reiative en % de los
patdgenos en los compuesteos activos individuales,
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BATCS COMPARATIVOES VS DOCUMENTD D1. /?_05

Pruachags Bioldgicas- miecro titulacién.

Los compuestos activos se formularon separadamente como una solucidon
stack con una congentracién de 1G000ppm en DMSO,

Ejemzlo 1: Actividad contra el patégene de tizdén tardio Phytophthora
infestans en el ensayo de microtitulacién.

La soiucidn stock se incculd en placas de microtitulacidén (MTP) v se
diluyd la concentracion del principio zctivo utilizando una base acuosa
de Jugo de guisante para leos hongoes. Ura suspension de esporas de P
infestans adiciondé seguidamente. Las placas s=e coloczIOn en una camara
de wapor de agua saturada a una teuwperatura de 218 "C. Usande un
fotdmetra de absorcisn, los PPY se midieron a 405 nm ean el dia 7
después de la inoculacién. Los parametres medidos fueron comparades con
el g¢recimiento del compresto activo libre-—variante de control de
frecuencia{l00%) ¥ el hcngo! y el compuesto active libre (walar an
blanco) para determinax el crecimiento relativa en % de los patdgenos
en les compuesstos activos individuales.

Ejemple 2: Actividad ceontra el patégeno de moho gris Botrytis cinerea
en el ensayo de microtitulacién.

La solucidn stock se inceuld en placas de microtitulacidén (MTE) ¥ se
diluyd la concentrazién del principio activo utilizando una base acuonsa
de nutrientes de malta para los honges. Una suspensién de esporas de
Botrytis cinerea acussa se adicisns seguidamente. Las placas  se
coleocaron en Lna camara e vapor de aguna saturada a una, temperatura de
18 “C. Usande ur fotéme-ro de absorcidn, los P3M se midiercn a 405 om
en el dia 7 después de la inoculacion. Los parametros medides fueron
comparados con e cregimientc del compuesto active Ilbre-variante de
control de frecueaciai{lf0N%) v el hongo; ¥ 2! compusesto active Llibre
{valor en blanco) para determinar el crecimiento relativo en % de los
patdgenos en leos compuestcs actives jndividuales.

Ejemple 3: Acgtividad ceontra el afiublo de arvrez causado por Pyricularia
oryzae en el ensayo de microtitulacisn.

La solucidn stock se incculd en placas de microtitulacidn [(MTE) vy se
dileyd la conzentracidn del priacipis active utilizande una base acuoso
de nurrientes de malta wara los hongos. Una suspernsidn de esporas de
Myricularia &ryzas acuosa se adiciend seguidamente. Las rclacas se
colocaren en una camara de vapor de agua saturada a ura temperatura de
18 °C, Usando un fotdmewro de absorcién, los PPM se midieron a 408 nm
enn el diaz 7 después de la iroculacidn. Los parimetros medidos fueron
comparados ccocn 2l crecimiento del compuesteo active libre-variante de
control de frecuencia(ling] v el hengo; ¥ &1 comgpusstoc actiwvo libre

<,

{wvalor en blancel para determinar el c¢ricimisento relativo en % de los

patigenos en los compuestos activos individuales.

Ejemple 4: Actividad contra el patodgenc de fizén foliar Sephoria
tritici en el ensayo de microtitulacion.
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La soclucién stock se inoculd en placas de microtitulacidn {MTF) vy ze
diluyd la conecertracién del principio active utilizando una base acuocso
de nubtriertes <de malts para los hongo®. Wna suspension de esporas de
Septoria tritici acucsa se adiciond seguidamente. Las placas se
colocaren en una cdmara de vapor de agua saturada 4 una temperalura de
18 °C. Usando un fotémetro de absorcién, los PPM se midiercn a 405 om
en el dia 7 despcués de la inoculacisdn. Los pardmetros medidos fueron
comparados con el crecimienkts del cowrpusstc sctivoe libre-wvariante de
contrel de frecuencia{io0%) v 2@ hongo; v el compueste active libre
{valor en blance} para determirar el crecimiente relative en % de los
patégenos en lo= compusstos activos individuales.

Documend atructure Growth of P, lnrestansf Growth of Pyricularka
in % at B ppm oryzde In % at B ppm
L = —
according ¢ e
cording to the ‘E:’J’ 38 5
Invantion wo. I
L
o
- —m
1 %?/ 85 8
He -}
Ho,
ﬁ'“!
Document . Growlh of B. clnares | Qrowth of Pyriculsriz
structure

In% at 0126 ppm  |oryzae In % at 125 ppm

according to the

inventlon A7 a
By =3 68
—
Document structure Growth of £. oryzee |Growth of Septora tritic
in%at2ppm In % at 2 ppm

"i‘: — ——
according to the " j o o
Inventlon M‘j’“"*

B 58 a3

fZ@(O



[ ]
- e I.I -
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA ¥ CoMESCIR
AT 2 WaLTEeEE-2
EFCIBO OFISTAL DE CAJy « 1 — 7,470 Gl R ILN. AT L HA Y L 2
|||1|||1|||u|||1|||||||||||||||||||||
93--&00
i I ;'."[J lJf i 1L A hH DR A2l LR ML wASTe
IIIE.L.-Ill' AL NITLT I_w- wf!. v A ICNAL
el Jela R LE I LR P IR

st CONGTIGBWACT RN ferxy

NEDGSTTANTE TIFD Pa&0 EfsCE CUEWTA A0 CEFHp w50 e, DARD
CHVELTER ARORADDE CANSIRNACINY BANCO DE ROE0¥S 047744307 CTR53458T  r2raMgE0n £0, 731,000 )
TRAM R0 (0, I3, a0 e

CAAT,  RENTIFF!TD CO=ZER] TETRL PTRCERTR

T T T T e T T R e e TR R e M E R e e rEmM N e — ——mEu o

1 §0hs-0l=-061 GO TTITHSES pEy O REUTHGITGOION <MTTERTS ADISTRRGY 25,0l A
varal 5 26,000 )

=ICH WEINTIGELS ML REGHZ

REGPANSARF

@ icien o0 e setoho L vPERIETE W,




SUPERIMTENDENELA U5 TRIUETRIG ¥ COMERCIR

qIT 2 glTANES-C

el I Y TR Y T T 0 B DR T R I P A el S [

K IR MR MARRIRAA R

No. 06-005393. -0On03-000
b dta SO T BT AE Dy ANy I._L.ex.hﬂl-_ sk
la 17 b M- Pk A0t = AR A NA
At a4 wBUL S ek CHIL [l A

RECLRD DETCTRL DR CHIA
FITHA

A0 - 2T ,amd
ABRTE 12 TE 7014

Figgr CCWNSETEMADT Y diwey

THYELYER ARTFAIGS CONRIGNACTON  BANCT DE POROTE 042754387 ITRATAAT | D i 2000 40,791 059, 1]

LEETS S L TR VS B A £ 144

ERAT,  REWTISTILE CINGERTT TT#e COHEEFTN

L P e ey R e o L e L e e e B e e AT R L e = = = == S L P e R e

k00D, T

L 5003-0t-01 SALTCLTUAER 134 RELVTRIITALION WNLTERLE ARTLIING. _
R, At 00

TETEL « =

304y WEINTISEIS HTE PESOS

REEPFONEA

‘F.'EEIEE OF Cblp APLITADG AL EYPERIENTE aa.

Colo " ool -gal o4 -4



1 PG R L A

93 Al

& R'and Riy

ey

04

03

-

{19} Weltorganisation Tilr gelstiges Elgentum

{12) NACH DEM YERTRAG [HER DE [NTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF FEM GEBIET DES
FATENTWESENS (PCT) VERSGFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

T rmationiles Biro

{433 Internationales Veriffeptlichungsdatpm

O 0

{101 Enternationale Verdffentlichungsoummer

30, Mai 2003 (30,05.2003) PCT WO [}3}'{]43993 Al

{51y [nternationale Patentitassifikation™  COTD 239446, Thomes [[RDEL Im  Hoehenhdusen 18, 67137

230048, 239043, 230053, 40313, AQLM 43754 Wachenheim (DED SCHWOGLER, Anja [DELE);

Heinfch-Lenz-Simusse 3, 68165 Mannheim [DE)

(213 larerpatiopakes Aklenzeichen: POLYEP 1 2807 RHEINHEIMER, Jeachim [DODE], Merriger St

24, 67063 Ludwigshafen {(OE) SCHIEWECK, Frank

22 Interpetionales Anmeldedarum: [DEDE]: Lindenwoy 4, 67258 Hessheim (DE). TORMO

15, Wevember 20602 (15,11, 2002} [ BLASCO, Jordi [BSDE], Mihlweg 47, 67117 Lim-

burgerhef (). ROSE, Ingo [E/DE], € 2, 19, 63459

(1%5) Elnrelchungssprache; Drentsch Mannhelm (AT, SCHAFER, Peter [DEVDT]; Rimearstr

. , |, 57308 Omersheim (DE). GEWEHR, Markus |DEDE];

£26) Yerbifenilichungssprache: Dentsch Coslhestmsse 21, 5678% Kastellayn {DE). GRAM.

(300 Avgmhen zur Priorljit: MENGS}’“‘:' :‘T'T [GE?IDE]];’}H}S aﬂuﬁvLLHa[imEan:

- - Wag 9, udwigshefen (T} ER, Bern

156279, 19, November 2001419112001 - DE N Stocklnge:r“;hmsse 7. 67237 Frankenchal (DEL

(71} Anmelder (v alle Bergmmungsstaaten mit dusdaime ,ch;::ﬁRHAhNF] Fberhg.“" S[L;ii?[lf[lﬂl:hntf ;gen:.?"d

von (/51 BASF AKTIENGESELLSCHAFT {DR/DEL -2, 64645 Heppenheim {DE). STRATHMANN, Siegre

57055 Luchwlarhat : * [DEDEL Donnersbergstr. 9, 67117 Limbusgerhot [T¥E,

G5 Lucwl gehafan TR LORENE, Gisele [DETE] Brlerweg 13, 6743 Ham-

{72} Erflnders snd hach (T¥E) STIERL, Relohard DRG] Ginstersir, 17,
(19) ErfaderjAnmelder (i fir US): GYPSER, Andpeas - 57112 Munersiadi (DE).

[DAME; B 4 4, 68159 Mannheim {0T). GROTE,

[Forizeizung auf dav richrten Seite]

{54) Title: 5-PHENYLPYRIMIDIMES, AGENTS COMPRISING THE SAME, MEIHOD HOR PRODUCTION ANED USL
THEREDY

{54) Bezeichnung, 5-PHENYLPYRIMIDINE, YERFAHREN ZU THRER HERSTHELLLMG, $IE ENTHALIENDE MITTEL
I RE VRERWENDUNCG

{51 Abstract:

5-Phenyimyrimidines of furmula (Th where the substituents and
the indjees have the tollowing meanings: RL R = H, alkyl, haloalkyl, cycloalky],
halocyrlaalkyl, alkenyl, halvalkenyl, alkinyl ar haloalkinyl, whem R' and R¥ together
fl] with the mittagen atort © which they are bonded may form a sabarated or unsalurated
fing. imerupted by an ether, o, selphaxy er sulphonyt group wnd which ¢en be
substttated by one 0 RUr groups RE andfor R, B =11, hulo, cyuna, alkyl. haloulky],
alkoxy, haloatioxy or aikenyjoxy, B* = 1 haly, cyene hydroay, mercaply, azido,

alkyl, alkenyl, alkiny], haloalicyl, alkoxy, alkenyloxy, alkinyloxy, haloalkoxy, atiylthic,
alken¥lthia, alkinylikio, halcalkylthio, -ON=CRMRF, -CR=NOR?, -WRN=CR'R", -NR'R", NRSNRMRE, GNOR?, NRSC (=NETY
NR#KY, -NRYC {=U3 NR¥R®, -NR*C (=03 Re, -NRC (=NORHRE, £ (=0) R¥, -C (=NOR?) NR*R?, -CR® (=NNRR"), -C (=0}
NRAR" ur - (=) RS, where ReReRE are as delined in the deseriplion, X = hale, alkyl, slkexy or haloalky! and m = 3 whole number
fram 1w 5, The imvention farher rolates to methads for production of the above compoands, agents containing the same and use
theredt or the weeatment of noxious mycases,

{57 Zusammenfassung: 3-Phanylpycmidine der Formel {T), in der die Substienien und det Indea folgenide Bedeaung haben:
B-.R? Wasserstotl, Alky], Ldlogenalkyl. Cycloalky], Halogeneyelo-alkyl, Alkeayl, Halogeralkenyl, Alkiny] gder Halogenalki-nyl,

snner auch 20sammen mit demn Sticksiotfatam, on das sie gebunden sind, einen gesittigten oder ungeshttigten Ring hil-

dan, der derch eine Fiher-, Thio-, Salfoxyloder Sulfonyl-Geappe umécbrachen sein and durch aine bis vier Groppen R andfoder Rb
substiwiers sein kann: R Wassersioff, Haloget, Cyano, Alky!, Halpgenalkyl, Alkoxy, Halogenalkoxy oder Alkenyloxy: B* Wasser-
== slotl, Haloger, Cyino, Fydnoxy, Mereapio, Arido, Al-kgl, Atkery], Alkimyd, Hadopsaulkyt, 2lkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Hala-
genalkusy, Alkyithia, Alkenpithio, Alkinylthlo, Lslogenatislthin, -ON=CR'R*-CRI=NOR!, DRIN=CRRY, NRRY, WRINRTR®
TNORE, MR (=NRE) WRRY, NREC (=00 WE'RE, NRYWC (=00 RS, NRAC (=NOR:) RY, OO (=0} B, -C (=NOR NRR? -CRe
O (=FNRERE), - {=0) KR'RY nder -0 (=) B?, warin R4R"R® gemlss dor Beschreibung definfert sind; X Halogen, Alkyl, Alkoxy
oder Hulagenallcyl: nnd m eine ganze Zahl von 1 bis §; Verfahren 2ur Hersiellung dieser Verbindungen, ste enthaltende Mittel sowis
Jderen Veowenduny wur Bekamplong von Schadplzen

L ,,_\)l
i
'
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Bescoreibung

5-Fhenylpyrimidine, Verfahren zu ihrer Herstelluny, sie enthal-
tende Mittel und ihre Verwendung '

Tie vorliegende Erfindung betrifft S-Phenylpyrimidine der Formel
I .

in der die Substituenten und der Indsx folgende Fedeutung haken:

Fl,R? unabhinglg voneinander Wassersteff, C-Ug-Alkyl.
Cy—Cs~Halogenalkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, Ci—Cg-Halogencycloal-
kyl, Cz-Cg-Alkenyl, Cp-Cg-Halogenalkenyl, Cy-Cg-Alkinyl coder
Co—Ci~Halogenalkinyl,

R! und B? kénnen auch gusammen mit dem Stickstoffatom, an
das sie gebunden sind, einefl gesittigten oder ungesdttigten
finf- oder sechsgliedrigen Ring billden, dexr durch eing
Ether-[~0=}, Thip-{-3-}, Sulforxyl-(-S(=0]-) oder
Sulfonyl-{-50z~] Gruppe untarbrochen sein und/eder durch
aine bis vier Gruppen R und/oder R¥ gubstitulert sein kann;

Re,EP unabhingig vonelnandar Wassergtoff, C1-Ce~aAlkyl, C2-lg-Al-
kenyl, Cp-Cp-Alkinmyl, C;-Cs-Halogenalkyl, Ci-Cg-Alkoxy,
C1-Ce-Halogenalkoxy,

C3=Cio~Cycloalkyl, Fhenyl oder ftnf- bis zehngliedriger
gepittigter, partiell ungesitcigter oder avomatiacher He-
tercoyolus, snthaltend eiln bis vier Heteroatoms aus dsr
Gruppe 0, N oder 8, wobel die cyclischen Reste teilweige
oder vollatandig asubstitulert sein k¥nnen durch folgende
GSruppen R '

R® unakhéinglg voneinander Cyanc, Witre, kmine, Aminec-
carbonyl. Aminethiocarbeonyl, Halogen, Hydroxy,
01-Cg-alkyl, ¢1-Cs-Ealogenslkyl, C1-Cg-Alkyl-
carbonyl, O -Cs-Alkylaulfonyl, C1—Cg-alkylsulfoxyl,
Cy-Cg-Cycloalkyl, Ci1-Cyg-Alkexy, Ci~Ce-HalogenalkoXy,
C,-Ce-Alkyloxycarbenyl, C1-Cg-Alkylthio, Ci-Ce-Alky-
laminag, Di-C:=Cp-Alkylaming, 1-Cs-Alkylamineo-
carbonyl, Di-Cq-Cg-alkylaminocsarbonyl, C1~Cg=Alkyl-

gAY
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aminethiocarbonyl, Di-0-Cs—alkylaminethicecarbonyl,
Cy—Lg—Alkenyl, Cp=Ug-Alkenylexy, FPhenvl, Phenoxy,
Benzyl, Benzyloxy, 5- oder 6-gliedriges Heterooy-
=lyl, 5- ocdesr 6-gliedrigas Hetaryl,
5- oder 6-gliedriges Hetarvlioxy, CtﬂﬂﬂRal—ORﬁ odear
OC (R} o~ {RFY=toRP,

wohel die cyclischen Gruppen ihrerselte unsubgti-
tulert oder substituiert sind Aurch einen bla dreil
Reote EBY: ’

R¥ Cyano, Nitre, Halegen, Hydroxy, amino, Amina-
carbanyl, mninpthiagarbunyl v C1-Ce-Alkyl,
C:_-Ca-H-ﬂ-lcgenalk}"l',, O ~Cs—alkyleulfonyl,
CowCe=Rllyleulfouryl, Cy~Cp-Cyoloallyl, C1~Og-alk-
oxy, C1-Dg-Halogenalkoxy, C1-Cg-Alkoxycarbinyl,
Cy—Cg=hllylthio, O;-Ci~2lkylamins, Di-J3-Cg-al-
kylamino, Ci=-Ce-Blkylaminocarbeonyl, Di-Ci—Cg-al-
wylaminocarbonyl, Cy-Ce-Alkylamingthiccarbenyl,
Di-0;-Cs-alkylaminothiccarbenyl, Cp-Cp-alkenyl,
Ca-Cg-Alkanyloxy, Ci-Cg-Cyecloallkyl, C3-Ce-Cytlo-
alkenyl, Phenyl, Phesnoxy, Fhenylihle, Benzyl,
BenzyloXy, 5~ oder 6-gliedriges Heterscyclyl,
5= odar G-gliadriges Hetsryl. 5- oder
Fegliadrigears Hetarvyloxy oder C{:NGR“}-—ORﬂ';

R, ®  Wagserstoff oder £y ~Ce—Alkyl;

F?* und RP kinnen auch gemeinsam Uber aine Alkylen-
gder Alkenylenkette mit dem {iberbrilckenden Atom
ginen gesfittigten oder ungesfittigihen £inf- oder
sachagliedrigen Ring bilden;

Wagserstoff, Halogen, Cyanc, .E;L-.C.-,-Alkyl. 1= Cg-Halogan-
2lkyl, Cp-Cy-alkoxy', Op-Cg—Halogenalkoxy oder Cy-Cp—alkenyl-
oXY; '

Wasserstoff, Halogen, Cyamo, Hydroxy, Mergapto, Azido,
C1-Comalkyl, Cp-Cy-Alkenyl, Cz-Cp-Alkinyl, C3-Cs-Halogenal-
kyl. C1-Cy-Blkoxy, Cy-Cg-hlkenyloxy. Cy-Cs-~Alkinyloxy,
Cy-Cs-Halogenalkoxy, C3-Ce-Alkylthio, Ci-Cg-Alkenyithio,
C3~Cs=hlkinylthio, C;-Cg-Halogenalkylthio. -ON=CReR®,
~CRE=NOR®, -WRCN=CR2RE, -MRARE, -NRSMERARD, -pyoRa,

~NREC (=NRS’ ) RaRP, -NReC (=0O)MRARb, -NRAC (=0}Re,
~NREC{=HOR®)R<¢', -0C{=0)RS, -C{=NOR®)NR*RP, -CRS{=NNR'RP},
-2 {=0)HReHP pder ~C(=0)RE;

2\
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RS eine der bel Rt und FP genannten menovalenten Grup-
pan; '
X Halogen, Cl-cﬁ—hlkyl,'{:rcﬁ—aikuxy oder Ci1~Ug-Halogenalloyl;
urd
m e¢lne ganze Zehl vom 1 bis 5.

ruftardem betrifft die Erfindung Verfahren zur Herstellunyg dieser
Verkindungen, sis enthaltende Mittel fowie deren Verwendung zur
Bek#mpfung von Schadpllzen.

Evridylpyrimidin-perivate mit fungizider wWirkung sind bekanntt mus
EP-& ¢07 8§95 DE-A 42 27 Bll und WO-A 92/10490. Tetrahydropyrimi-
din-Perivate mit Ffungizider Wirkung sind aus GE-A 2 277 080 Le-
kannt,

Dle in den wvorstehend genannten Schriften heschrisgbenen Verbin-
dungen sind ale Pflanzenschutzmitesl gegen Schadpilze geelgnet.

Ihre Wirkung ist jadsch in vielen Fdllen nicht zufriedemstellend,
Daher lag als Aufgsbe zugrunde, Verbladungen mlt verbesserter
Wirksamkeit zu finden. I

Demgemdf®t wvurden dis elngengs definierten Phenylpyrimidinderivatsa
T gefunden. Bullerdem wurden Varfehren zu ilhrer Herptellung rowls
sie snthaltende Mittel zur Bekdmpfung von Schadpilzen und ihre
Verwendung in dlessem Sinne gefunden.

Dig Yerkindungen der Formel I welsen eine gegenther den bakannten
Verbindungen erhthte Wlrkesamkeit gegen Schadpilze zuf,

Die Verbindungen I kéunen auf vergchiedenen Wegen erhaltsen wer-
den,

Vorteilhaft geht man zur Hergtellung der Verbindungen der Formel
I, in der RY fir Cyanooder eine tbar ein Hetercatom gebundene
Eruppe steht, wvon Sulfcnan der Formel II aue. In Formel II haben.
die Substituenten X, und Kl bhis R® dle Bedeutung wie in Formel I
und R steht flr £,-Ca-Alkyl, bevorzugt fiir Mathyl,

Dia Sulfone der vormel IF werden mit Verbindungen der Formel TII
untar basischen Bedingungsn umgesetzt. Aus praktischen Grimden
karn alternativ direkt dga alkalimetall-, Erdalkalimetall- sder
Ammepniumsalz der Verbindung ITI eingazetzt werden,
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Ri~H
= II X T
e
R"SDTQ: Base

dese Umasstzung erfolgt iblicherweise hel Temperaturen von 2580
bis 250°C, vorzugsweiss &0°C bis 210°C, in eilnem insrten organi-
schen Lésungamittel in Gegenwart einer Base {vgl. DE-A 35 01 084;
Cnimia, B&. 50, 5. 525-530 (1996); Khim, Geterctslkl. Soedin,
Bd. 12, &, 169&-1587 (150837,

Geeignets LUsungamittel sind halogenierts Eohlenwasgerstoffe,
Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert,-Butylmethylather,
1, 2-Dimethoxyethan, Diocxan, Anizol und Tetrahydrofuran, zowie Di-
methylsulfoxld, Dimethylformamid und Diﬁétﬁylacetamid. Begonders
bevorzugt werdsn Ethancl, Dichlormethan, Acetonitril und Tetrahy-
drofuran, Es kénnen auch Gemische der genannten L¥sungsmittel
rerwendet werdan, '

415 Basen kormern allgemsln anorganiieche Verbilndungsn wie Alkali-
metall- und Erdalkalimetallhydroxide wie Lithlumbydroxid, Natri-
uitydroxid, Kaliumhydroxid und Calzlumhydroxid, Alkalimetall- und
Drdalkalimetalihydride wie Lithiumhydrid, Natriumhydrid, Kalium-
bydrid und Calziumbydrid, alkalimetall- und Erdalkalimetallecarbo-
nate wie Lithdumecarbeonat, Keliumcarbonat wnd Calziumcarbonat in
Betracht. Dils Basen werden im allgemelnen in katalytlachen Mengen
eingesetzt, &ie Kéunen aber auch im Uherachuf verwendet werden.

Die Fdukte werden im allgemeinen in Hguimeclaren Mengen miteinan-
der umgasetzh, Es kamn fir die Ausbteuts vortellhatft sein, IIX in
bis zu l0fachem, inskesondere kbils zu 2fachem Uberachuf bezogen
auf I pinzumatzen.

Verbindungen der Formel I, in der Rt fir Wssesrstoff, Alkyl, Alke-
nyl, Alkinyl cder Halogenalkyl steht, werden vorteilhaft aus Phe-
nylmalonestern der Formel IV durch Umsetzung mit Amidinen dey
Farmel V erhglten.

ORI‘
c ' T
SR
0 B¢ TH, _
' v Vv _ VI

Dieae Unsetzunyg erfolgt vorteilhaft unter den aus J. chem. Sog.
{1843) 8. 388 und J. Org. Cham. {(1832) Bd. 17, &. 1320 bakamnten

B

Sedingungen.
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Fhenylmalongater der Formel IV sind aus EP-a 10 02 788 bekamnt.

Hydrvoxypyrimidine der Formel VI werden in Halogenverbindungen VII
Ubayfihrt [vgl. J. Chem. Soc. (1943) 5. 383; Helv. Chim, Acta
{l9gi] B4, 64, 5. 113-152], Als Halogsnierungsmittel kommen dabei
ingbesondere POL1l; und POBY,; in Betrachr,

Als Halogsnpyrimidinen ¥II werden durch Umsetzung mit 2mipen VITI
Verhindungel dar Formel I srhalten,

R:l

Eal —RR
- = % =
Rl " R
{00
* VII

VIII al 1 ¢Ri=pal)}

Diesam Umsatzﬁng erfolgt vortellhaft unter den aus J. Chem. Soc.
{1243) 8. 383 und Chem, Eur, J. (1999) Bd. 5 {12}, §. 3450-3458
Dekannten Badingungen.

Phanvlpyrimidine der Formel I, in der 8% fiir Cyanp oder {tber Sau~
erstoff gebundenes Gruppean steht, werden vorteilhaft aus den snt-
eprechendan Halogenverbindungen der Formel I durch Umsetzung mit
Verbindungen IXN unter baglachen Bsdingungen srhalten. pus prakti-
fchen Grinden kann alternatlv direkt dee Alkalimetall-, Brdalka-

limetall- oder ammeniumzalz der Verbindung IX eingesetzt werden,
Ri-H
RI—{, e I (B3 = Cyamo, Alkexy.
Bage Hzlogenalkoxy, Alkattyleomxy)

Bal o {Ri=Hal}

Dicse Umpetzupg srfolgt tblicherweise bel Temperaturen von 25°0
Bis 25000, vorzugewsiss 4090 bis 210°C, in elnem lnerten organl-
Schen Lizundamittel ggf. in Cogenwart ciner Ease [vgl. Recl,
Trav. Chim. Pays-Baz {1942) Bd. 61, §. 291; J. Heterceoygl. Chem.
{1893} Bd. 30 (4), 5. 593-%8E], : :

Jeeignete Lésungsmitterl sind Ether, Sulfexlde, Amwide, bemonders
bavorzugt Dimethylsulfoxid, N,N-Dimethylformamid, N-Methylpyrro-
lidon, ¥ N-Dimethylacetamid, Diethylether, Tetrahydrefuran,

1, 2-Dimethoxysthan. Ea k¥nnen auch Gemisehe desr gepannten Li-
Eungsmittel verwendet werden.

Alo Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalil-
metall- und ErdalkalimetallhydroxXide wis Lithiumbhydroxid, Natri-
wiydroxid, Rzliumhydroxid und Calziumhydroxid, Alkalimetall- und
Erdalkalimetallhydride wis Lithiuvmbydrid, Natriurhydrild, FKalium-

rzﬁ\Lﬂ
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hydrid und Calziumbydrid, Alkalimetall- und HErdalkalimetalleoarbo-

nate wie Lithiumcsrbonat, Kaliumcarbomat wnd Calzlumcarbonat in
Betracht.

Die Bagen werden im allgemeinsn in katalytischen Mengen eings-
petzt, sle kénnen aver zuch im Uberachuf verwendet werden,

Phenylpyrimidine der Formel I, in der RI filr C1-Ce-alkyl oder,
£1~Cs-Halogensalkyl steht, warden vorteilhafr aus den entsprechen-
den Halogenverkbindungen der Formel I durch Umsetzung mit mstall-
organlechen Verbindungen der Formel X, in der M fir eine Cruppe
Mg-Hal, 2n~R? oder B{QRi; steht, wobel Hal ein Halcogenateom und R
Wesperstoff oder €1-Cy~Alkyl bedeutet und B¥ filr Ci-Ce-Alkyl
gtehr, erhsltsen, :

R . - '
= RI-M
= X
R4_€ . . ——— I (R? = mlkyl, Halogenalkyl}
al 1 (RE=pgal}

Diesse Umsetzung erfolgt Ublicherwelsa bei Temperaturen von -23°C
bis 25090, vorzugsweise 0oC bis 150°C, in einsm inerten organi-
gchen Lésungamittel, ggf. in Gegenwart eines hergangsmetallkaba-
lyeators [vgl. Chem. and Bharm. Bull. (1i987) BA. 28, Hr. 2, 8.
571-577; Tetrahedron Lety, (1996) BA. 37 (8), §. 1305; Tetrahs-
dron Lett. (1894) B4. 35 (1%}, 8. 3155; Synlett ({13%5%) Bd. 7., 3.
11457, N :

Geeignete Lésungsmittel sind aliphatische Eohlenwasserstoffa,
aromatlische Henlenwaesserstoffe, Ether, bezonders beverzugh Di-
ethvlether, Tetrahyvdrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, Benzol, Toluol
und Xylel, Ez kénmen auch Gemische dar gensnnten Lédsungamittel
verwendet warden.

als Ubergangemetall-Katalysatoren sind Eisen-, Kobalt-, Nickel-,
Bnodium~, Platin- eder Palladiun-Verbindungen, besonders
Nickel(G}~, Nickel (II}- Palladiwm{ld)~ und Falladium{II)~Verbin-
dungen geelgnet. Dabel kénnen Salze wie Ballagdiumchlorid cder
Palladiumacetat oder auch Pd-Komplexe verwandet werden, Voraus-
gatzung ist nur, daf die Liganden am Pelladium unter den Reak-
tlenabedinqungsn vom Substrat verdrdngt werden kbnnesn. -

Dis Edukte werden im allgemeinen in Hfuimolaren Mengen miteinean-
der umgesetzt. Es kaun ffir die zusbeute vortellhaft sain, ¥ in
bis zu lGfachem, insbesgondere bis zu 3fachem Uberschuffi bazogen
auf I einzusetzen.
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Dis f{r die Herstellung der Verbindungen I bendtigten Ausgangs-

Btoffe der Formel II kénnen nach literaturbekannten Methoden bei-
spielzwelse auf folpender Syntheseroute erhalten werden:

auagehend von Phenylmalonsfuremlkylestern der Formel XI und Thio-
harngtoff warden Verbindungen der Formel XII arhalten,

o

. -
R=C xm )
S G
R-0 HNT THH,
XT ' XII

wobel in Formel XI R filr C3-Ce-alkyl steht. Die Reaktlon erfolgt
Ublicherwelsa in einam preotigchen L#sungemickel wils z. B, Rlkoho-
len, ingbesondere Ethanol, gegebenenfalls in Gegenwart siner
Beze, wie Na:C0; und MalHCOs. Die Reaktisnestemperatur liegh veor-
zugsweise hai 70-2200C [vgl. Collect. Czech, Chem, Commun., Bd.
48, 5. 137-143 (19831); Heteroat. Chem., Bd. 10, 5, 17-23 (1989},
Crech. Chem. Commun., B4, 58, &, 2215-2221 {1%63)1.

Tig benftigten Phenylmalonsiursester XT sind aue EP-2 10 02 TB8
baekannt,

Verbindungen XIT werden durch Alkylierungsmittel XIIT zu Thichar-
bitursfurederivaten umgesetzt., In Formel XITT bedeutet R C1~Cg-Al-
kyl und X sine nuclecphil abspaltbare Abgangsgruppe. Foxmel JI1TI
steht allgemein Fir dbliche Alkylierungsmittel, wie Methylchlorid
und Mathylbromid, Dimethylegulfat oder Methaneulfonsduremethyl-
epter.

XTI + B-X e : R*S.—-Z::

XIIT o XTIV

Die Reaktlon Xamm in Wasser oder such einem dipolar aprotischen
Lésungsmittel wie z,B, N,N-Dimethylfommamid durchgefilhrt werdan
fwgl, U5 3,250,689)], sie erfolgt vortellhafr in Gegenwart alner
Base, wile belspielswelss KOH, NaOH, NaHCO3 und NaxCO; oder

Fyrldin. Die Resktionstamperatur llegt vorzugswelse bei 10-603C,

Verbindungen XIV werden in Dichlorpyrimidine ger Formel XV Uber-
fuhrt [wyl. EP-A 745 593; WO-A 99/32458; J.0rg., Chem. Bd. 58,
5. 37BE-3786 {189%93)].

ol

1
v 2wl v

cl
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Ale Chlorierungsmittel [C1] eignen slch beitspielsweise POCL:,

PC13/C1; oder POlg. Die Reaktion kawn in tberachiigsigem Chlorie-

rungamittel {POCLli) oder einem inerten Lésungemilttel durchgefiibrt

werden. Diess Umpetzung erfolgt tblicherwsize zwizchan 10 und

1899, Cw

Durch Aminierung mit XVI werden dle DMehlorverbindungen der For-
mel XV in dis Verbindungen der Formel XVII fiberfihrt.

V1L

Digge Umsetzung exrfolgt vorzugesweise bel 20 hig 120%C [vgl.

J, Chem. Res. 5 (7)), 5. 2B6-28B7 {1%55}; Liabigs Ann. Cham., 3.
1703-1705 {1895)] in eipem inerten Lisuwngemltiel gegebenenfalls
in Gegenwart einer Hilfobase, wie NaRlO: NeyC0; oder tert. Amdne,

Dia Amine dear Formel XVT sind kiuflich oder iiteraturbekannt odex
*¥nnen nach bekannten Methoden hergestsllt werden.

Tie Thisverbindungen XVII werden zu den Sulfonen der Formel ITX
oxidiert.

"\

: R
. H e '
xvir ot H_s%j%_@’%
_ o1 II (R¥=1)

Die Reaktlon wird vorzugewelss bei 10 biz 5000¢ in Gegenwart proti.
echer oder sproptischer LSzungswdttel durchgefihrt [wgl.: B, Kor,
Chem. Sec., B, 16, 5. 489-432 {199%); 2., Chem., B4. 17, 3. &3
(1877)]). Geaignete Oxidationsmittel sind beigpielawsiss Wasser-
stoffperoxid oder 3-Chlorperbenzossfurs.

Die Einftthrung von von Chlor verschiedenen Gruppen R? in die Sul-

fone II kamn analog der Verbindungen der Formel I srfclgen.

Verbindungen der Formel I, in der Re filr ~C{=0)Re, -C(=0)NRLRP,

-~ (=NOR®)NR2RE, -C(=NNReRS) RS odar -C{=NOR2}Rc steht, warden vor-
tuilhaft aus Verbindungen der Formel I, in der RY Cyanc bedsutet,
arhalten, :

Verbindungen der Formel I, in der R* fir -Ci¢=0)NR2RP oder
- [=NOR®)HReEY steht, sind aus #ind aus den sptsprechenden Nitri-
lan {(R4=Cyang) durch Verselfung 2u den Carbepsfiuren dsr Formel Ia
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unter sauren oder basischen Bedingungen und Amidierung mit Aminen
HNRAEE, Dis Verselfunyg srfolgt ilblicherweime in inerten polaren
Ligungemltcteln, wie Wasser pder Alkcholen, bevorzugt mit ancrga-
nischen Basen, wis hlkall- pder Erdalkallmetallhvdroxiden, inshe-
scndere NaoH,

R 2

1
Y
R
%—MX
NE m —_—
N 3
R I [RA=CH) _
1
. . RS
HNRaRD * R R
r= =
Ia — »_«N i, Ib
o "
2

Diese Umsetzungen erfolgen vorteilhaft unter den aue Chem., and
Fharm. Bull, I1%82, Bd.30, N1Z, 5.4314 bekannten Pedingungen.

Aus Emiden der Formel ID werden durch CXimlerung mit pubstitulsr-
ten Hydroxyaminen HalN-OR® unter hapischen Bedingungen die Verbin-
dungen der Formel I, in dar R4 filr -C(=NORS)WRe2RP steht, erhalten
fvgl. US 4,876,252, Dle gubstituierten Hydroxyamine kinnen ales
frele Bage ocder beveriught in Forom Ihrer Sguresddltiomssalze ein-
gesetzt werden. Apg praktischen Grinden komnen dabel ingbhagundera
dia Halogenida, wie die Chloride oder die sulfzte in Frage,

Ry

-] 2

R
H,N-0Re R = X

ik i v a IS

R'oN 3% |
2

Alternativ ktnnen die Amidoxime der Formel Ic, ln der R® und RP
filr Wasgergtoff stehen, auch aus den enteprechenden Nitrilen
{Ré=Cyang) durch Umsetzung mit Hydrestylamin und anechliefendsy al-
kylierung srhalten werdsn. Diese Umsetzung erfolge wvertvellhaft
unter den aus DE-A 198 37 794 bekannten Bedingungan,

Verbindungen der Formel I, in der RE flr -C(=0)R% gtebt, sind aus
den entsprechenden Mitrilen {RémCyano} durch Umsstzung mit Gri-
gnard-Verbindungen RF-Mg-Hal, wobel Hal fiir ein Falogenatom, 1ins-
beasonders filr Chlor odeyr Brom steht, zugidngiich.
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Bogota, D.C.,
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No. Sol. Internacionai: PCT/EP2004/0073877
Fecha de Presentacion Internacional; 2004-07-15

Como resultado del examen de fondo, realizado con fundamento en el artfoulo 45
de la Decisién 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, se le comunica;

1. Documentos estudiados

Capitulo descriptive: Folios 66 a 180 tal y como fueron presentados,
Capitulo reivindicatorio: Folios 181 & 171 tal y coma fueron presentados.
Prioridad: Folic 2 DE 103338578 2003-07-24

DE 10357714,9 2003-12-09.
Respuesta del solicitante: Folios 187 a 194 y 203 3 208.
Nuevo capitulo reivindicatorio: Folics 198 a 202

2, Objeto de la invencion |
Tilylo de la soficitud: Pirimidinas 2-sustituidas. Folio 2.

Objeto de fa invencién: E) objeto de la presente solicitud de patente de invencion
se refiere a pirtmidinas 2-sustituidas de !a formula (1.

i e
R*-..N.,R
L

J\N"' R ' i

at -
'

R4

Ei problema técnico planteado en la presente solicitud indica que las pirimidinas
2-sustituidas conocidas en el arte previo presentan un efecto insatisfactorio en
muchos casos. Por lo tanto existe la necesidad de compuestos con eficiencia



mejorada. Para sclucionar este problema técnico la solicitud plantea pirimidinas
2-sustituidas de farmula (I} para combatir hongos nocivos.

El objete de 1a solicitud definido anteriormente se clasificé en ia IPC C07D 239/42,

De la solicitud de Patente
2.1. Reivindicacicnes {arficuio 30 D 486)

El nuevo capitule reivindicatorio, continda siendo amplio y no cumpig con el
requisito de concisidn. Al revisar los ejemplos de |a descripcion y la misma
respuesta es claro que los significados de los radicales L, R', R® y R® son
cercanamente constantes y tiene significados muy puntuales. Se e recomienda al
solicitante que presente una razonable generalizacién de los compuestos
ensayados.

En consecuencia el capitulo reivindicatoric no cumple can el requisitc de
concision de acuerdo al art, 30 de la Decision 486 ¢ art.22 Tratado PCT.

: Reivindicaciones relativas a un ugo o a un sagundo USO (atiesios 14y 21 0 485

Se reitera que el procedimiento de la reivindicaciones 11 y 12 no divulga un
procedimiento propiamente dicho. Es evidente que la Vlamada etapa de “se
tratan” se refiere a la forma de utilizar ¢l compuesto de interés, En otras
palabras el procedimiento reivindicado .se . refiere al uso de las pirimidinas de
férmula (1) para combatir hongos nocivos fitopatogénicos. Lo cual no es
patentable a partir del articulo 21 de |a Decision 486.

Se le aclara al solicitante que un procedimiento cuya (nica etapa es una
aplicacién ¢orresponde tan solo a una aplicacidn, y una apllcacion es un
uso.

4. Determinacién del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de la prioridad de la solicitud intemacional PCT es
2003-07-24, se realizd la busqueda en el estade de la técnica y se encontraron ios
documentos relacionados a continuacién, que pueden afectar la patentabilidad del
objsto de la presente solicitud:

I Fecha de
|. N? - Documento Titulo publicaclén
\ i \ W003 /043993 S-phenylpyrimidines agents comprising the same, method | 2003-05-30

for production and use thereof
|

5. Anallsis de patentabllidad (articulo 14 D486)
5.1. Novedad (articulo 16 D 486)

La solicitud de patente en estudio presenta pirimidinas de la formula (1}



El documento D1 divulga compuastos de pirimidinas de formula (a)

S

Se reitera nuevamente que al comparar las estructuras de |os compuestos
reclamados en esta solicitud, con las estructuras de los derivados de D1 se
observa (ue son iguales. _

Nétese que los significados de cada uno de los radicales R', R%, R® R* y L son
squivalentes a los significados de R', R%,'R?, R* y X de D1, respectivamente. De
modo tal ¥ de acuerdo a lo establecido en ef articulo 16 de la Decisidn 486 la
materia reclamada se encuentra comprendida y por lo tanto divuigada en la
anterioridad citada. De modo tal que la reivindicacion 1 carece de novedad a partir
de D1, al igual que sus reivindicaciones dependientes, pues no presentan ninguna
ofra caracteristica que las pudiera hacer nuevas.

—Rd

(4]

Igualmente carece de novedad el intermediario de ias reivindicaciones 6 y 7 y el
producto pesticida de las reivindicaciones 9 y 10.

5.2, Nivel inventivo fariculol8 D4386)

Se reitara que el derivado de férmula (I) de.esta solicitud no es nuevo a partir de
D1 y evidentemente tampoco tiene nive! inventivo. Sin embarge nuevamente vale
la pena subrayar que |a anterioridad D1 ya habia divulgade la actividad fungicida
de dichos derivados.

Asimismo el intermediario de la reivindicacion 8, carece de nivel inventivo una vez
que D1 ya habla divulgado diversas rutas de sintesis de dichos derivados y al
mismo tiempo intermediarios entre los cuales se incluyen estructuras tipo imina,
tal como el derivade (Ic) de D1, las cuales claramente sugieren el misme tipo de
estructura imina reclamada en la reivindicacion 8 de esta solicitud,

6. Respuesta a los argumentos del solicitante

Se le aclara al solicitante que siguiendo lo indicado en el articulo 16 de la Decisién
485 los compuestos de interds no s¢ consideran nuevas, en vista de que ya
estaban comprendidos en el estado del arte, entendiendo este como la
divulgacion del documento D1,

Se fuvieron en cuenta |os demas argumentos del solicitante.



7. Conclusion

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

Ne Documento N° Reivindicaciones afectadas Requisito gue afecta
| 1-7 7 9-10 Novedad
[ P11 WO03/043993 8 Nivel laventivo

En cumplimiento del articulo 45 de ta Decisidbn 486 de la Comisidn de la
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta deniro del términe de
sesenta dias contados a partir de la fecha de nofificacion de la presente
comunicacion. En case de no dar respuesta al presente requerimiento, © si a
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la congesion, se
denegard la patente. ' -

Notifiqguese el presents oficio conforme a lo dispueste en &l numeral 5.2, literal e),
del capltulo quinto del titulo primero de ia Circular Unica N° 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Directora de Nugvas Creaciones (C)

CONCEPTO TECNICO No. 2133 - Exﬂé’g;’i‘;nh‘ﬁ)'_‘2gggaiﬂslw

T



CAVELIER

ABDGALDOS

de inwvencidn y esta debe estar enteramente sustentada en el
capitulo descriptivae”.

* “Las reivindicacicnes 6 y 7 presentan procedimientos de
sintesis gue no =se gncuentran definides. Las etapas  scon
erunciadas de forma muy general vy selo corresponden a
rescciones comunes en quimica”™.

# "“La formula (T] no results representativa de la materia de la
invencién y a0 se distingue comg uUnica estrucbira gue
relacione un misms concepto comin inventive™.

4, Modificacidn da la sclicitud an tramita.

Zon el fin de atender las anteriores ghservaciores, y ge acuerdo
con el articulo 34 de la Degisidn 484, donde se establece gue la
modificacidén de urna sclicitud os pesible en cualquier momento gel
tramite mientras ne impligue una ampliacién de la selicitud
inicial, =& pEresents Uun nuevo capitule relivindicatorie como
sustituto del antericrmente presentads. En este nuevo capitulc
reivindicatorion, ze ha revisade la redaceisn del misme oon el fin
de hacer ¢laridag sobre la materia gque se solicita probeger v
gobre el aleance de la misma. De (a2l manera que, las chjeciones
formiladas a este respects gquedan superadss respeclbivamente con
las modificacionoes realizadas de la siguients mansra:

* Lz reivindicacidén 1 hg sidc redestada nuevarmente, limitando
significativamente las definiciones de los sustituyentes R1,
EZ, B3 ¥ R4 de los compuestos de formula {(IV con base en las
definiciones que se encuentran debidamente sustentadasz en el
capituleo descriptive (Ver tablz 1A; .,

* Asimismo, las reivindicacicnes € y 7 han sido eliminsdas. De
tal manera gue el nueve pliege reivindicatcrio esta
constituido por 12 reivindicacicnes y la cobjiecidn formulada a
este respects Se debs Lener por superada.

s (on respecto a que el capitule reivindicatorio no cumple con
2l requisito de unidad de invencidn por cuants ao s€ observa
un unico concepto inventivo, deseamos poner de prescnte lo
siguiente:

A e5Te  raspecto, ML representada  respetucsamente desea
sefialar gue no comparte la opinion del Sedor Examinador. Lo
antericr, debide a gue los compuestos divulgades en las
reivindicacisn 1 contienen una fraccidn significativa en
comin correspondiente al grupo pirimidina sustitulde =n la
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posicisn 2 por R4 v en la posicién % por un grupo fenilo,
tal como se muestra a continuacian:

R N.R‘

W
R‘)L

Adiciconalmente, todos los compuestos estan relacicnados con
compuestas pirimidina 2Z-sustituidos empleados para combatir
hongos  nRocives due grégentan una eficiencia mejerada  en
comparacion con compuestos sSimilares conccidos en el estado
del arte,

NR '

e tal manera qQue &5 c¢laro gue ia presente invenaisdn guarda
unigdad de invencién va gue los  compuestes relivindicados
comparten un cohceplo inventive en comin  {compuestes para
combatir hongos nocivesp ¥y los  mismos 5e  epcuentran
. relacionados entre si (fraceidn en comin) .

A5l entonces, €8s clare gue con las modificaciones realizadas al
capitule reivindicateric y con las anteriores aclaracionas se deben
tener por superadas las chbjeciones gue por claridsd y por unidad de
invencién hizo su Despacho, de acuerdo con las dispesicignes de los
articulos 25 y 30 de la Decisidn 486. Sin embargo, en €@ evento gue
el Despachs considere que uns modificacién adicionzl en =l capitulo
reivindicateoric sea necesaria, respetuosamente 1¢ so0licizoe hacer
C usc de la facultad gque le otorga el articulo 45 ingisoc 2. de la
’ Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Bndina a efecto de
requerir nuevamente 4e nuestra parte cualguier complementacién o
aclaracifn.

5. Evaluacion de los regquisitos de patentabilidad:

3u Despache concluye gue la novedad de la reivindicacién 1 v sus
dependientes de la presente solicitud de paleate e we afectada por
. el documento WCD3043%53 (Dl). :

Con respecto a que el documento 01 afecta la novedad de la prasente
selicitud, mi representada <desea seflalar 1o siguiente:

5.1 Howvadad.

El Examinader afirma gue el documento 21 anticipa los  compugstos
reivindicados en la presente sclicitud de patente. El examinador
sustenta su punto de vista indicande que la reilvindicacidn 1 Je
dicheo documento anarca lms compuestos que se divulgan
explicitamente en la presente golicitud de pstente. Eg decir, que
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la férmuls gde los compuestos revelsdos en la antericridad D1 v las
definiciones de sus radicales comprenden compuestos mencicnades en
la reivindicacién L de la presente solicitud.

ahora ien, la presente s¢licitugd de patente =2 refiere a

pitimidinas 2 sustituidas de formula I
' 2
RMN,.R
W
H"JLN" R/ !

En donde el sustituyente en la posicién 2 es el radical R4 el cual
se define coweo:

T R'C. .
Ry Mg
) )

LN N,

la ~
R a
R

Asimismo, D1 se refiere a S5-fenil pirimidinas de formula {a):

RrY
Yer?

R—
{a)

¥ & su usg coome fungicidas. Sin embargo, mientras gue en  la
presente  invencidn, en la posicidn 2 e  encusntra un  grupos
carboxamida o imineceter, en [l el radical R4 puede tener un gran
namere de posibles definiciones. Adicionaimente, ninguno de los
conplestos explicitamente divulgados en D1 presenta un sustituyenCe
en la pesicidn 2 similar a log revelades en la presente solicitod.

Teniends en cusnta lo ancericr, mi representads desce poner de
presente  Que no pusde estar de acuerds con la metodologia
adelantada para determwinar la novedad de la presente invencidén. Le
antericr, pargue dnicamente gompuestos especificamente nombrados

(con todas las wvariables idertificadas en el misme decuments de la
anterioridad y no  simples  revelgciones genericas de  estos

\AO

A5
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compuestos) pueden afectar la novedad de compuestos reivindicados

an una solicitud presentada posteriormante.

En efectg, la materia acd reivindicada se debe tener come novedosa
D rous indicaciones o formulas generales contenidas eh un
dogumento  anterior no  destruyen  la  novedad  de compuestos
especificos  debidamente sustentados gpor  datos  experimentales
reales [(si la obtencién de diche compuesto ne =e h: especificado)
centenides en una seliicitud ge patente posterior, tal vy coms 1o
gefiala el Manual Andiro de Datentes:

"Para determinar Ja novedad da la invencidn, sza debe comprobar =i
axisten eanticipaciones del estado de le rtécpnica gue contengd
explicitamente todas las caracteristicas técnicas esenciales de la
invencidn™ ; vy

" Ia descripcion de un efemple especifico destruye ls novedad de
una reivindicacidn genérica gue incluya esa descripeién, perc una
descripcidn dgendérica no destruye normalmente Jla novedad de un
ejemplo aspecifico gue caiga dentro de dicka descripeidn
genérica™, ‘

De otro lado, se reitera a su Despacho gue para abtener el
compuests  aca  reivindicado, a partir de D1, sSeria necesario
selecglonar sustituyentes de mas de dos (2) jistas de corpuestos
diferentes (Ri, R2, B3, R4, ¥m), lo gual, también de acuerde con
gl Mapual #Andinao de Palentes, le otcrga novedad a la presente
invencidan:

"Sin embargo, si hay gqua hacer una seleccidrn en des listas p mas
de sustituyentes para llegar al obdjeto de la reivindicacién,
entonces ze considera gue hay novedad’?,

En efecto, la forma come se nize en =]l presente caso el examen de
novedad de una solicitud de patenis se enguentra proscrita de
acuerdo con la doctrina v _la practica internacional pues ilevaria
al absurdo gqus ls simple constatacidn ce la previa Mmencién de los
elementos constitutivos de la  invencidn en el arte previo,
destruys la aowedad, cuagnds 1a misma puede estar dads oor 1z
especial_combinacifn de dichos elementos.

Asl entonces, si es claro gue Se tienen gue hacer diferentes
seleceiones pagra llegar a lps compuestes de formula I de la
presernte solicitud, tal v como 1o reconoce su Despacho, ne se

'YEFI, BID. "ManUAL PARR ET EXAMTW DE 30LICITUDES DE ©ATENTES ni IKVENCTON EN LAS OFICINAS
DE PROPrzusD INDUETRIAL LE LOS PRISES & LA COMUNIDAD REDINAT. Zuilse, Leuador 2004, Pagina
aa,

PIpdder, pigina 57,

! Imiden;, kagina 71,

2l
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gnbiende wor qué este documento afectaria lz novedzd de  la
presente invencién.

5.2 Invenciones de salaccidn/Mivael inventivo.

Adiciaonalmente, mi represenrtada desea poner de presente dque el
problema  Técnico de la presente =glicitud es la necesidad de
compuestos plrimidina Z sustituides con eficiencia mejecrada para
combatir  hongos nocivos,  debido a  gue  las  pirimidinas 2
sustituidas ccnocidas er el estade del arte presentan un efecto

insatisfactorioc en muchkos casos,

A PeSar cue £s5tos COMpusescCos son descritos de manera general en el
artecedente, lo Importante es si un inventor practica vy confirmd
realmente el efecto de una invencién de manera suficiente para
reconocerla come 2u invencidn, Esto tiens mucha influencia para
decidir el algarce de profeccién de pna invencidén ¢ el estado de
la técnica relevante para doterairnar  la  watentabilidad  de
invenciones pozstericres. 51 un inventor anterier realmente conduce
. un experimente sokre su invencién y la describe como un elemplo,

su inyencidén perteneceria al alcance del derecho del inventor sea
esta buena ¢ mals, y pestericres inventores no podrian tener
ningun derecho sokre esta. Sin embargo, si un inventor anterior
describid su especificacién muy amplliamente sglamente refiriéndose
a eshecificacicnes de patentes antericres sin experimentos o
confirmacién rcal sckre les efectos, el alcance del derecho dal
inventer anterior debe estar restringido, ¥ también se le debe
ctorgar una compensaciédn a un investigador posterior gue invente
‘ nueves prodictes ¢ orocedimientos frente a la invencidn arterior

para contribuir con el desarralls de la recnologia.

S8in tal consideracidén, si tedos los derechos se deben dar al
inventor anterior sclo porque €1 describié muy ampliamente esta
esvecificacidén se desalentaria a posteriores inventores v también
los fundamentos del sistema de patentes colapsarian porgque esto
cropiciaria gue los inventores describlerar sus esnecificaciones
£0ofn Uha exageracion absurda.

Por lo tants, la mayeria de los vaises en sl munde reconocen la
invencidn de seleccidén. 351 la espocificacion de una invencisdn
anterior describe de marera muy armplia la ipwvencidn anterigr sin
ejemolos de  trakalo esgecificos, v uila  invencidén  poestericr
experimenta con la invencidn znteriar, y confirma un hecho fotgrico
inesperade de esta, la invepcidén postericr puede conseguir el
reconocimiente de novedad ¥y nivel inventive come una ipvercidsn se
seleccidn a pesar de cualguier descripecida hecha en la invancidn
antericr.
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Zhora bien, tal como se encuentra demcstrade en la descripgién de
la presente invercidn cor los  datos  alli rewveladss, las
alrimidinas Z-sustituidas aca reivindicadas presentan una
actividad fungicida meiorada en congaracién con pirimidinas ya

conocidas en el c¢stado del arte {i.e. 01). En particular, el
eiemplo 1 muestra que el atague fungicida por el Oomiceto patégeno
de las plantas PEHYTOPHTHCRL INFESTANS, =l agente causante de la

enfermedad devastadora el tizdn terdic de gran importancia
ecotomica, pueds ser controlade del tode por ¢l compuesto I-3 de
la presente invencidén mientras dque el compusste V1 de LBl no
presenta aclbividad fungicida zlguna (0% vs 80% de atague).

Asimismo, en &l ejemple 2 se muestra gue el compuests I-5
proporcicna actividad de  larga  duracidn  contra otra  planta
patogena Ascomicets Canocids como ALTERNARIE SOLANI, la cusl causa
daflus severos en plantas de topmate y mapa. El cerpuesto T-I reduce
el atague funguicida en un 30% incluso después de ser aplicado 7
dias antes de la inoculacidn, con una densidad alta de esporas
fungicidas mientras gue la actividad gel compuesto V1 de DL es
¢laramente infericr (67% de ataque}l.

51  entonces, debido a gue el subgrups de  compuestos  aca
reivindicado no se encuentra explicitamente divulgadc en D1, vy
adicioralmente =1 mismo presenta un efecto superior pare combatir
hongos, la presente invencion de =sleccidn debe considerarse
invertiva frente a D1, va gue tal ¥ como lo s@efiala =1 Manuas
ndine de Patentes una invencidn de  seleccidén  tiens  alwvel
inventivo cuando:

"...todos los compuestos an el subgrupe presentan un efacto o
propiedad técrica no descrita en el arte anterior y que ademds es
inegparada®'.

dicignalmente, mi representada  prosenta anexs &L presente

memarial, pruebas comparativas adicionales oue domdestran 21l igual -

que los ejemplos 1 vy 2 de la presente solicitud, gque laos
compuestes acd reivindicados SI presentar una activicad fungicida
mayor en comparacien a los compuestos revelados en DI.

5.3 Bclicitud intarnacional,

Femsos notadoe gue la objecisn formulads por el Sefocr Exawinador
en e) presente casc reproduce la cbiecién Zformilada a este mismo
respects a la =clicitud internacional en el Informe de blsguoda
Internacional .

1 ZEPI, BIZ. "MANMUAL pARER EL EXAMEN LE SCLICITURRES LE CATENTRS ZE TMYENCLON EN LAG OFICIKAS

SE ERJFIELRN INDUSTRIRL oF L3S PALSES pm rh COMUHIDAD AROIEA™. (Quito, Bocvsdor 2004, Pagina
BE.

Hﬂaib
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Por lo tanto, llamamos la atencidén del Sefior Cxaminador sobre e1
hecho de gque la misma fue superada iguaimente en el tramite
internacional medilante los mismos argumentos 2ca pregentades, tal
¥y comoe  Se  vusede observar en el Informe de  Patentabilidad
Pre.iminsr.

Por dltime, avngue comparbtimosz la opinidn de su Cespacho, en
cuancte a gue la congesidn de una solicitud de patente en oTres
paises, eqguivalente a la solicitud Colembiana, no ohlica.a su
Cespacko 2 ctorgar 21 privilegio de patente para la misma
invencién, si constituye un antecedente favorable nara el estudio
de patentabilidad gue respetugsamente solicitamos tener &n cuenta,
Por lop tanto inforramos a su Despacho gue la presente invencidn
fue storgada por la Oficina de Patentes Eurgpea con ninero  de
patente; EP1A51&E1E BRI,

€. Tenierdc en cuenza lo antericr y toda wez gue se han atendido
2 cabalidac las opservacicnes hechas por su Despacho sobre la
presente solicitud  de patente, respetuosamente sclicito  =e
continde con 51 tramitacion,

7. Anaxas

* Copia auterticada del merorial de sustitucidn de poder del
Doctor Emilio FERRERD a la Doctora Luz Clemencia de PAEZ.

¢ Formularie para modificaciones.

* TNuevo pliego reivindicatorie conformads oL 12
reivindicaciones.

* Recibo por $52.000 por  corncepto de 2  reivindicacicnes
adicionales & la décima reivindicacidn.

* Ensayvos ocomparativos.
Sefiora Nirectora,

e (Ve 2 T e

& CTEMENCYA DE PAEZ‘
oL.C. WU 35,456,324
T.F.A. MNa. 23,555

COCD-003R1-841-074 -4

Y MEM M, TR-1 6560 2\ HECLD2 61

Ho, WM-2010-1&89882\MGK

A
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IﬂdHSfriﬂ y Cnmerci 0 Espacio resersado para gl adhesivo de radicacion
SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

O SR soUcITUD D

D Carrecclén de Emor Material - ]E Mudrﬂcacnﬁn auna suhmtud '

Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT .
Somedad constitvigs y existente ha;-:: las Ieyes de

SOLI ;.TE : Diracmﬁn 67056 Ludmgshafen '
i : : NEH‘IEI"IIE B

CC ' 'I:l NIT l:l
. CCE O Dtr_c:__D
Dnmimllo Ludwlgshafen ' el

Alemanig R - . Nl.'l.mem:_ :
Teléfono: 546 09 70 Fax: 2404070 ..
E-mail: clientesf@cavelier.com
Mombire: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ IDENTIFICACION
Direccidn; Carrera 4% No. 72-35 E D
REPRESENTANTE | Telsfono: 347 36 11 C.C NIT
O APODERADO  |Fax 211 86 50 CE. ] Otro 3
E-rmail; clientes@cavelier com Cual
Ciomicilio; Bogota, Colombia.

Mumerc 35456 344 T P. 23.555

O 'Numeto de expediente:’ - - 08,008.393

_ ) Descrlpclén de la correccion o madiﬂcaclﬂn solu:ltada > R
e .:. Prasentu nueve cap[tuto rewindmatuno mmpuestn por 12 reivindicaciones con el F in da supﬂfﬁr |53

ﬂb]EQIOHES hechas por 3u Despacho a Ea prasente solicitud de patente y pido respetuosamente que

el examen de patentablllrdad sea reallzadu subre estas nyevas reivindicaciones preaantadas o

1021470 1.- Fecha: * “{2deabrllde 2010 < -
10-27.480 - ~Fecha: " .12de abril de 2010. .+ "

Anexos
Comprobante de pago de |a tasa por $114.000, por concepto de modificaciones.

L]
El Comprobanie de pago por 2 relvindicaciones adicionales después de la décima
reivindicacion per $52.000 0.

Poderes, si fuare el caso

Copia auténtica de la Sustitucion del poder otorgada por el Doctor Emilic Ferrerc a mi favor

para lo cual s0licity me sea reconocida personeria para continuar con el tramite de la
presente solicitud,
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WED 5115w cavelier com CARMERA J Mo, 72 - 35 TELEF QNG (591111 347-3677
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Poder conferids el @ 17/03/1989

Yo, EMILIO FERRERD, obrands come apoderads principal del
poderdante earrica mencionado, mediante el presente escrito
sustituyo el poder a mi otorgade a la doctora TUZ CLEMENCIA DE
PREZ, identificada con cédula de ciudadania No. 35.456.344 ¥
Tarjeta Profesional N®"23.555, con todas las facultades gque me

fueron confericas.

Hage la anferior sustitucioén conforme al articule 66 del

Cédigo de Procedimiento Ciwvil.

* Sefiora Jefe,

EMLLIO FEREERD

T.P.A. MW" 31,9829
C.C. N° 438.019 de Usaguern

Acepto:

- : L -
lea Flaregeeble,
T.2.A., N° 23.555 _—

C.C. He. 35.436.244 de Usa‘}iﬁéﬁ‘" %-;J

MY 200.047.3607-3
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