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Solicitante: Bayer CropScience Aktiengesellschaf.

RESPUESTA AL AUTC NOTIFICADO FOR FIJACION EN LISTA NO. 181
DEL 21 DE MAYQ DE 2010, OoFiclo NO. 6659 {EXAMEN DE FONDO)

ALVARO CORREA ORDONEZ, mayor de edad v vecino de Bogotd D.C., identificado lal como
aparece al pie d¢ mi finma, on mi cardcter de apoderado de la sociedad en referencia, doy
respuesta al auto emanado por ese Despacho dentro del términe de prorroga solicitado en mi
memorial 06-076526--00006-0000 de fecha 18 de aposto de 201(:

1. Mcdificaciones al capitule reivindicatorio
Antes de dar tespuesta a las objeciones realizadas por su Despacho, me permito sefalar que
es deseo del solicitante presentat un nuevo capitule reivindicatorio conformado por cinco

(5) reivindicaciones en el cual se han reglizado limitaciones considerables,

En este sentido, me permito manifestar que dichas modificaciones no amplian de manera
alguna el alcance de Ja invencidn; por el conirario, corresponden a limitaciones sumamente
considerables que encucntran pleno sustento en la deseripeion ¥ que han sido realizadas con

el fin de superar las objeciones realizadas por el sefior Examinador.

2. Obhjeciones realizadas por su Despacha;

Z2.1. Reivindicaciones
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Su Despacho obieta la claridad del capitulo reivindicatorio arpumentando que es muy
amplio y corresponde a una gencralizacién no sustentada en la descripeidn pussto que son
muchas las estructuras posibles para el compuesto de formula L pero la descripeion solo

presenta cnsayos que demuestran actividad con compuestos especificos.

2.2, Unidad de invencién

De acuerdo con su Despacho, el capitulo reivindicatorio incluye un gran mimero de posibles
compuestos de formula (I} que son estructuralmente diferentes. Adicionalinente, el sefior
Examinador sefiala que cada uno de los significados de & ¥ M puede detenmminar ant gripo

inventivo diferente por lo que pide limitar el alcance de la invencion,

23,  Reivindicaciones dirigidas a usos
Su Despacho objeta las reivindicaciones 5 y 6 por referirse al uso de las

halogenoalquilcarboxamidas de formula {1).

2.4.  Novedad y Nivel lnventivo
Su Despacho establece que los documentos WO 02/38542 (D1), EP 0545099 (D2) y EP
0589301 (D3) afectan 1a novedad v el nivel inventivo de la presente solicitud ral como se

muestra a continuacion:

241 MNovedad
Su Despacho sefials que ¢l arte previo citadoe ya habia presentade estructuras tipo
halogencalquilcarboxamida que son iguales a las estrocturas de la presente solicitud y que

{ambién tienen actividad fungicida. Posteriormente, presenta tablas comparativas.

2.42  Nivel Inventivo

Manifiesta su Despache que debido a la amplitud del capitulo reivindicatoric de la presente
invencion, es posible que ésta reclame esiructuras nievas respecto al arte previa eitadae perd
que éstas no serian inventivas por cuanto las anteriotidades ya habian revelado que el nicleo

central de tipa halogenoalquilearboxamidas tenia actividad fungicida.

Adicionalmente, establece que la solicitud “mo demostrd una mejore respecio af orte

conocido esas eventuales estrictiras povedosas no represenfom un safto cualitativo en la
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tdenica, no presentan ningin efecto Sorprendente ni inesperado ¥ Se consideran alternativas
obving pora una pé¥iona versada en la materia”.

Finalmente, objeta la reivindicacion 7 por carecer de nivel inventivo por corresponder al

[rocesa uiversalmente eonocido de mezcla.

3. Respuesta del solicitante;

3.1, Reivindicaciones

Con respecto a las objeciones de claridad que realizé su Despachie, me permito manifestar
gque con las madificaciones reahzadas al capitulo relvindicatorio, se limitd de manern
sumamente considerable el alcance de las reivindicaciones toda vez que se definid que el
Gnico significade posible del sustituyente A ¢z Al ¥y ¢! Gnice significado posible de M es
M1, en este sentido, me permito manifestar que el seior Examinadar peded verilicar que si
hay correspondencia entre Ja materia objeto reivindicada y los gjemplos. De esta mangra, s¢

superan fas objeciones reafizadas.

3.2, Unidad de mvencion:

Sobre este particular, me permito manifestar que teniendo en cuenta las modificaciones
realizadas al capitula reivindicatorio, las cuales constituyen una limitacién considerable a la
muateria reclamada, los posibles compuestos han disminuido considerablemente con lo que
sc superd la objecidn realizada por su Despacho, mas aon teniendo en cuenta que ¢l sefor
Hixaminador sefialé que cada uno de los significados de A y M puede determinar un grupo
inventivo difererte v que por esta razén ¢l solicitante selecciond soko una posibilidad para A
¥ solo una posibilidad para M con lg que sin lugar a dudas debe reconocerse ia unidad de

invencion para 1a presente solicitud.

33, Reivindicaciones dirigidas & uso
Sobre este particular, me permito manifestar que tenisnde en cuenia la eliminacidn de las
reivindicaciones originales 5 y 6 del capitulo reivindicatorio de la solicilud en estudio, se

supera la objecién reglizada.

3.4 Novedad

En relacion con ¢l documentn B, me permite manifestar que éste revela
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pimolcarboxamidas y pirrolcarbotiocamidas. Sin embargo, dicha referencia no ensefia
pirazolcarboxamidas tal como reclama el capitulo reivindicatorio modificado que se
presenta jutto con este memorial. En consecuencia, la presente invencidn es a todas luces

novedosa frenie al documents D1,

Por su parte, el documento D2 revela derivados de anilida y su uso ¢n el tratamicnto de la
hotritis, D2 sc divige principalmente a compucstos en donde A = piridina. Aunque D2
menciona —entre otras posibilidades- que A puede ser un grupo 1-metilpirazol sustituido en
la posicién 3 ¥ 5 con metilo, cloro o triflucrometilo (e.z., pagina 2, linea 18); de ninguna
manera Jos compuestos revelados por D2 tiene una sustitucion haloalquila en ¢l anillo fenilo
{e.g. tabla 10 en donde A = A6 (l-metilpirazol) de acverdo con la definicion de la (brmula
(V) en la pagina 23). Por consiguiente, en vista de las diferencias existentes, es claro que la
invencion reclamada por la presente solicitud es tovedoss frente a las ensefianzas de diche

documento I¥2.

Por altimo, cot respecto al documento 3, me permiio seflalar que éste revela derivados de
carboxanilida en donde se ensefia una gran variedad de heterociclos A posibles. Aunque
dichas posibilidades contemplan el pirazol como una posibilidad (AS de acuerdo con la
definicién de D3), nimguno de los compnestos alli revelados tiene una sustitucion
haloalquilo en el anillo fenile {eg. Tabla I en la pagina 21) Los compucstos preferidos con
un anillo de pirazol presentan todos wna sustitucion en el anifio de fenilo con un sustituyente
que es diferente de haloalquilo (c.g. compuestos preferidos con A=AS {pirazol) ¢n la pigina
10, Yineas 17 a 20), De csta mancra, ¢s claro que la invencion reclamada por la presente

solicitud es novedosa frente a las enseiianzas de dicho documento D3,

En gste sentido, me permita dirigir la atencion de su Despacho a las ensefianzas del Manual
Anding de Patentes', especificamente al acapite 9.4 “Andlisiz de Novedad™ {paginas 65 ¥
66) en donds se establece: “Para defermingr la novedud de la invencion, se debe
comprobar s exisfen antficipaciones def estadks de la Wenicd que comengom explicitamenie
todas las caracterisiicas tonicas esenciales de lo tnvencion {...) si todax las caracteristicas
tdenicas de la reivindicacion independiente se encuenfran descrifas en um misma

' Manual para el examen de solicitudes de patentes de invencign en las Oficinas de Propiedad
Industrial de los paises de la Comunidad Andina, 2004,
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antecedente v ademds se encueniran intimamente velacionadas, el objeto de dicha
Feivindicacion carece de movedad Si_mng caracteristica, anngde sed banal, Ao s¢
encuentry comtenida en el antecedente, I veivindicacion ¢s nueva” (resaltado fuera de

texia).

De¢ esta manera, es posible establecer que la novedad de la presente invencidn solo podra
verse afectada por un documento de! arie previo cuando éste provea una revelacidn
explicita de todas las caracteristicas téenicas de la presente invencién y no haya
ninguna diferencia entre la materia reclamada y aquello reveladae en un documento del
arte previo, lo cual no ocurre en este ¢aso. En consecuencia, debe reconoctrse la novedad

de 1a materia reclamada por la presente solicitud {rente al arfe previo citado,
3.5, Nivel Inventivo

En relacicn con el mivel invenlivo de la presente solicitud sebre el documento D1, me
permito manifestar que dicho documento, en vista de la considerable diferencia existente
entre los compuesios alli ensefados v los reivindicados por la presente solicitud, no revela
ni sugiere las pirazolcarboxamidas de la invencién en estudio par lo cual dicha referencia no

afecta, de ninglina mancra, el nivel inventivo de la presents solicitud.

Ahora bien, con respecto a los documentos D2 y D3, me permito manifestar que los
compuestos de acierdo con la invencidn muestran una actividad fangicida mejorada en
comparacion con los compuestos alli enseiiados. Tal como fue sefalado anteviormente, la
caracteristica que diferencia los compuestos de [a presente solicitud y hos compuestos de
dichas reforencias es la sustitucién en la posicidn 2 del anillo fenile con un grope
haloalquilo. En este punto, considero pettinente dirigir la atencidn de su Despacho al hecho
de que el arte previo citado no solo no provee ningln indicio que pueda conducir a la
persona versada en la materia 8 la obtencion de los compuestos agui reclamados sino que
ademds, de manera sorprendente, esta caracteristica lleva de manera sorprendente a una
actividad fungicida mejorada; entonces, contrario 2 lo afirmado por su Despacho, las
novedusas  estructuras si presestan un cfecto inesperado. FPor consiguiente, debe
reconocerse el nivel inventive de la presente solicilud frente a las ensefianzas de dichos

documentos.
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Para corrobarar ko anteriot, me permito anexar datos bioldgicos en donde s¢ muestra que los
compuestos dg acuerdo con la invencién que estan sustituidos con un grupo halvalquilc er
el anillo fenile, muestran actividad fungicida mejorada sobre los compuestos de acuerdo con
D2 o D3 que estén sustituidos con alquile. De esta manera, se demuestra que fos

compuestos reivindicados si son inventivos cn vista del efecto mejorado que presentan

Lo anterior es sustentado, por el Manual Andino que cstablece que un compuestos quimico
tiene nivel inventivo si “presemta un efecto inesperado, (es ef cuse mds frecuente sofve fodo
si ef compresto es similar a ofros del estade de la téenica. Bl efecto inesperady puede ser
compictamente diferente de los descritos para los compuesios similares conocidns, o hien

ser_igual pero con uma mejvry en los resaltados.” (resaltado fuera de texto). De acuerdo
con csio, es claro que el nivel inventive debe ser reconocido cuando fa materia reclamada

presente un efecto mejorado, como en el presente caso,
Cn virtud de lo anicrior, solicite que sc acepten las razones oxpuestas en el presente
documenio y en consecuencia, se contindie con ¢l tramite para que pueda otorgarse ef

privilegio de patente de invencidn para el invento que se (ramita on este expediente,

Adentamente,

ALV ARC CORREA ORDONEZ ‘

AT N0 79,143 366 de Usagquén
T.P.20.281

Angxas: Capinke reiviadicatorio modificado
Anexa A — Datos binldgicos

MO A H OGS -1 T YT 12000 PTE526-0720 [
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Linample 1
Voutaris iest (apples) f protective

Sodvenl: 24,5 paits by weight of acelone
24,3 parts by weight of dimethykcetamide

Emulsifiz: | pned by weight of alleylaryl polyglyeol ether

To poduce 2 suitable pieparation of aelive compound, 1 part by weight of active compound s mixed
with 1hie stated ameunts of solvent and emadsifier, and the concentiate is difused witl water Lo 1he desived

concenliotiol.

T wst foy proteclive activity, youny planis are sptayed witl the preparalion of active compound 2t the
stated 101e of applieation. Alter the spray coating has drie o, the plas are noculated with an agueois
eonidia suspenston of the causal agewt of apple seab (Ventoria tnaequalis) and then temain for 1 day in

i incubagon cabinet o appraximately 20°0 aod 2 1elitive almospleic huminity of 100 %4

The plants are then placed in 2 preenbouse ab approximately 21°C and a relative atmospheic hamidity of

approkinutely 90 %,

The lest is evafraied 10 days after the inoculation. 0% means an cfficacy wiich corresponds to that of the

contiod, while an clficacy of 10{(HG means thal no disease 15 observed
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Talle 1

Vewturin test (apples) f protective

Active campound Rate of application | ¢ ficacy
of active compount _
Eagwm from BEP-A-389301 (US 5,438 070]; in ppm in %
i 100 872

Erpmple ncoording
1o eakle B

Ex7 TR NF
F ‘
F
Ex 3 ¥ ] I [00
b
2
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Example 2
Septoria tritiei-1est (wheat) £ preventive

Solven: A4 pats by weight of nn-dimethylacetamid

mulsifier; 1 pant by weight of alleylary] pobyglyeo! other

1o produce a suitable prepaalion of active compotid, 1 pact by weight of aclive compound or active
campoungd combinetion is mixed with the staled amoints of solvent and emwlsifiar, and the cooeenale is

diletterd with avater Lo e desired conceptsalion.

T et for preventive activity, young plants are sprayed with the preparation of nctive compound or

active compound combination al the stated rate of application.

Afler the spiay coating has dried on, the planis me spayed wilh o spore suspenston of Sepferia il
The ants rewain for 48 bours in an iscobation calinet al approximately 20°C and a ielative almospledic
ity of approxinetely 100% and ten 60 hours at approximately 1390 in a nanslocent incubaion

ealinet ab a relative atmospheric umidity of appeoximately 1005,

The plants ate placed ina preeshouss al a lempaiatwe of approximalely 1570 apd a relative slinospheric

humidity of approximately 309

The test is evaluated 21 days after the inoculation. 0% meens an eflicacy which cotresponds to thal of the

conbred, while an clfeacy of 100% means that 1o disease is obeived.

w
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Table 2

Seploria tritici-1eg1 (wheat) f prevendive:

Active compounds

Slucturey

K newvn o -
A-58934) (LIS
B 38,070

Example sccording
1o fable

Application rate of | Efficacy in %

ACAwe cmﬂpmm:l in

ppm

FO00

Tl

o (oo BEP-
A-SEDA0 (LS
5,438,070

Example sceording

o lable &

Accarding 1o

inventimy;

Cxample 3

o

id

e

i3

According lo

invention:

( Ewxampfe 2

-

100

[

Q



REIVINDICACIONES

1. Halégenocalquilcarboxamidas de la formula (1)

en la que

R siguifica hidrégeno o hm;éfgénu,

R' significa hidrogeno o metilo,

R? significa metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 4 atomos de carbono, con 1 hasta 9 4tomos de
thaor, de cloro y/o de bromo, "/“”4

R’ significa haldgeno o baldgenoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, con 1 hasta 9 dtomos de
flder, de cloro yio de bromo,

R* significa hidrdgeno, alquilo con 1 a & atomes de carbone, alquilsulfinilo con 1 a 6 4tomos de
carbono, alguilsulfonile con 1 a 6 atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 alomos de
carbono- alquilo con 1 a 4 dlomos de carbono, cicloalguilo con 3 a 8 dlomos de catbono;
haldgenoalquilo con 1 a 6 dlomos de carbone, halégenoalquiltio con 1 a 4 4 tomes de
carbono, haldgenoalquilsulfinilo con 1 a 4 dtemos de carbono, haldégenoalquilsulfonile
con 1 a 4 tomos de carbono, haldgenc-alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquile con 1
a 4 atornos de carbong, haldégenocicloalquilo con 3 a § atomos de carbono con,
respectivamente, | hasta 9 atomos de flior, de clore v/o de bromo; formilo, formil-
alquile con 1 a 3 dtomos de carbone, (alquilo con 1 a 3 dtomos, de carbono) carbonil-
alquile con 1 a 3 dlomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono) carbonil-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono; halogeno {alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)
carbonil-alquilo con 1 a 3 &tomos de carbone, haldgeno-(alcoxi con 1 a3 dtomos de
carbono) carbonil-alquile con 1 a 3 Atomos de carbone con, respeclivamente, 1 hasta [3
atomos de flder, de cloro, ¥o de bromo;

{alquilo con 1 a4 § atomos de carbuno)carbonilo, {alcoxi con 1 a 8 alomos de carbane)
carbonilo, {alcox] con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con | a 4 dtomos de carbono)

carbonilo, (cicloalquile con 3 a § dlomos de carbono) carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a



6 atomos de carbono)carbonilo, (haldgenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbomo)earbonilo,
{haldgenn-alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquile con 1 a 4 atemos de carbono)
carbontto,  {(haldgenccicloalguile con 3 a 8 Aatomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, [ hasta ¢ dtomos de fltor, de cloro y'o de brome; o -C=0C{=OIR®, -
CONR®R” o -CHNRR?,

R? significa bidrégeno, alquilo con 1 a § dtomos de carbono, alcoxi con [ a § dtomos de carbono,
alcoxi con 1 a4 dlomos de carbono-alquile con 1 a 4 dtemos de carbono, cicloalquile con
3 2 § Atemos de carbong, haldgenoalguilo con 1 a 6 atomos de carbono, halogenovaleoxi
con | a 6 dtomos de carbong, halégene-aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alguilo con 1
a 4 atomos de carbono, haldgenocicloalquile con 2 2 8 Atomos de carbono com,
respeclivanienis, 1 hasta 9 dtomos de tlilor, de cloro y/e de bromo,

R® vy IV significan, independientemente entre si respectivamente hidrégeno, alquilo con 1 a &
atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomes de

. carbono, cicloalguilo con 3 a § atomos de carbono; haldgenoalquilo con | a § dtomos de
carbono, lhaldgeno-aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbano-alquilo con 1 a 4 itomos de
carbong, haldgenocicloalquilo con 3 a & dtomos de carbone, con, respectivamente, 1
basta 9 ftomos de flior, de cloro y/o de bromo.

R® ¢y R7 forman, ademds, junto con el dtomo de nitrdgeno, con el que cstin cnlazados, un
heterociclo safurado, con 5 hasla 8 atomos en el apillo substituido, en case dado una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por halégeno o por alquilo con 1 a4
dtomos de carbone, pudiende contener el lieterpciclo 1 ¢ 2 helerodtamos mdas, no
contiguos, de la seric formada por oxigeno, azufre 6 NR',

R y 17 significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo cont ! & § dtomos de carbono,

cicloalguilo con 3 a § Atomos de carbono; halogenoalquilo con I a 8 dtomios de carbonao,

. halogenocicloalquilo con 3 a 8 atomos de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9

Atomos de fitor, de clore y/o de bromo,

R® v R forman, adomés, junio con el dlomo de mitrdgeno, con el que estin enlazados, un
heterociclo saturado, con 5 hasta 8 &temos en el anillo substituido. en caso dado una ¢
varias veces, de forma igual o de furmas diferenies por halégeno © por alquilo con 1 a 4
dtomas de carbono, pudiendo contener el heterociclo I o 2 heterodtomas wmds, no

. . . i
contiguos, de Ja serie formada por oxigeno, azufrc o NR™,



RrR' significa hidrogeno o alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono.

M significa un anille de fenilo monosubstituido por rY,

R significa hidrdgeno, fluor, clore, metilo, iso-propile, metiltio o trifliormetilo,

A significa el resto de la farmula (Al)

(A1), en la que

% Ay

. . Cy ] ) \ . .
R sismifica hidrogeno, ciano, haldgeno, nitro, alguilo con 1 a 4 dtomos de carbone, alcoxi con 1

a 4 domos de carbono, alyuiltio con 1 a 4 dtomes de carbono, cicloalguilo con 3 a 6

atomos de carbono, haldgenoalquilo con 1 2 4 dtomos de carbono, haldgenoalcoxi con 1 a

4 jtomos de carbono o halogenvalquiltio con 1 a 4 dlomos de catbeno con,

respectivamente, 1 hasta § dtomos de halogeno, aminocarbonilo o aminocarbonil-alquilo

con 1 a4 dtomes de carbono,

R" significa hidrégeno, halégeno, ciano, alquile con t a 4 dtomes de carbono, alcoxi con 1 a4

Atomos de carbono o alguiltio con 1 a 4 atomos de carbono,

R" significa hidrégeno, alquilo con | a 4 dtomos de carbono, hidroxialquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono, alguenilo con 2 a 4 atomos de carbono, cicloalquile con 3 a 6 dtomos de

carbone, alquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono-alquile con 1 a 4 atomos de carbono,

alcoxi con 1 a 4 4lomos de carbono-alquilo con I a 4 dtomos de carbono, haldgenpalquile

con | a4 dtomos de carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 dlomos de carbono-alquile con

1 a 4 atomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4

4tomos de carbono con Tespeclivamente, 1 hasta 5 dtomos de haldgeno, o fenilo.

2. Haldgenoalquilcarboxamidas de la formula (1) segin Ia reivindicacion 1, en la que

R significa hidrogeno, fldor, cloro o bromo,

R significa hidrégeno o metilo,

R? significa metilo, etile o significa metilo, etile, n- o iso-propilo, n-, is0-, scc.- o lerc.-butiio

substituidos respectivamente una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes,

por o, por cloro o por hromo,



R? significa flior, cloro, bromo, vodo o significa metilo, etilo, n- o ise-propile, n-, iso-, sec.- 0
terc.-butilo substituidos respectivamente una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por {l0or, par cloro o por bromo,

R significa hidrogeno, alquile con 1 a 6 4tomos de carbone, alquilsulfinilo con 1 a 4 atomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbone, alcoxi con 1 a 3 domos de
carbone-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, cicloalguile con 3 a § domos de carbono;
haldgenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, haldgenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, halgencalquilsulfinilo con 1 & 4 dtomoes de carbono, halogenoalquiisulfonilo con
1 a 4 dtomos de carbono, halgeno-alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono-alguilo con 1 a 3
dtomos de carbono, haldgenocicloalquile con 3 a § &omos de cartbono con

| respectvamente, | hasta 9 dtomos de floor, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-
‘ alquilo con 1 a 3 dlomos de carbong, (alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 atomos de carbone, (alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbonojcarbonii-
. alquilo con 1 a 3 atomos de carbono; haldgeno-{alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)
carbonil-alquilo con 1 a 3 dlomos de carbono, haldgene-(alcoxi con 1 a 3 atomos de
carbong) earbonit-alquile con 1 a 3 &lomos de carbono con respectivamente, 1 hasta 13
atomos de flter, de cloro /o de bromo;
{alquilo con 1 a 6 &tomos de carbonolcarbonilo, {alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono)
carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4temos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)
carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono)carbonile; (haldgenoalquile con 1 a
4 dtomes de carbono)carbonile, (halgenoalcoxi con 1 a 4 dtemos de carbono) carbonilo,
(haldgenc-alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)
carbonilo, (halégenocicloalquilo con 3 a 6 atomos de carboneo)carbonilo con,
_ respectivamente, 1 hasla 9 atomos de flior, de cloro y/o de bromo; o _C(=0)C(=O)R’, -
N CONR®R’ ¢ ~CH,NR®*R*
‘ R’ significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
alcoxi con 1 a3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dlomos de carbono, cicloalquilo con
3 a 6 dtomos de carbono; haldgenoalquile con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenoalcoxi
con | a 4 dtonos de carbone, haldgenoalcoxi con 1 a3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a
3 Atomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 atomeos de carbono con,

respectivaments, 1 hasta 9 atomas de fltor, de cloro y/o de bromo,
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R®y R” significan respectivamente, de maners independiente entre si hidrogeno, alquilo con 1 a
¢ dtormos de carbono, aleoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquile con | a 3 dtomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 Atomos de carbono; haldégenoalquilo con 1 a 4 atemos de
carbono, haldgeno-alcoxi con 1 a 3 dlomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de
carbono, halégenacicloalquile con 3 a 6 atomos de carbono con, tespectivamente, 1 hasta
O atomos de flaor, de cloro vfo de bromo,

R® y R’ forman, ademds, junto con el dtomo de mitrégeno, con el que estan enlazados, un
heteraciclo saturado, con 5 o 6 dtomos en e anillo substitnido, en caso dado, de una hasta
cualro veces, de forma igual o de formas diferenies, por haldgeno o por alquilo con | a4
atomos de carbone, pudiendo conlener el heterociclo [ o 2 heterodtomos mdés, no
contignos de la serie formada por oxigeno, azufre o NR'?,

REv R’ significan, independientemente entre i, hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 atomos de carbono,
cicloalquile con 3 a 6 dtomos de carbono; haldgencalguilo con 1 a 4 Atomos de carbone,
hal6genocicloalquilo con 3 a 6 &tomeoes de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9
alomos de {ldor, de cloro yfo de bromo,

R* v R” forman, ademds, junto con el dlome de nitrégeno, con el que estin enlazados, un
heterocicle saturado, con 5 o 6 dtomos en el anillo, substituido, en case dado una o varlas
veces, de forma igual o de formas diferentes por halégeno o por alquile con 1 a 4 dtomos
de carbono, pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heteroalomos mds, no contiguos, de la
serie formada por oxigeno, azufie o NRm,

RY significa hidrogeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

M significa

estando unidoe el enlace, mareado con ,,*” con la amida, eslando unido el enlace marcado con , %
con el resto haldgenoslquilo,
r" significa hidrégeno, fltior, cloro, metilo o tnfliormetilo,

A significa ¢l resto de la formula {Al)



{Al), enlague

R" significa hidrogeno, ciano, fitier, cloro, bromo, vodo, metilo, etilo, isopropilo, metoxi, etoxi,
metiltio, etiliio, ciclopropilo, halégencalquile con 1 a 2 dtomos de carbono,
halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 dtomos de
fltior, de cloro v/o de bromo, trifliormetiltio, diflionmetiltio, aminocarbomile,
aminocarbomlmetilo o aminocarboniletilo.

R" significa hidrdgeno, flGor, cloro, brome, yodo, metilo, etilo, metoxi, etoxi, meliltio o ettltio.

R' significa hidr6geno, metilo, etilo, n-propilo, ise-propilo, halogenoalquilo con 1 a 2 dlomos de
carbono con 1 hasta 5 atomos de flior, de cloro vo de brome, hidroximetilo, hidroxietilo,

ciclopropil, ciclopentilo, ciclohexilo ¢ fenilo,

3.- Procedimiento para la obtencidn de haldgenoalquilcarboxamidas de la formula (I) segin
la reivindicacion 1, caracterizado porgue

a} se hace reaccionar derivados de acidos carboxilicos de la formula (1)

(II)
en la que
A tiene los significados anteriormente indicados y
X! significa haldgeno o hidroxi,

con un derivado de anilina de la formula (111}

en la que
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R, R, R2 R R? ¥ M tienen los significados indicados en la reivindicacion 1, en caso dado en
presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente de condensacion, en
taso dado cn presencia de un aceptor de 4cido y, en caso dade, en presencia de un
diluyente,

Q

b} se hacen reaccionar hexilearboxamlidas de la formula (J-a)

(I-a)

en la que

R,RLRERLM y A tienen los significados indicados en lu rejvindicacion I, con halogenuros de

la formula (IV)
R*A—x?
v
gn la que

X* significa cloro, bromo o yodo,

R* significa alquilo con 1 a § dlomos de carbono, alquilsulfinilo con | a & dtomos de carbono,
alquilsulfonilo con ! a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono-alquilo
con 1 a 4 atomos de carbono, cicloalquile con 3 a § dtomos de carbono; haldgenoalquilo
con 1 a & dtomos de carbono, haldgenoalguilo con 1 a 4 Atomes de carbono,
halégenocalqulsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, haldgenoalquilsulfinilo con 1 a 4
atomos de carbono, haldgeno-alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4
atomos de carbone, haldgenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con,
respectivamente, 1 g 9 dtomes de flier, de clore vio de brome; formilo, formil-algquilo
con 1 a3 atomos de carbeno, (alquile con 1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 atomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 Atomas de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3
atomos de carbono, haldgeno-(alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono)carbonil-alquilo con
[ a3 atomos de carbone, haidgeno-{alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbonojearbonil-alquilo
con 1 a3 dtomas de carbono cop, respectivamente, 1 a 13 dtomos de flior, de cloro yio

de bromuo;
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(alquilo com 1 a § dtomos de carbonolcarbonilo, {alcoxi con 1 a 8 dlomos de
carbono)carbonilo, falcoxi con 1 a 4 dtomos de carbong-alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono)jcarbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 atomes de carbono)carbonile; (halégenoalquilo
con 1 a 6 atomos de carbonojearbonilo, (halégenoalcoxi con 1 a 6 atomos de
carbono)carbonilo, (haldgeno-alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquile con 1 4 4
dtomos  de  carbono)carbenile, (halogenocicloalquile ¢on 3 a 8 dtomos de
carbonejearbonilo con, respectivamente, 1 a 9 dtomos de fltor, de cloro y/a de bromo; o -
C=OIC(=0)R?, -CONR®R? o - CHLNR!RS;

teniendo R, RE, R, 18 ¥ R? los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

Agentes para la lucha contra los microorganismos indeseables, caracterizades porque
tienen un contenido cn, al menos, una haldgenoalquilcarboxamida de la fonmula (),
segin la reivindicacitn 1, junte a agentes extendedores y/o productos lensioactivos,

Detivados de aniling de la fonmula (I11),

E
' (D)

oenlaque R, R, RE R RY ¥ M tienen los significados indicados en la reivindicacion 1.
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mal-%, kezogan aul |l sinzuseizan,

Die il die Harstellung der Verbindungan | benttigten Ausgangsstofie dar Farmel W und W gind bakannt
oder kiinnen analeg zu den hekannten Werblndungen synthetisian werdsn (Hel. Chim. Acta, B0, 978
(18771 2k, Org, Khim,, 26, 1527 (1980), Helarocycles 26, 1865 (1987) lzv. Akad. Mauk SS55A Ser. Khim,,
2180 (15821, THL 23, 583 (1987, THL 28, 5463 (1980)).

Vorbindengen | in danen A flie ain 2-Aminothizzol A4 steht, arhilt man besanders vorrgithaft daduech,
defl man zundchs! aus eing 2-Halogen-thiazgl-S-carbansiurshalogenid der Formel IV und elnem Anilin der
Farme! W dag entsprachande N-Pherpl-2-halpgenthizzol-F-carbansiuraamid W herstalll und W anschilefend
i Ammaniak zum entsprachandsn Carbongduraanilid 1.4 umgatzt,

Hal: CoO—Hal?
v ITI
R E R Rl
R r . J N
E b — ] !
NH=—0 S’J\ Hall FH~—C0 s’i\m&g
Wy I.4

Hal' und HaP stehen jeweils flir Halogenatorma wie Chlor. Bram und Jod, wobel in der Posltlon Hal® Chilor
end in der Position Halk Chler und Brom Gevorzugt sind,

Dis Umsatzung von ¥ mil Ammoniak ethelgh in an sich bekanmler Waisa bei Temparaturen van 53 <0
bis 200 *C, bev sirem Ubcrdruck vor 1 bls 200 atm., vorzugsweisz § bis 50 atm. m sinem ingrten
Ldsungsmittal in Gegarwart aings Katalysators.

Gepegrete Lésungsmitto! sind aliphalischa Kohlonwassarstolle wic Pentan, Hexan, Cyclohewan gnd
Palralather, asamatische Kohlenwasssrsiobe wie Talugl, o=, me- ung p-Xylol, haloganiarta Kohianwasserstolls
wia Mathylenchiorid, Cnlarsfarm und Chiortanzel, Ether wig Digthylather, Siisooropylethsr, ter-Buylmethy-
Isthar, Cip=an, Anisol vnd Tetrahydroturan  Nifriia we Acetonirl ung Fropionail, getone wid Acaban,
Methylethylketon, Diethylketorn und far-Butylmetnylkaton, Alkohoie wia Meilkanol, Ethanol, n-Prapanal,
Bopropanal, n-Butanol ard tert-Butangl sowie Dimethylaulfodid wnd Dimethylformanid, basonders bewgr-
Zlugt Atkatals wis Ethanol und Isopropansl,

Es kfinnen auch Gornizche der ganarnten Losungimitlsl varwondet wardea,

Als Katalysatoren kommen beispislsweise Phanylsulionsiur und Hydsybearzoesiure in Batracht,

Der Katalysalor wird im gigemeingn in Mengan ven 0.1 mal-% bis 20 mek%, vorzugswelse von 0.5
mol-% pis & molk-%, bezopen ant ¥ osingasetzt

Im Hinblick auf e Yerwendung in unpeiden Mitksin kemmen Verbindungar der Formal | n Batrachl,
ir: dar dig Substituerion dis folgends Badputung Fabar:

2t Gu-C p-Aleyd wie Ethyl und gerackefliges oder verzwaigles Fropyl, Bulyl, Pencyl, Hexyl. Heptyl,
Qetyl, Monyl, Daeyl. Undecyl und Dodecyl. basondars geradkeitioes nder vorzweiglas Ss -0 o-Alkyl
wia Frogen 1-Mathyihyi. Butyl 1-Melhyiprapyl, 2-Methylpropy?, 1.1-Dimethylesyl, n-Pantyl. 1-
Mathylbowiyl, 2-Mettyloutyl, 3-mpihylbutyt. 1.2-Dimathyipropyl, 1.1-Cimothylpropyl, 2 2-Cimelbyl
peapy!. 1-Etnylaropyl, n-Hexyl 1-klathpentyl, 2-Methyizenty], 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 1.2-
Dimethyloutyl, 1.3-Dimethylbutiyd, 1 3-Oimathylbuty, 2 3-Dimethysbutyd, 1.3-Oimethyrbautyd, 2.2
Cimethylbutyl, 3,5-Dimatylbubyl, 1,1.2-Tamethylpropyl, 1.2 2-Trimatiprapyd, 1-Ethylbutyl, 2-ER0-
yibutyl, 1-Ethyl-3-methylpropyl, n-Hapyl, 1-Mathylhexyl, 1-Ethyipentyl, 2-Ethyipentyl, 1-Propylbu-
yl, Octyl. 1-Mathylheptyt, 2-Mathy heptyl, 1-Ethyihexyl, 2-Ethylheeyl, 1-Propylpantyl, 2-Propylpan-
tyl, Monyt, 1-Mathylostyl, 2-Methyloetyl, 1-Ethyiheplyl. 2-Ethylhapiyl, 1-Prapyihaxyl, 2-Propylhexyl,
Dacyl, 1-Mathylngnyt, 2-Mathylnonyl, 1-Ethylochyl, 2-Efvyloctyt, 1-Fropylheptyl uad 2-Propylheptyl.
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ingiesondera Frapyl, 1-Methylathyl, Butyl 1-Methylbubyl, 2-Mathyloutyl, 1,1-Dimathylisthyl, Pantyl,
1-Meihylbutyl. Hewyl, Heptyl und 1-Methyhaplyl, wobei diese Gruppen perfisll oder valstingiy
halogemead sein kinnan, dn, die Wassargicffatome diegar Gruppen kiinnen teilweise oder vellstén.
dig durch Halagenatome wis Fluar, Chlor und Brom, insbesondesg Fluor und Chior orssled sein
bawspisiewsise Halnganalkyl wia Chlormethyl, Dichlamnathyl, Tricalarmethyl, Fluormetiy, Difluoe-
Matiyl, Tetudrmathyl, Chlorflucengthyn, ODichlafivermeiy, Shloraiflusrmethyl, 1-Fluorethy), 2-
Flyorathyl, 2.2-Difiuarathyl, 2.2,2-Trifluorathyl. &-Chlon2-tuarathyl, 2-Chior-2, 2-difluorathyl, 2.2-0i-
chlas-2-flugrekyl, 2,2 2-Trichiorathyl cnd Pantaflograthy;

Ge-Grp-Alkasy wis Ethoxy cnd gersdistiges odor verzweigtes Propylowy, Butylooy, Pentyloey,
Hexylomy, Heptylowy, Octyloxy, Monylomy, Decyloey, Undecyloey und Dodecylaxy, besondars
oGradketiges oder verzweigles Co-0ip-Alkoxy win Ethexy, Propowy. 1-Methylathoey, Butoey, 1-
Methylprapoxy, 2-Mathylpropoxy, 1.1-Dimethylathoxy, n-Pentylasy, 1-Methyloutowy, 2-Methytbu-
toy, J-Mathylbutoxy, 1,2-Dimathylpropgey, 1-Ethylproposy, n-Hoxyloxy, 1-Methylpontylosy, 2-
Methy lpentyoxy, 3-Methylgantylosy, 4-Mathylpentyloey, 12-Dimethyibutaxy, 13-Dimattylbutooy,
2. 3-Dimethylbutaxy, 1.2-Dimathylbutony, 2,2-0imethy ooy, 3.3 Ometfyibuteey, 1.7.2-Trinagy-
Fropoxy, 1.22-Trimethylpropoxy. 1-Ethylbutoxy, 2-Bthylbutoxy 1-Ethyl-2-methy loropoey, a-Hepty-
oy, 1-Matnylhexyloxy, 2-Mathylhesylowy, 3-Mathylhewyiony, 4-Methylhaxylowy, S-Methylhexylony,
1-Etnylpantylany, 2-Ethylpantylaxy, 1-Propylbuloxy, Qetyloxy, 1-Methyheptylomy, 2-tMetnylbepty-
foncy, t-Etttigatiany, 2EWptharylony, 1-Progplesntylary, 2Propyleentylovy, Momgdoey, 1-Mathy-
loctyloay, &-Mothyioctylony, 1-Ethylheptyioxy, 2-Bthyihepiylosy, 1-Propyfesylosy, 2-Propylnes-
ylowy, Dacylaxy, 1-Methylnonylexy, 2-Methyinanyloxy. 1-Ethylostylexy, 2-Elhylectyloxy, 1-Propyl-
heptyloxy und 2-Propylheptyioxy, insbesondare Ethaxy, Propylosy, 1-Mathytethoxy, Butylowy, 1-
Mathy lpropylowy,  2-Methylpropylosy. 1.1-Dimethylathoxy, Pantyloxy, Hexyloxy und 2-Ethylhax-
ylowy. wobiei disse Gruppsn partisll oder vahsidndig halogeniort sgin kinnen, dh, dic ¥Wassarstot-
atgme disgar Gruppen kinnen teilweise odar volstindig durch Halogenateme wia Flyer, Chier und
Bromn, insbozonders Fluor und Chlor ergetzt seln, beispizlaweaise Halogenatkoxy wle Chiormetiy-
lowy, Dichlormathyloxny. Trichlarmethylowy, Fluormethyloxy, Cifluormethyloxy. Triluormeathdoxy,
Chlorhucrmathyloxy,  Dichigriuarmethylowxy,  Chiprdifflusrmethylony.  T=-Fluoréthylosy,  SFlrarat-
ylowy, 2, 2-Diflcorethyloxy, 2 2 2-Triflioraibylony.  2-Crlar2-Tlaorotyloxy, 2-Chior-2,2-diflugreih-
ylawy, 2,2-Dichlor-2-Aluorathyimey, 2.2,2-Trienlorethylowy und Pentafloorathyoey,

Ga-Grz-Alksnyt win gmracketligee odor varzweigtos Proparyt. Butony), Pentenyl, Hassnyl. Hepte-
fpt, Qotaayl, Nangnyl, Decenyl, Undsceny) und Dodereny). besondecs granketiges oder varzweig-
trg Ca-Coa-Alkany| wie 2-Propenyl, 2-Butanyl. 3-Butenyl, 1-MethylZ-propenyl, 2-Metty-2-grope-
oyl, 2-Paatenyl, 3-Pentenyl, 4-Pantanyl, v-Mathyi-2-Qutanyl, 2-Methyl-2-buteriy], 3-Mettyl-2-bute-
Myl, 1-Mathyl-3-buiemyl, 2-Methyl-3-butenyl, 3-Metby-3-betenyl, 11-Cimsthy-2-propenyl, 1,2-0-
methyl-2-propenyl, 1-Ethy-2-propenyl, B-Hexenyl, 3-Hewanyl, 4-Haxanyl, §-Hexaryl, 1-Methy|-2-
Pentanyl, 2-Mathy|-2-penteny|, 3-Methyl2-pantanyl, 4-Methyl-2-pantanyl, 1-Methyl-3-pentemd, 2-
Methyl-3-penlenyl, 3-Mathyl-d-pemteny]. 4-Methyl-3-penfenyl. 1-Mathyl-d4-penmenyl, 2-Mathyl-4.pan-
taryl, 3-Mathyt-d-pentenyl, 4-Matbyl-3-pantanyl,  1.1-Dimethy-2-bueryl, 1.1-Dimethyl-3-buignyl,
1.2-Cimathyl-2-butenyl,  1.2-Bimethyl-3-buteryl,  1.3-Dimathyl-2-betanyl.  1.3=Dimoethyl-3-buteny,
2 2-Oimethyl-3-butenyl, 25-Oimethy-2-0utanyi, 2.3-Oargthyl-IOulamyd, 1-Ehypl-2-butsm, 1-Ebp)-
F-butaryl, 2-Ethyl-2-butenyl, 2-Etyl-3-butenyl, 1,1,2-Trimathyl-2-proganyl, 1-Ethyl-1-methy-2-pro-
panyl, y-Ethyl-2.mathyl-2-oroperyl. 1-Methyl-2-pantenyl, 2-Me-thyl-2-panteny. 1-Methyl-3-pentg-
ryl, 2-Metyl-3-pantonyl, 1-Methyl-2-haxamyt. 2-Methyl-2-noxenyl, 1-Mothy-2-bexenyl, 2-Mothy-3-
hexeryl, 1-Ethyl-2-pemeny), 2-Ethyl-Znantanyl, 1-Ethyl-3-pentenyl, 2-Ethiyl-3-pantany], 1-Methyl-2-
hopiaryl, 2-Maihyl-2-heptany|, 1-Mathyl=3-hapenyl, 2-Meothyl-3-neptanyl, 1-Ethyl-2-nexenyl, 2-En-
yl-2-hawanyl, 1-Elnyl-3-hexanyl, 2-Ethyl3-hexsnyl, 1-Methyl-2-0ctanyl, 2-Methyl-2-octenyl, 1-Me-
thyl-3-octeryl, 2-Methyl-3-notanyl, 1-Ethyl-2-heptenyl, 2-Ethyl-2-higptenyl, 1-Ethyl-3-heptemy, 2-
Ethyl-3-heptanyl, 1-Ethyl-2-actenyl, 2-Ethyl-2-octenyl, 1-Ethyl-3-octery] und 2-Ethyi-3-octenyl, ins-
begondars 1-Propenyl, 2-Prapanyl, 1-Methylethanyl. 1-Meathyl-2-propenyl. 2-Metny-2-propenyl, 1-
Ethyl-2-propenyl. 1-Mathyl-2-butanyl, 1-Ethyl-2-butenyl. 1-(1-Methylathy-2-butaayl, 1-Bubyk2-bu-
teryl, 1-Methy|-2-pentenyl und 1.4-Dimeathyl-2-pentanyl, wobel diase Giuppen partieil odsr wel-
stindig halogeniert s2in KBpnen, dh. di Wasserstaffztome digser Gruppea kinnen teilweise oder
sofistdrdiy dunch Malogematome wie Fliar, Ohley wod Brorn, insbesonders Fluor ung Chlor erggiz)
ggin, insoasondor: 3-Crlor-Z-prapeayl, 2 3-Dichlor-2-proponyl, 2,3 3-Trichlor-2-propenyl;
Gi-G-a-llwanylony wie gevadketbges oder verzegigees Propeayloxy  Butanyloxy, Pankemiyloxy,
Haxanyioxy. Hectanyloxy. Qglenyloxy, Nenanyloxy, Dacanylory, Undecerylaxy und Dodacen-
wlowy. hesonders gradkeliges oder varzweigtes Gu-Chc-Alkenyloy wis 2-Propenylaxy, 2-Buten-
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Tabelle E
3 qi y
dfm—cn:z;?ﬂ CHa .3
R 14
TF, i-CaHy
CFy n-CaHy
ot =T ¢Hyg
CFy seC. ~CgHy
CF, 1=CyHy
TF, tert.—CqHa
£F 3 a-CsHy,
|<F 3 182C . ~C i)
CF; B-CgHya
CF n-TrH e
CFa 38d, ~{aHy g
CFy l-Merhylvinyl
CRy Z-Merhylvinyl
[ Allyl
CF; Z-Hathylallyl
O 2-Ethylallyl
CF; 1-Methylallyl
CF; 1-Etuylaliyl
CF; 1-Methyl-2-Duteny}
CF; 1-Etayi-2-burenyl
CFy l-lagpropyi-d-butenyl
CF; 1~n-Butyl-a-butenyl
CFy w—Merhyl-2-pehbenyl
T, 1.4~0imethyl-2~pantenyl
CFy Propargy s
Ty 2-Burinyl
QOFy I~Bukinyl
CFy ELnpuxy
CFy Frapony
Ch 1-Methylabhowy
OFy o n-Buk oxy

21

&y



a3

g

35

&7

4%

i

aa

EP 0 585 301 A1

RS K

CFy i=-Methylpropooy

CE Z2=-Methylpropoxy

CFy L. i-Dimethylathoxy

CF1 n-Panbyloxy

TF: n-Hexy loxy

CFy 2-Ethylhexylony

CF: 2-Propeny laxy

2Fy 2-Butenyloxy

CFa 2-Mathyl-2-propany Loxy
oF, 1-Fantany lory

LFy i-Pantenyloxy

CF I-Chlor-2-propenylowy
CF; 2,31-Diehlor-2-propenylaxy
TF, 2.3, 3I-Trichlor-propeny loxy
CFy 2-Propinyloxy

OF3 1-Butipyl-oxy

CF3 i-Butinyl-oxy

{od 31 1-Marnyl-2-propinyloxy
CFy Cycaidpropyl

CF} Cyclobutyl

CF3 J-Cy<lopenkcanyl

ZF; I-Cyalopentenyl

CFy I-Cy o lahaxenyl

CFy Cyclapentyloxy

CF1 i=Cyolopenteny loxy

TF: I-Cyalohedeny 1oxy

CHy 1-CiHe

CH; n-Caly

CH; n=Ciby

CHy @0, -CyHy

CHy L-CyiHg

CHy tert , -Cy4Hg

£Hs n-C3Hy,

CHy 5@, =CcHyy

CHy n-CgHia

CHa A-Crla g

CHy 20 . ~C+Hic

CH; Exhoxy
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CH; ropowy
CHy L-Methy lathoxy
THy A=Bub oy
Ciy 1-Hathylpropoxy
CHq 2-MathylpropoXy
CH: 1, 1-Dimathylathoxy
CHy n-Pantyloxy
CHy n=Hexyloxy
CHs Cyclepentanyl
CHa 1-Ethyl-proapoXy
CHy Cyclopenkby Lok
H1 2=Cyelohexemny Loxy
£H; 2-Methyl-2-propenyloxy
CHF; i-C3Hy
CHF: n=Cyly
CHF» n-CyHs
CHF3 gag, -CyHy
CHF; i-CaHg
CHF: Lare . =CyHa
CHF2 n-CgHyy
THP: ans, =CsMa;
CHF; n—CeHya
CHF f-CrHy g
LHFz sad, =1k
CHF; EChowy
THE Fropaoxy
CHF3 i~Mekthylethoxy
CHF: n=H1% oxy
~HF2 1-Hathy lpropoXy
CHF; 2-Matrhy lpropory
CHE I, 1-Dimeciylevhosy
CHE; n-kFentylaxy
CHF; n-Haxy loxy
CHF: Cyclopentenyl
CHF Cyciohexyl
CHF3 1 -Brhyl-propooy
CHF; Crulopenty Loxy
CHFz Z-tyolohexany 1OXy
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ZHF2 Z-Methy l-Z-propeay 1axy
CHR Fhenyl

CE; 2—-Fluorphenyl

CHa Phenyl

CHy Z2=-Fluorphenyl

CHF; Fhenyl

CEFy Z-Fluorphenyl

Me reuan Wirkatofte eignen sich basondars zum Schutz won verschigdenen Matenaien gegen den
Abbay bzw. diz Zersiirung durch Baktorien oder PHzc gder gegen den Betall und Bowuchs curch
Mikroprgarrsman. Materialign, the mit den naeen Wiskgtotfern kongerviarl baw, mikrozid ausgeristet wardan
kfrinen, sind bespisieweise Lame und Klebstoffe, Stiketdsungsn, Wachsamulsionan, Tonemulsicnan,
Schlichten, Appraluren, Spinnbdder, Galatingzubsaraltungen, Fansterkitt, Fugendichtungsmassen, Kihlsch-
miarstoffe, Bohriile, Traibstolfe, Kunststoftdispergionan, Dispersionsfarban, Tewtiien, Leder. Rokhhdute und
kosmotika. Weiterbin sind die Veebindungen als Schismbekimpfungsmitel in der Papigrindustis, in
Rickkihhwarken ung in Lutthefeuc hhungeanlagnars gesignat.

Dot wengren eignen sich dic Verbindurgen | zum Schutz falgender Pllanzenarten vor dam Baefall durch

Mikroarganismen:
Getreide (z8. Wazen, Gerste, Boggen, Hater. Reis, Borhum und Verwandte), Riben (2B Zucker und
Futterrilbeny Kern-, Siein- und Bagrencbst {z.B, Epfel, Bimen, Pllaomer Fhreichs, Mandein Kirschan,
Erdbeargn, Himbesrarn und Brombeerany; Hiiseniriehls (2.B. Hohesn, Linsen, Erbsen. Sojak Clkulturan
{z.B. Aaps, Senf, Mohn, Qlven, Sormenbluman Kokos, Rizinug, Kakao, Erdniizge); Gurkengeswichee (z.B
Kiirbis, Gurken, Maloman); Fasergewichsa (2.B. Baurnwella, Flachs, Han, Jute); Citrustrichie {z.B. Cran-
gan, Zivgnen, Pampalmuszon, Mandaringn), Gennilseserton (2B, Spinat, Kopfsatel, Spargel, Kohladen,
Méhran, Zwlebeln, Tomaten, Kartoffsin, Paprika) Lorbesrgewichsa {z.B. Avotado, Cinnamanum, Kampfar)
adar Pfianzen wig Mafs, Tabak, NUsso, Hafles, Zuckarrohr, Tag, Weinlatber, Hopfen, Bananen- pnd
Maturkautschukgewdchss. Pllanzen seien im Bahmen voriegsnder Erbndung aber auch alle Aren ven
sanstigen Grinbawachsungen. seien as Zicrpflanzen [Compositen), GragllEchen, Boachungen oder allge-
maine niadrige Bodenbedeckungsh {cover corps),

Folganda Mikrogrganizmen lazzen sich beigpisizweiza mit den neusn Yerkindungen | bakimpten:
Strapfiylococcus aurens, Escherichin cofi, Riabgiells prewnariae, Citrobacter fraundd, Profecs welgeris,
Pseudomonas asruginosa, Dasullewbric desulfuricans, Stréptoverticillium rulprireticuli, A2pargillug nigar,
Aspergillus versicolor, Panigdlium wnicilogurm, Peniciliom exgansum, Penicilium glaucum. Pascilomycas
vanati, Trichodarma virida, Chaatomium globosum, Aspergilus amsslodami. Proma pigmentoucra, Phoma
vidlacea, Adrcobasidiom pulllang, Saccharomyces careviskan, Atarmana tonuis, Semphyium magrespori-
deum, Clagosparivm herbarum, Cladosgorium resinge, Gandida abicans, Trichopbyion mentagropiytes
Gactrichum cancdidans, Montia sitephlla, Sconedeamus quadricavda, Chiorella vulgans, Noston muogoorkm,
Osciliatona limosa ungd Anabaans sonsticta.

Gie nsuan Substanzen knngn in die Ublichen Fermulierungan dkbergefihrt werden, wis Losungen,
Emrnllgionen, Suspansionen, Stiuba, Pulve:r, Pasian und Granolate. Cie Anweardurgsforman dehten gich
ganz nach den Varwendungszweckan; g sollen in jedermn Fall aing teing und gisichmERige Vartsilung der
wirkgaman Substanzen gewlhrlsisten. Dio Formuligrungsn warden n bekannigr Weiss hgrgasielt, z.B,
durch Verstrackan das Wikstoffs mit Lésungemitteln und-ogar Trigerstotten, gegetenanfalls untar Yerwee-
dung wen Erulgienmisls und Dispargiermittain, wobei wn Falle der Bermuteung von Wassor als Verdiin-
nurgsmitel aucn andere organisshe Losungsmittel als HilfsEsungsmitiel verwended werdan kCnnen. Als
Hilfsztalls kommen dablr im wesentlichan in Frape: Losungsmistel wic Aramaten (2.8, Xylol, Benzol.
chletierta Argmaten (2.8, Ghlorbenzals), Parafling (2.8, Erdblraktionen), Alkohele (2.8, Mathangl, Buanoll,
Arrine 2.8, Ethanolamin, Dimathylicrmamid) ung Wasser, Trigerstoffe wie natliriche Gestaingrmehle, 2.8,
Kachng, Tonaedsn, Talkum, Kréids und synthetische Gastainsmahla 2.8 hochdisperse Kieselsiure, Silika-
@), Emulglermittel wis nichtionogena und anionizche Emdlgatorsn (2.8, Polyonyathylen-Fattalkshol-Ether,
Alkylgulfonats und Arylsuifonata) und Dispérgianrinel wie Ligrin-Sulfitablasgen und Mathylcallulaze,
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

202085

Bogota, D.C.,

Abogado

ALVARO CORREA ORDONEZ

ASUNTC Radicacion 08076526
Tramite 11
Evento 378
Actuacion F1 9. _
Oficio BG226Y
Folios 11

Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad []

Vla Nacicnal D

Via PCT (fase nacional) Cap. | Cap. I []

No. Sol. Internacional: PCT/EFP2005/000608
Fecha de Presentacion internacional: 2005-01-22

Come resuftads del examen de fondo, realizado con fundamento en el articulo 45
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, s le comunica;

1. Documentos estudiados

Capitulo descriptivo. Falios 85 a 198 y 220 tal y como fueron presentados.
Capitulo reivindicatorio: Folios 199 a 219 tal y como fueron presentados.
Priaridad: Falio 2 DE 1020040057889 2004-02-05,

Respuesta del solicitante: Foligs 274 a 283,

Nuevo capitulo reivindicatorio: Folios 284 g 291,

2. Objeto de la invencidn

Tiulo de fa soficiiud: Halogenoalquil carboxamidas para la lucha confra los
microorganismos. Folio 1.

Chjetc de lta invencion: El objete de la presente salicitud de patente de invencién
se refiere a halogenocalguil-carboxamidas de la formula ().

iy
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El problema tecnico planteado en |la presente solicitud de patente indica que las
alquilcarboxamidas conocidas en el arte previo presentan una buena actividad
fungicida, sin embargo dicha actividad deja mucho que desear en aljgunas casaos,
por ejempio cuando se requieran cantidades bajas de aplicacidn. Por lo tanto
existe |a necesidad de nuevas alquilcarboxamidas con actividad mejorada. Para
sclucionar este problema técnico la solicitud plantea nuevas halogenocalquil-
carboxamidas de formula (1}

El objeto de |a solicitud definido antetiormente se clasificd en la IPC CO7C 233/68.
3. De la solicitud de Patente

El titulo de la invencion debe ser medificado y debe definir especificamente |a
materia ohjeto de invencian.

3.1. Descripcian {articuio 28 D 486}

La descripeian resulta ser insuficiente para &l amplio alcance que tiene el capitulo
reivindicatorio. Se le recuerda al solicitante que la descripcidn debe ser una
divulgacidn suficiente y adecuada para la materia que se esta reclamando.

S bien es cierto que la descripcidn cita todas las posibles sustitucionas
reclamadas y presenta algunos ensayos de actividad también es cierto que dicha
informacidn es insuficiente para las extrapolaciones reclamadas.

Por lo tanto la divulgacion inicial se considera insuficiente para ia amplia
extrapolacion reclamada. No hay evidencia suficiente para pensar gue todos ios
patrones de sustitucién reclamados presenten la misms ventaja que fue
evidenciada para algunos muy puntuales.

En consecuencia la descripcién no cumple con el reguisito de claridad vie
divulgacion completa de acuerdo al art. 28 de ia Decision 486 o art. 22 del
Tratade PCT.

3.2.Reivindicaciones articuio 30 £ 486)

En correspondencia con lo anterior las reivindicaciones tanto de producto como
de procesc son una generalizacion sin suficiente sustento en la descripcién.

NGtese que en el capitulo descriptivo se divuigan de manera suficiente una pocas
estructuras con un patrén de sustitucion especifico. Y aunque el alcance de la
invencion ha sido restringido, la materia ahora reclamada continga presentado
generalizaciones muy amplias.

Especificamente las extrapolaciones sin suficiente sustento en la descripcion se
presentan en los radicales R*, R™ Ry R'*.

Asi por ejemplo, la descripeién no presento informacién en donde se mostrara gue
una sustitucién diferente a H en el radical R, provocara un efecto técnico. El
significado de R* fue H en todos los casos. Por lo tants no hay ninguna razén para
aceptar significados diferentes a H en este caso,

Lo mismo sucede con los radicales R'Z, R'® y R' en donde se incluyen
sustituyentes  tales como alcoxi, alquiltic, cicloalquila, aminocarbonile,
halogenoalguiltio y otros, los cuaies no tienen ningln soporte en la descripcion,

i



3¢ le aclara al solicitante que si hien es ciarto que todas las posibles sustituciones
reclamadas se encuentran mencionadas dentro del capitulo descriptivo; la materia
presentada en el nuevo capitulo reivindicatorio continua siendo una generalidad
amplia que no s& encuentra enteramente sustentada en la descripeidn,

Asimismo se le recuerda al solicitante que el capitulo reivindicatorio debe ser claro
y conciso, de tal manera que se encuentre especificamente definida la materia
objeto de proteccion. Para 1a cual, a su vez, debe existir pleno sustento, por lo
mehos en este caso, de actividad. Lo anterior se menciona, puesto que, la
eventual mejora de actividad se demostr® Unicamente para patrones de
sustitucion muy especificos que se alejan bastante de |la generalizada reclamada.

En consecuencia, el capitulo reivindicatorio no cumple cen ef requisitc de
CONGision y sustento en (a descripeidn de acuerdo al art. 30 de la Decision 486 o
art.22 Tratado PCT. El sclicitante debe limitar el alcance del capitulo
reivindicatorio, de lo confrario la solicitud sera negada.

4. Determinaciodn del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de la prioridad de la solicitud internacional PCT es
2004-02-06, se realizé la blusqueda en el estado de |a técnica y se encontraron los
documentos relacicnados a continuacion, que pueden afectar la patentabilidad del
objeto de [a presente solicitud:

Ne Documento Tituio Fecha de
publicacién

D3 EP 0589301 . Carboxynilides derivatives, process |~ 1994-03-30.

' _ for their preparation and L

- funglcidal compositions containing
them.

5. Andlisis de patentabilidad {articulo 14 D438)

2.1. Nivel Inventivo (articuio 18 D486)

La sclicitud de patente en estudio presenta halogencalguilcarboxamidas de
férmula (1),

B
A rlu I fy
2y

RE -
24 \.ril R {A].:I'
R' R’ R

Er:l1donde A representa (A-1) y M representa un anille de fenilo monasustituido por
R

En contraste la anterioridad D3 divulga anilidas de acido carboxilico de farmula (1)
que tienen actividad fungicida v son utiles para combatir honges nocivos.



-301

WH— CC= A

Al comparar los compuestos reclamados en esta solictud vy los compuestos
divulgados en D3 se observan estructuras muy cercanas. En la siguiente tabla
comparativa N° 2 ge presenta un ejemplo para evidenciar dicha cercania
estructural:

Cuando en la anterioridad D3

A= AS
v

H
1

a0

Cuands en la solicitud
RzH

A5
R =sec ~CeH-.
R*= CHF;

Ru = CHFz

R¥=H

R = CH,

Se obliene ka misma estructura

CHF, GHF,

HEC”“J\\
N

CFy

& 0
i rfff\ i I.—::F\
N ' K TSN i
VoA NH’J\\\_, MH ™
_zN_.l ' | _(N . !
Hyl HaL H

PN

H,

et .

Por lo tanto la diferencia estructural se reduce tan solo a la presencia de uno ©
mas atomos de halégeno en el radical alquilo. Sin embargo dicha diferencia
resulta obvia para un técnico medio en la materia a partir de la divulgacion
completa de D3,

Es decir, si bien es cierto que 03 no divuiga de forma especifica significados
halégenc-alquilo para el radical R {tabla E, pagina 21-24), la divulgacion inicial
{pagina 6, lineas 2-4} indica que dichos radicales alquilo pueden estar parcial ©
completamente halogenados, de preferencia por flier y cloro. Lo cual resulta ser
sugerencia suficiente para que un técnico medio en la materia plantee derivados
como los aca presentadoes, donde f radical alquilo R se encuentre sustituido por
atomos de F & Cl y que tengan igualmente buena actividad funaicida.
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En consecuencia, para un técnico medio en la materia teniendo en cuenta las
ensefianzas del documento D3, seria obvio incluir uno o mas atomos de F 6 Clen
el radical alquilo R de D3 y esperar igualmente una buena actividad fungicida.

Por e tanto y teniendo en cuenta ademés la poco definicidn de la materia
reclamada se concluye due las reivindicaciones 1-5 son alternativas obvias para
un tecnico medio y carecen de nivel inventivo.

6. Respuesta a los argumentos del solicitante

Aungue el solicitante restringiod el alcance de la invencién, s siguen presentando
extrapolaciones sin suficiente sustento en la descripcion. Mas aun, l0s gstudios
comparativos presentados utilizan patrones de sustitucion muy uniformes que no
son evidencia suficiente para soportar las extrapolaciones que se desean
proteger.

Ahora bien, respecto al nivel inventivo de la materia reclamada, se debs tener en
cugnta la ohservacion anterior, puesto que la solicitud solo demostrd un efecto
técnico sorprendente en términos de una mejora de actividad para un patrén de
sustitucion muy especifico que no se relaciona con las muitiples opciones de
sustitucion reclamadas.

El solicitante debe limitar el alcance de su invencion y definir especificamente la
materia que se desea proteger, la cual a su vez debe estar enteramente
soportada en la descripcién.

6. Conclusian

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

-

N® Documento N* . Reivindicaciones afectadas - Requisitc gue afecta

n3 £F 0589301 , 1.5 Nivel Inventive

Eh cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisidén de la
Comunidad Andina, s¢ le indica gue debe dar respuesta dentro del término de
sesenta dias contados a partir de la fecha de notificacion de la presente
comunicacién. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento o sj a pesar
de la respuesta, subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegars la
patente.

Nofifiquese el presente oficio conforme a lo dispuests en ef numeral 5.2, literal e,
del capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica N* 10 de 2001,

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (E)
El anterior requerimiento fue notificado por fijacién en lista, de fecha

- '§ 3 FER 28n1

EXAMINADOR TECNICO
Codige No.202085




