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No. Solicitud Internacional PCT/JP2006/316198
Fecha de Presentacidn Internacional 11/Agosto/2008 "

Como resultado del Examen de Fondo realizado. con fundamento en el Articulo 45
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcidn: Folios 71 a 152 06/Marzo/2008

Reivindicaciones: Folios 153 a 172 06/Marzo/2008

Prioridad: JP234405/2005 12/Agosto/2005
JP322531/2005 7/Noviembre/2005
JP114937/2006 18/Abril/2006

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacion de Prioridad porque esta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecido (Art. 9 D 486) y su contenido técnico corresponde con el de la
prioridad reivindicada.

3. Objeto de la invencion

Tituto de la solicitud: "Derivado de anilida del &cido pirazolcarboxilico sustituido o sal
del mismo, compuestos intermedios de los mismos, agentes agrohorticolas y
metodos para utilizacion del los mismos”

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de obtener nuevos
compuestos con mayor actividad insecticida o acaricida.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un tipo de
derivado de anilida del 4cido pirazolcarboxilico como se describe en la (1) y agentes
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agrohorticolas que lo contienen.
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): CO7D 231/14, AO1IN 43/5, AOTN 43/78, A01P 7/02, AO1P 7/04, CO7C
211/62, CO7C 217/76, CO7D 231/16.

4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (At 14y 21 D 486)

La reivindicacion 10, se refiere al método de utilizacién de un agente agrohorticola
que contiene un ingrediente activo de formula |, que comprende una Unica etapa de
tratar la planta objetivo o el suelo con una cantidad eficaz del mencionado agente.
Es evidente que la llamada etapa de “tratar” corresponde a la forma de usar el
agente agrohorticola. Por lo tanto dicho método no es patentable de acuerdo al
articulo 14 de la Decisidn 486.

Se le aclara al solicitante gue un método cuya Unica etapa es “tratar” corresponde
tan solo a una aplicacién, y una aplicacién es un uso. Sirvase retirar dicha
reivindicacion.

5. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

La redaccion y la numeracion utilizada dentro del capitulo reivindicatorio (1a, 7b. .etc)
no es clara dado que no se encuentra asociada a la férmula | e impide establecer el
alcance las reivindicaciones.

Las Reivindicaciones 1-2, 11-12 no son claras ni concisas porgue presentan una
excesiva complejidad, lo cual dificulta determinar fa extension del objeto aue se
busca proteger de acuerdo a las definiciones que se dan para los radicales R', R?, G,
Y ¥ Y? porque contienen generalizaciones estructurales demasiado amplias, lo que
hace que finalmente se obtengan un nimero indefinido de compuestos que no
encuentran soporte en la descnpcxén Se sug|ere redactar con mayor claridad vy
concision las definiciones de R', R?, G, Y’ y Y* de acuerdo a las modalidades
soportadas en tablas y ejemplos, las cuales se resumen a continuacion:

Definicion | Tablas y ejemplos

R1 H, alquilo, alquenilo, bencilo
-CHz-0- R donde R=Alquile, halogencalquilo, atquenilo
-CH,-0O0C-Aiquila.
-COO-R donde R=Fenilo, alquile, halogenoalguilo, Alcoxialguile, alquenilo.
-CO-R donde R = Alquito, halogenoalquile, alquenilo, alcoxialquile, carbonilalguilo,
Heterociclo §-6 miembros con 1-2 dlomos entre Ny S
Fenilo y fenilo sustituido (alcoxi, alquilo, nitro, haldgeno o halégenoalguilo)
-COS-Alguiio.

-SN(alquilo),
R2 H
Halégeno
Hidroxilo
Alcexito, Halogenoalcoxilo

G Alquile C2-Cio, Algquenilo Cs-Cig

Y1 H, alquilo, alquenilo, halogenoalquilo
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Y2 alquilo, halogenoalquile, haldgeno

X H. Alquilo, Halogeno

La reivindicacién 8 no es cuando se refiere a un agente agrohorticola ya que no se
entiende si se refiere a una formulacién o composicidn. Se requiere al solicitante
definir de manera especifica a que se refiere con la palabra “agente”. Tener en
cuenta lo anterior para la reivindicacién 9, que ademas esta definiendo dicho
“agente” por ser insecticida o acaricida.

Descripcion (Art 28 D 486)

La descripcion no divulga la invencién de manera suficientemente completa para
sustentar lo dispuesto en el capitulo reivindicatorio. Existen caracteristicas
estructurales de la formula | que se mencionan en las reivindicaciones, pero no se
encuentran soportadas en los ejemplos ¢ cuadros como se expuso previamente.,

Dentro de los cuadros de la descripcién se emplea la abreviatura “Bn" (Cuadro,
compuesto 1-132) y la formula “H,CF3" (cuadro1, compuesto 1-508) que no son
comunes en el campo técnico de la quimica al cual pertenece la invencidon. Se
requiere al Solicitante aclarar la estructura del radical nombrado como “Bn" y
“HZCF3".

6. Determinacion del Estado de la Técnica
El Estado de la Técnica se determiné con base en la fecha de presentacion de la

Solicitud de Prioridad: Agosto 12 de 2005 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

ltem Documento Titulo Fecha de Publicacién*
Substiluted n-phenyl-phenoxy nicotinic
01 US20041168744A1 acid-(thic)amides and their use as 17/Junio/2004
herbicides
Process for the production of
D2 EP1006102 (A2) perflucroalkylated aniline 7/3uliof2000
derivatives
Perfluoroisopropybenzene
D3 § US2003187233 (A1) derivative 2/Qctubre/2003
Cyclic AMP-specific
D4 US656988581 phosphodiesterase inhibitors 27/mayol2003

D1

http.//worldwide espacenet. com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOCA!I=0&ND=48at=17&locale=en
GB&FT=D&CC=US&NR=2004116744A18&KC=A1 divulga (pagina 1, parrafo 5; pagina 3 parrafo 14) un
compuesto derivado de anilida de acidos carboxilicos de diversos heterociclos aromaticos entre los
gque se encuentra el pirazol.

D2
hitp:#/worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio? CC=EP&NR=1006102A2&KC=A2&FT=D&ND
=5&date=20000607&DB=EPODOC&locale=en_gb divulga (Parrafos 0016-0017) un compuesto

“ Xy

derivado perfluoro isopropitbenceno representado por la formula ¥ eneftecual Xsesun
grupo amino o alguiamino C-Cg ¥ la definicion de X, coincide con su analoga G en la presente
invencion.

D3
http.//worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblic?CC=US&NR=2003187233A1&KC=A1&FT=D&

ND=58date=20031002&0B=EPODQOCA&locale=en gb divulga (Resumen, Pag.3 lin. 35— Pag. 4 lin, 28)
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un conpuesto derivado de anilina representado porla formula b
R'-R’ descritzen compuestes como los reclamados en la presente invencion.

D4
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"-ZQ%

= en el cual las definiciones

http:/fworidwide. espacenet. com/publicationDetails/binlio?CC=USENR=656288581&KC=B1&FT=D&ND

=5&8date=20030527&4DB=EPODOCA&locale=en_gb divulga (col. 5 [in.1-29) derivados de pirazol de

2 i
"";.
3
Ny x

formula &
alquilo y R? haloalquito

7. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Novedad (Art 16 D486)

endonde Y y Z representan oxigeno, R?representa hidrégeno, R'yR* representan

La reivindicacién 11 consiste en un derivado de anilina sustituido representado por

la formula Il

Comparacién de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:

1
Caracteristicas esenciales D2 D3
Compuestos de férmula o sus Compuestos de férmula: Compuestos de formula:
sales. X, X, s .
2! R R
Hl\(-\\ Id C5E B
| j T 5
2 LYy R (F{ } 3
Xn/ \ﬁ;{: X
“ nesunentero
de 1'3 H? RG
R F R® perfluoroalquilo (C3-Cay)
R’ X; = -NR°R® Ry R’
H, alquilo Independientemente son H o
R’y R® independientemente son | un grupo alquilo C4-C1a. |
H o un grupo alquilo C,-Ce. e
G X, R, R R yR’ |
Alquilo C,-Cyg, Haloalguilo C5-Cqa | Alguilo C4-Cs, Haloalquilo C,-Cyg -
= H, '
X Xz, Xe Halogeno |
H. H Algquilo C4-C
Haldgeno Haldgeno, qulio L1-Lorz.

Alguilo o haloalquile C,-Cs,

| Alguilo C,-Ce, haloalquilo C;-Cq

haloalquilo C4-C2 |

lLas caracteristicas esenciales del compuesto de la reivindicacion 11 habian sido

divulgadas previamente en:

El documento D2, el cual ensefia (Parrafos 0016-0017) un compuesto derivado

' H
hY
it ¥,

perfluoro isopropilbenceno representado por la formula
un grupo amino o alguilamino C4-Cs¢ y como se muestra en la tabla anterior, la
definicion de X, coincide con su analoga G en la presente invencion.

Expediente 08 023 840

1er Art 45

\
» enelcual Xzes



204

E!l documento D3, el cual ensefia (Resumen, Pag.3 fin. 35 — Pag. 4 lin. 28) un

o

RYR7 O R

compuesto derivado de anilina representado por la férmula R " enel
cual las definiciones R'-R’ describen compuestos como los reclamados en la
presente invencion.

En consecuencia, la reivindicacién 11 y su dependiente 12 carecen de novedad,
segun lo divulgado en los documentos D2 o D3.

La reivindicacion 13 consiste en el compuesto acido 1,3 dimetil-5-
trifluorometilpirazol-4-carboxilico, las caracteristicas esenciales este compuesto
habian sido divulgadas previamente en D4 que da a conocer (col 5 lin.1-29)

y
%

R! C—Pyp, .
i-

f

\/\3\
derivados de pirazol de formula & en donde Y y Z representan oxigeno, R’
representa hidrogeno, R' y R* representan alquilc y R® haloalquilo. En
consecuencia, la reivindicacion 13 carece de novedad, segun lo divulgado en el
documento D4.

Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 consiste en un derivado de pirazolcarboxanilida sustituido de
férmula 1.

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de ta Técnica:

Caracteristicas esenciales o4
Compuesios de formula: Compuestos de formula:
e %!
/\:’- %' |, N
Ve | I N
N\ 2 i \lr \E
¥ P Wy 78
1 b
[ L . WwooRe
{F
m=entero1-2
rnes un entero de 1-3 n es un enfero de 1-3
R R
H, alquilo, alquenllo, bencilo H, alguilo, alquenilo, bencilo

-CH:-O-R R=Alquilo, haloocalquito, | -CH;-O-R R=Alguile,  halooalguile,

alquenilo algquenilo
-CH;-0QC-Alquilo. -CH;-00C-Alquils,
CO0-R R = (Fenifp, alquilo, | -COO-R R = ({Fenilo. alquilo,

halogenoalquile, Alcoxialquilo, alquenilo) | haicgenoalquile, Alcoxialquile, alquenilo)

CO-R R= Alguilo. halogenoalquilo, | -CO-R R= Alquilo, hatogenoalquilo,
alquenilo; alcoxialquilo; carbonilalquilo; | alquenile; alcoxialquilo; carbonilalquilo;
Heteraciclo 5-6 miembros con 1-2 | Heterocicle 5-6 miembros con 1-2
atomos N ¢ S; Fenilo y fenilo sustituido | atomos N ¢ §; Fenile y fenilo sustitvide
{aicoxi, alguilo, nitre.halégeno o | {alcoxi, alquile, nilro.halégeno o
halégenoalguilo) halégencalquilo)

Entre otros  Enreotros J
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Rz R?
H H
Halégeno Halégeno
Hidraxilo Hidroxilo
Alcoxilo C,-Ce Alcoxilo C-Cg
Halogenoalcoxilo C,-Ce Halogenoaleaxile C;-Ce
Entre otros Enire oiros
G
Alquila C3-Cig, Haloalquilo CCip
Alquenila Cy-C 1. Haloalguenilo G3-Cre ‘
Alguinilo C3-Cyg Haloalquinilo C3-Cig . _
Cicloalquils C3-Cie sust con Haldgeno, Siendon =2
alguilo & halealquile C-Cs
Cicloalquenito  C3+Cyg sust con | X
Haldgeno. alquilo 6 haloalquilo Ci-Ce H. Alquile o haloalquilo C4-Cy, Haltgeno,
Entre otros ciano, nitro.
' X
H. Alquilo o halealguilo C+-Ce, Halbgeno,
| ciang, nitre,
Q
"
' /-\':-/__ !
yi—N
G
. En donde
Y Y',
H H
Alquile C2-Cro, Haloalguilo C2-Cio Alquilo Cz-Cyy, Haloalguile C;-C1o
Algqueniio Ca-Cio Alguenilo Cy-Cio
Entre otros Entre otros
YZ
3
H Y
! Alquile C3-C1g, Haloalquilo C2-Cqp H
Haldgeno Alquilo Cz-C1a, Haloalguile Cp-Cro
Entre otros Haldgeno
Entre otros )

El documento D1, considerado el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en la reivindicaciéon 1, divulga (pagina 1, parrafo 5, pagina 3 parrafo 14;
tabla 1, comp. No 1-163 y 1-164} un compuesto derivado de la anilida de acidos
carboxilicos de heterociclos aromaticos entre ellos e! pirazol.

La diferencia entre la invencién, definida en las reivindicaciones 1y 11y los
compuestos divulgados en D1 consiste en que ne se divulga de manera especifica
la sustitucién G en ia posicién 3 de la anilina.

Las pruebas comparativas de accion acaricida proporcionadas en los folios 150-151
(Pags. 80-81), no demuestran que la mejora técnica en fa actividad sea
consecuencia de la sustituciéon G. Para demostrar tal efecto es necesarioc comparar
la actividad de los compuestos reclamados en donde G un grupo alquilo C,-Cyp,
contra un compuesto comparativo cuya unica diferencia con el compuesto de estudio
sea que el grupo G corresponde a metilo.

Por lo tanto, el problema técnico objetivo de esta solicitud consiste en |a necesidad
de compuestos derivados de anilida del acido pirazolcarboxilico alternativos a los
ya conocidos en el estado del arte.

Sin embargo, una persona del oficioc medianamente versada en la materia que se
propusiera el objetivo de obtener derivados de anilida del acido pirazoicarboxilico
alternativos, podria inferir con gran expectativa de éxito, la posibilidad de cambiar el
patrdbn de sustitucion de grupo arilo de los derivados de anilida de acido
pirazolcarboxilico descritos en D1 (Pagina 11, Tabla 1) por ejemplo incrementando
la longitud de cadena alquilica empieada en la sustitucién en la posicién 3. Llegando
asi al objeto de la invencion por lo que se considera obvia.
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Las reivindicaciones 2-7 no aportan caracteristicas inventivas a la invencién descrita
en la reivindicacion 1 y por lo tanto se considera que también carecen de nivel
inventivo,

Las reivindicaciones 8y 9 que consisten en un agente agrohorticola, el cual no es
inventivo porque el compueste que lo caracteriza carece de nivel inventivo.

Las reivindicaciones 11- 13 |, que hacen referencia a los intermedios empieados
para la obtencion del compuesto reclamado en la reivindicacion 1, carecen de nivel
inventivo dado que las carboxanilidas derivadas del mismo descritas en la
reivindicacion 1 no son inventivas.

Conclusion;

Las reivindicaciones 1-9y 11- 13 no cumplen con el requisito de nivel inventivo (Art.
18).

8. Conclusion

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asi:

ltem | Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
Di ' US2004116744A1 1-911-93 | Nivel Inventivo |
b2 EP1006102 (A2) 11-12 Novedad

D3 US2003187233 (A1) 11-12 Novedad

D4 US6569885B1 13 Novedad

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la Comisién de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del término de sesenta (60) dias
contados a partir de la fecha de notificacién de la presente comunicacién. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, se denegara la patente.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, fiteral e), del
capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No. 10 de 2001.

—

g

JOSE LUIS SALAZARLOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requerimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha

97 JUN. 212

Elabordé Laura Carolina Pardo
Revis6 Jacqueline Alfonso, &
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