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Patente de Invencion [v] Patente de Modelo de Utiidad |
Via Nacional E:__I o
Via PCT (Fase Nacional) v Capitulo | | Capitulo Il v
No. Solicitud Internacional PCT/US2007/003781
Fecha de Presentacidn Internacional 9/Febrero/2007

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

Descripcion; Folios 107 a 189 B6/Agosto/2008

Reivindicaciones: Folios 190 a 192 6/Agosto/2008

Prioridad: US 60/772,108 10/Febrero/2006
US 60/836,044 7/Agosto/2006

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacién 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 invencién

Titulo de la solicitud: “Sulfoximinas de (6-Haloalquilpiridin-3-il) Alquilo N-Sustituidas
Insecticidas”.

El problema planteado en esta solicitud es suministrar nuevos insecticidas, y
particularmente compuestos que poseen modos de accién nuevos y atipicos contra
insectos que desarrollan resistencia a algunos de los insecticidas conocidos.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un
compuesto de suifoximinas de (6-haloalquilpiridin-3-ilJalquilo para el control de
insectos, especialmente utiles para el control de &fidos y otros insectos
succionadores.

El objeto de la presente Solicitud se relaciona cor la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP); C 07 D 213/026
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4. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14 y 21D 486)

La reivindicacion 9 enseria Un método para controlar insectos que comprende aplicar
a un lugar de control, una cantidad inactivante de insecto de un compuesto de
acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1-7. Es evidente que las llamadas
etapas de “aplicar a un lugar de control”, corresponde a la forma de usar el
compuesto de formula (1), aunque en el preambulo se reclame como método. Se le
aclara al solicitante que un método cuya Gnica etapa corresponde a una aplicacion,
dicha aplicacion es un uso.

Por lo tanto la Reivindicacion 9 no es patentable de acuerdo con el articulo 14.

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

La reivindicacion 1y 9 tienen errores de traduccion y por consiguiente hacen que no
se comprenda lo que se quiere reivindicar, se le hace la aclaracion al solicitante,
sirvase hacer las correcciones pertinentes a una traduccion correcta.

La reivindicacion 9 Indica el uso que puede darse al producto reivindicado, el cual no
es una caracteristica técnica que defina a la invencién. Se sugiere hacer ia
aclaracion respectiva; ademas, el término “cantidad inactivante” es muy general, por
consiguiente no es conciso, se le sugiere al solicitante que indique la cantidad en las
unidades apropiadas (unidades Sl), o por el contrario que omita la reivindicacion.

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: 10/Febrero/2006 y se encontraron los siguientes documentos
que anticipan el objeto de esta solicitud:

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion®

INSECTICIDAL N-SUBSTITUTED
D1 usz0050228027 SULFOXIMINES 13/0¢tubre/2005

D1http://worldwide . espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPQDCC&II=0&ND=3&adjacent= true&
locale=en_EP&FT=D&date=20051013&CC=US&NR=2005228027A1&KC=A1
divulga (pagina 1, parrafos renglones 3-17) nuevos compuestos Sulfoximinas N-sustituidas de férmula
/.\
™

Q=8 L — (R —Y

(1 R . donde los radicales son como se indican en el documento, y los cuales
tienen accion conira afidos y otros insectos chupadores.

7. Examen de Patentabilidad (At 14 D486)
Nivel Inventivo (Art18 D486)

La reivindicacion 1 ensefia un compuesto de la férmula (1)
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Expediente 99 065 124 1ler Art45 2do Art45



212
X representa NO,, CN o COOR*:
L representa un enlace simple o R*, Sy L conjuntamente representan un anillo de
4, 5 0 6 miembros;
R representa alquilo (C1-Ca);
R?yR® representan independientemente hidrégeno, metilo, etilo, fluoro, cloro o
bromo;
nes un entero de 0-3;
Y representa haloalquilo(C1-Ca); vy
R* representa alquilo (C1-Cs).

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

Caracteristicas esenciales D1
Compuesto de la formula (1) Compuesto de férmula (1)
N X

N - o
0= e —ICRERY), ‘{_\ N )
‘ N '\;'f_ =g ORI, — ¥

R W R

X: NO,, CN 0 COOR? X: NO,, CN o COOR®
L representa un enlace senciloo R, Sy L representa un enlace sencillo o R', Sy L
L conjuntamente representan un anillo de conjuntamente representan un anillode 4, 50 6
4,5 06 miembros; miembros;
R" Alguilo (C,-C.) R": Metilo o Etiio
R®y R” representan independientermnente | R?y R® representan independientemente hidrogeno,
hidrogene, metilo, etilo, flior, cloro o metilo, etilo, fluor, cloro o bromo:;
bromo; n es un entero de 0-3 n es un entero de 0-3
Y: Haloalquilo{C4-C.) Y: 6-(C4-C.)alquilpiridin-3-il
R™ Alquilo (C4-Ca). R®: Alquilo (C-C5)

El documento D1, considerado estado de la técnica cercano a la invencion definida
en la reivindicacién 1, divulga nuevos compuestos tipo Sulfoximinas N-sustituidas
para el control de insectos.

La diferencia entre |a invencion, definida en la reivindicacién 1, y los compuestos de
de D1 consiste en el sustituyente Y: Haloalquilo (C4-C,) de la invencién y el radical 6-
(C4-Cslalquilpiridin-3-it para D1.

No existe evidencia que las diferencias estructurales entre el compuesto de D1y el
compuesto de la reivindicacion 1 introduzcan un efecto técnico inesperado, que
represente para la persona de nivel medio versada en la materia una mejor actividad
insecticida.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta consiste en |a
necesidad de composiciones fungicidas que contengan difenoconazol y clorotalonil,
alternativas a las ya conocidas en el estado del arte.

Hay casos en compuestos donde se presenta bio-isosterismo, que es el efecto que
se presenta entre grupos o sustituyentes que tienen similitudes fisicas o quimicas
que produce en general similar propiedades bioldgicas (Sitverman B. Richard (2004).
The Organic Chemistry of Drug Design and Drug Action. p 29. Elsevier Academic
Press), para este caso en el estado del arte se encontré que el fllor mimetiza muy
bien el comportamiento de un atomo de hidrogeno (Galvis P. Juan A. (2004).
Panorama actual de fa quimica farmacéutica. p 281 — 282. Universidad de Sevilla).

Por lo tanto, el problema técnico objetivo a resolver es plantear una alternativa
estructural de los compuestos de suifoximina N-sustituidas conocidos segin D1 para
asemejar o0 mejorar la eficiencia contra hongos nocivos.

Expediente 99 065 124 ler Art45 2do Art45



213
En consecuencia, el experto en la materia, modificaria estructuralmente el radical 6-
(C1-Ca)alquilpiridin-3-il del compuesto de D1, sustituyendo los Hidrégenos del alquilo
para que contengan halégeno y de esta manera llegar asi al objeto de la
reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo cual se considera obvia

Puesto que las reivindicaciones dependientes 2 —~ 8 no mencionan caracteristicas
inventivas adicionales, tampoco pueden ser consideradas inventivas.,

Conclusiodn:
Las reivindicaciones 1-9 cumplen el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumplen
con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

Aplicacion industrial (Art 19 D 486)

La reivindicacion 10 indica “un procedimiento que comprende someter datos
relacionados con un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 directamente a
una actividad gubernamental o regulatoria indirectamente a través de otro a una
autoridad gubernamental o regulatoria a fin de obtener la aprobacién para el uso o
venta 0 ambas de dicho compuesto”.

Puesto que segun el Articulo 19 de la Decisién 486, en el cual menciona que: “Se
considerara que una invencién es susceplible de aplicacién industrial, cuando su objeto
pueda ser producido o utilizado en cualquier tipo de industria, enfendiéndose por industria
la referida a cualquier actividad productiva, incluidos fos servicios”, por lo tanto, lo
mencionado en la reivindicacidn 10, no muestra aplicacién alguna a nivel industrial.

8. Conclusién

l.os requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud estan afectados asi:

iftem | Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 | US20050228027 1-9 . Nivel Inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decisién 486 de la Comisidn 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 comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente requerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesidn, se denegara la patente.

Se invita al solicitante se sirva indicar, si asi lo considera, su renuncia al término
faltante y presentarla por escrito

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

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requefimie fue notificado por fijacion en lista, de fecha
01 I 2k

Elaborado por: Jhonattan Sanchez Sanchez J/'
Revisado por: Jacqueline Alfonso Rozo ¥
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Sscion 2.2 Lasd Modgification: Drug Design and Dovelopmeni i

TABLE 2.2 » Cizasical Isostares
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and vomidng) activity is preatly enhanced. In this cave, however, an additional methylamino
groap is also added, which may have an cffect in changing the activity.

E£4 Bloisosteriom

Bicisosteres are substitecnis or groups that heve chemical or physical simifarities. and which
produce broadly similar biclogical propesties.P?! Bioisosteniam is an important lead modifi-
cation approach tha has boen shown 1o be usefol 1o attenunte toxicity or to modify the activity
of a lead, and may have 4 significant rol in the alteration of pharmakinetics of a lead. There
are classical isosteres’ > and nonclassical isosteres 571 In 1925 Grimmi3*! formulated the
hvdride displacement law to describe similamies hetween groups that have the same number
of valence electrons, but may heve o different number of awoms. Erletraeyer>® Later rede-
fined isosieres as atoms, ions, of molecules in which the peripherad layers of electrons can be
considered to be identical. These two definitions describe classical isosteres: examples are
shown in Table 2.2. Nonclassical binisosteres do not have the same number of atoms and do
not fit the stexic and clectronic rules of the classical isosteres, but do produce similar biological
activity. Examplez of these are shown in Teble 2.3, Ring-chain transformations alsoe con be
consideres to be isosteric interchanges. There are hundreds of examples of compounds that
differ by a binisosteric interchange:!™ some examples are shown in Table 2.4,




