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

1. Documentos estudiados

Descripcion:
Reivindicaciones:

Prioridad:

2. Analisis de la Prioridad

Folios 195 a 304
Folios 305 a 309
Folios 328 a 331
EP20060124589

18/Junio/2009
18/Junio/2009
31/Agosto/2009
22/Noviembre/2006

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 invencion

Titulo de la solicitud: “Compuestos de pirimidilmetil sulfonamida usados como

fungicidas y contra artrépodos”

El problema planteado en esta solicitud consiste en la necesidad de proveer
compuestos que son Utiles para combatir artrépodos dafiinos tales como insectos, y

aracnidos y/o hongos daninos.

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto

de pirimidilmetil-sulfonamida de férmula (1)
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacion Internacional de
Patentes (CIP): AO1N43/54, C07D239/20, C07D239/22, CO7D401/12, C07D403/12,
C07D405/12, CO7D409/12, C07D413/12, CO7D417/12.

4, Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal (c))

La reivindicacion 15 actualmente presentada hace referencia a semillas, las cuales
corresponden a materiales biolégicos para la produccion de plantas y constituyen una
excepcion a la Patentabilidad de conformidad con el Articulo 20 de la Degcision 486,
literal c).

5. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo uso (Art 14y 21 D 486)

Los usos de las reivindicaciones 11 - 13 no son patentables de acuerdo con el
Articulo 14 de la decision 486.

La reivindicacion 10 se refiere a un método para tratamiento de hongos fitopatégenos
daninos, caracterizado porque comprende tratar los hongos o los materiales, plantas,
suelo o semillas que se desea proteger contra ataques flungicos, con una cantidad
efectiva de al menos un compuesto de férmula (1) o un N-6xido o una de sus sales
agricolamente efectivas, de acuerdo con la reivindicacion 1. Es evidente que llamada
etapa de “tratar” corresponde a la manera de usar el compuesto de la reivindicacion 1
y por lo tanto constituye un uso del mismo y no es patentable de acuerdo al Articulo
14 de la Decision 486.

De manera similar, la reivindicacion 14 que se refiere a un método para combatir
plagas de artrépodos que comprende “poner en contacto” dichas plagas con “una
cantidad efectiva como plaguicida de al menos un compuesto de férmula (1)”;
corresponde también a la forma de usar los compuestos de la reivindicacion 1y por lo
no es patentable de acuerdo al Articulo 14 de la Decisidn 486.

Se aclara al solicitante que un método que comprende una Unica etapa de “tratar’ o
“poner en contacto con” un compuesto corresponde a un uso del mismo. Sirvase
retirar las reivindicaciones mencionadas.

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

El alcance establecido en el actual pliego reivindicatorio para la invencién es
extremadamente amplio en comparaciéon con el soporte proporcionado en la
descripcién, en consecuencia existe un nimero indefinido de modalidades de la
férmula markush que no tienen el debido soporte en la descripcion, por lo tanto se
sugiere al solicitante restringir el alcance del pliego reivindicatorio particurarmente de
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las reivindicaciones 1-4 de acuerdo a las pruebas de efecto técnico proporcionadas
en los folios 298-304, que corresponde a los compuestos mostrados enlatabla 1 del
capitulo descriptivo (folios 294-298), las modalidades alli presentadas se resumen a
continuacion:

Sustituyente Modalidad soportada
Metil/dimetil-amino
Metiltio (difluoro, trifluoro)
Ciclopropilo

Metil (di o tri)

Cl

Metoxi (difluoro)
Metilsulfinilo (difluoro)
Metilsulfonilo (difluoro)
R’ H

Fenil

Riridinilo

Tiofenilo

Pirrolilo

Imidazolilo

Tiazolilo

Furilo

Pirazolilo

Fenilo o fenoxi opcionalmente
sustituido con

Halogeno

Metoxi

Ciano

Trifluorometilo

En la reivindicacion 8 que describe el proceso de preparacion de las sulfonamidas
reclamadas, se requiere al solicitante definir “las condiciones basicas” y establecer
con mayor detalle las condiciones necesarias para ejecutar la reaccién reclamada.

Por dltimo se le recuerda al solicitante que no es aceptable el uso de términos como
“al menos” que impiden establecer el alcance del pliego reivindicatorio, se sugiere
eliminar tal término de las reivindicaciones.

Descripcion (Art 28 D 486)

La invencion no ha sido divulgada de manera suficiente para dar validez al amplio
alcance establecido para la férmula (1) en el pliego reivindicatorio. Se requiere al
Solicitante hacer las aclaraciones necesarias.

7. Determinacion del Estado de la Técnica

El Estado de la Técnica se determind con base en la Fecha de Presentacion de la

Solicitud de Prioridad: Noviembre 22 de 2006 y se encontraron los siguientes
documentos que anticipan el objeto de esta solicitud:

Item Documento Titulo Fecha de Publicacion*
4-piridinylmethylsulphonamide
D1 WO2005033081A1 derivatives as fungicidal plant 14/Abril/2005
protection agents
Biphenyl-n- (4-pyridyt )
D2 W02006097488A1 rﬁethy?’sulfo(na% dei) 21/Septiembre/2006
D3 JP5294945A Sin titulo 9/Noviembre/1983
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D1
hitp:.//worldwide. espacenet.com/publicationDetails/biblio?CC=WO&NR=2005033081A1&KC=A1&F T=D
&ND=3&date=20050414&DB=EPODOC&locale=en EP divulga (Resumen, Pags. 1-2) compuestos con

4 R.‘r

R

Q N

. .. . s X-%—N ' > 4 3 .. 1 3 [
actividad fungicida descritos por la férmula  © R'® R en donde las definiciones de R'-R* Ry X
coinciden con lo divulgado en la presente invencidn, algunos ejemplos relevantes se presentan en las
pags. 27 a 28. Se divulga ademas, un agente de control de hongos que contiene un portador sélido o

liquido y un compuesto como se describi6 previamente (Reivindicacién 7).

D2
http.//worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?CC=WOENR=2006097488A1&KC=A1&FT=D
&ND=4&date=200609218DB=EPODOC&locale=en_EP divulga (Resumen, Pags. 1-2) compuestos con
actividad insecticida, particularmente para control de artrépodos (Pag. 3 lineas 1-2) descritos por la
4 R5
=(
x—gsgw\r \ ¢
formula  © R’ R en donde las definiciones de R'-R®, R®y X coinciden con lo divulgado en la
presente invencion, algunos ejemplos relevantes se presentan en las pags. 28 a 50. Se divuiga
adicionalmente (Pags. 29-30) composiciones de dichos compuestos en forma de soluciones,
emulsiones, suspensiones entre otros que contienen portadores sélidos p. ej. silica, caolina; o liquidos

p. ). aromaticos, alcoholes, cetonas asi como tensioactivos y otros co-adyuvantes.

D3
http://worldwide.espacenet.com/publicationDetails/biblio?CC=JP&NR=5294945A&KC=A&F T=D&ND=4&
date=199311098DB=EPODOC&locale=en_EP divulga (Resumen) un compuesto que presenta

(0)4

\)\:\/““NP — CHz 4N~k
actividad insecticida, m{t|0|da nematicida y germicida de formula ' ®® Rs en el

cual las definiciones R'-R* comczden con lo divulgado en la presente invencion para sus analogos R',
R? y A (ejemplos en pags.10 - 11).

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486)

Nivel Inventivo (Art18 D486)

Para resolver este problema técnico la solicitud en estudio proporciona un compuesto
e
At 9!
' i

de pirimidilmetil-sulfonamida de formula (1) © ® ®% . Ver folios 328-330
(Pags. 1-3 reivindicaciones modificadas)

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

Caracteristicas D1 D2 ! D3
esenciales |
Un compuesto de Un compuesto Un compuesto { Un compuesto de férmula
pirimidilmetil~ sulfonamida de | sulfonamida de | (Q1s
sulfonamida de formula formula N (o y SRS R
formula (1) wa ROA L S R2
g_'{_%\:éN x—§~m/_<—’(N ; =5

X~&
1R3 —g N R'RT R RSP S

R (n: 0-3) ROR° R R% R, R TR'YR? R
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H (n=0) H (n=0) Halogeno
Haldgeno Haldégeno Alquilo Cy- Cg
A|QU||O C1" C4 AIQU”O Cr Cs
Alcoxilo Cy- C4 Alcoxilo Ci- C,
Halometilo Haloalguilo C4- Cy4
Haloalcoxilo Cy- C4
|
R?y R® pueden | R’y R® pueden
formar un anille | formar un anillo
fusionado de fusionado
benceno, hidrocarbonado
ciclopentilo y
ciclohexiio.
R1 R1 Ra‘:
Hidrogeno Hidrégeno Halogeno
A|QUIIO Cy-Cy A|QU”O Ci-Cy AIQUHO C1- Cs
R? Alquenilo C,- C4 | Alquenilo C,- Cy Haloalquilo C4- Cs
Alcoxilo C4- Cy4 Alguinifo C,- Cy4
Bencilo Alcoxilo C4- Cy
Bencilo ‘
X R*
Fenilo Fenilo
Naftilo ‘
A Un ciclo de 5 0 6 miembros saturado, Piridilo
parcialmente in saturado ¢ aromatico ‘
gue contiene 1 a4 heteroatomos entre
O,NoS.
opcionalmente sustituidos con
Fenil o fenoxi
s Estos a su vez sustituido con 1 hasta
R 5 grupos Rb
Haldgeno
AlCIU”O C1~ C4
Alcoxi
Haloalquilo Cy- Cy4

Los documentos D1 y D2 son considerados el estado de la técnica cercano a la
invencién definida en la relvmdlcamon 1 porque:

D1 divulga (Resumen, Pags. 1-2) compuestos con actividad qungicida descritos porla
& ,Rs i

\
o
x—s N N~

formula  © R'R® ® en donde las definiciones de R™-R>,R® y X coinciden con lo
divulgado en la presente invencidn, algunos ejemplos relevantes se presentan en las
pags. 27 a 29. Se divulga ademas, un agente de control dethongos que contiene un
portador solido o liquide y un compuesto como se describid previamente
(Reivindicacion 7).

D2 divulga (Resumen, Pags. 1 2) compuestos con  actividad insecticida,
partlcuiarmente para control de artropodos (Pag. 3 lineas 1-2) representados por la
e \mfN :

, X~ S N /‘“< X s 4 =3 5 L
formula & ®'® ® en donde las definiciones de R'-R’ 'R° y X coinciden con lo
divulgado en la presente invencion, algunos ejemplos relevantes se presentan en las
pags. 28 a 50. Se divulga adicionalmente (Pags. 29-30) composiciones de dichos
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compuestos en forma de soluciones, emulsiones, suspensiones entre otros que
contienen portadores soélidos p. e]. silica, caolina; o liquidos p. ej. aromaticos,
alcoholes, cetonas asi como tensioactivos y otros co-adyuvantes.

La diferencia entre la invencion, definida en la reivindicacion 1, y los compuestos
divulgados en D1 o D2 radica en que la sulfonamida de la presente invencién es una
4-pirimidilmetil sulfonamida, en tanto que las sulfonamidas descrltas enD10D2 son
4- piridinilmetilsulfonamidas. :

El solicitante ha proporcionado evidencias de una mejora en actividad fungica de
ALGUNOS de los compuestos divulgados en la tabla 1 (Pag. 100-104, folios.294-298)
de la actual solicitud respecto a compuestos de referencia del estado de la técnica
D2, sin embargo no existe evidencia suficiente para establecer que dicha mejora
técnica se alcanza en TODAS las modalidades del compuesto de férmula (1)
reclamadas en el actual pliego reivindicatorio. En cuanto a la actividad en el control
de artrépodos, los ejemplos de uso 13 y 15 (Folio 304, Pag. 110) no presentan
conclusion, y los ejemplos 12 y 14 demuestran actividad pero no se proporciona
comparacion con el estado de la técnica cercano D1 o D2.

Por lo tanto, el Problema Técnice Objetivo que pretende reisolver esta invencion se
puede formular asi: “como modificar las4- piridiniimetilsulfonamidas conocidas en D1
o D2 para obtener sulfonamidas con actividad pesttmda (fungicida/ insecticida)
alternativas”.

Sin embargo, sulfonamidas con actividad pesticida derivadas de pirimidina ya se
encuentran divulgadas en el documento D3, el cual se refiere a (Resumen) a un
compuesto que presenta actividad insecticida, miticida, nematicida y germicida de
. (/f;)n
\\,{,\mm e CH g = '."4'-*.; ¢
formula &' ®? x* en el cual las defm|C|one$ R’ R coinciden con lo
divulgado en la presente invencién para sus analogos R' R? y A (ejemplos en

pags.10-11).

En consecuencia, una persona normalmente versada en la materia que se fijara el
objetivo de proporcionar nuevos derivados de sulfonamida con actividad fungicida o
insecticida, habria inferido con gran expectativa de éxito la posibilidad de modificar
los compuestos divulgados en D1 0 D2 reemplazando el anillo piridilo por otro aza-
heterociclo previamente empleado con éxito en compuestos pesticidas p. ). pirimidilo
divulgado en D3 para llegar asi al objeto de la reivindicacion 1 de la solicitud. Por lo
cual la reivindicacion 1 se considera obvia y carece de mvel alaluzdeD1yD30D2
y D3. |

Las reivindicaciones 2-7 y 9 no aportan ninguna caracteristica inventiva a la
invencion descrita en la reivindicacion 1 y por lo tanto se considera que también
carecen de nivel inventivo.

La reivindicacibn 8 consiste en un proceso para preparar compuestos de
pirimidilmetil-sulfonamida de la formula () de acuerdo con la reivindicacion 1 como se
describe en el folio 330. (Pag. 3 reivindicaciones modlflcadas)

Comparacion de las caracteristicas técnicas esenciales, con las del Estado de la Técnica:
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Caracteristicas N

. N- / N
esenciales LN LB ey R A%;‘) Nﬁ‘@q
RL—N \‘...i,j/ + R—_A—.§—-L ‘ T N, i
{RY © °R R

L es hidroxi o halégeno
La reaccidn se lleva a cabo en condiciones basicas

£ 3
D1 R" R R K
o =
e X-§-L - QO ~ N
o N + — i
RN :>——« 4 0 X*%"N\/‘_\z—j\ s
HOROR it 0 RR R i

L es hidroxi o halégeno
La reaccion se lleva a cabo en presencia de una base.

(Qin {035
\ T 7l T
D3 @}"‘NV - CHy 9z~NHy +  x-5-R* ———> N).(_:Z(\_NL —+CHy 3 ,_»I\--S. R
RRY G kYR &

45 -0

El documento D1 es considerado el estado de la técnica cercano a la invencion
definida en la reivindicacion 8 porque divulga (Pag. 3) un proceso para producir
sulfonamidas como se muestra a continuacion

R“ &° R' R

= e =
& N + X=$-L — Q N\ N

1 N, ! X~G— 4
R"E ﬁ—< : o RN 3
R Ry il o RR R

1 Enelcual L. es hidroxilo
o halégeno y la reaccion se lleva a cabo en presencia de una base.

La diferencia entre la invenciédn, definida en la reivindicacion 8, y el proceso de D1
radica en que la sulfonamida obtenida en la presente invencién es una 4-pirimidilmetil
sulfonamida, en tanto que la sulfonamida obtenida por medio del proceso de D1 es
una 4- piridiniimetilsulfonamida.

Esta diferencia no parece conceder una mejora técnica al proceso de obtencion
puesto que la reaccion es esencialmente la misma divulgada en D1 excepto porque
el precursor contiene un anillo pirimidilo en vez de un_anillo piridinilo y no se ha
evidenciado ningun efecto técnico inesperado asociado a dicha diferencia.

Por lo tanto, el Problema Técnico Objetivo que pretende resolver esta invencién se
puede formular asi: “como modificar el proceso de obténcion de sulfonamidas
divulgado en D1 para aplicarlo en la obtencion de 4-pirimidilmetilsulfonamidas”.

Sin embargo, la sintesis de sulfonamidas derivadas de pirimidina ya se encuentra
divulgada en el documento D3, el cual se refiere (Pag. 5) al proceso de obtencion de
sulfonamidas que se muestra a continuacion

(Qin {Q)n
AN - , i . =\ s vle g
Nifgm NI~ CRepmNBy ¢ gogmpe ——h  NOp— NH —€ CHe gy -8 &

Y R? A R! RE ®
(an i RET

En consecuencia, una persona normalmente versada en la materia, habria inferido
con gran expectativa de éxito la posibilidad de aplicar el proceso de preparacion de
sulfonamidas descrito en D1 de acuerdo a las ensefianzas de D3 para producir
sulfonamidas alternativas derivadas de pirimidilmetil amina para llegar asi al objeto de
la reivindicacion 8 de la solicitud. Por lo cual la reivindicacion 8 se considera obviay
carece de nivel a laluzde D1, D3, D1yD3
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Conclusion:
Las reivindicaciones 1-8 cumplen el requisito de novedad (Art. 16), pero no cumplen
con el requisito de nivel inventivo (Art. 18).

9. Conclusion

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

tem Documento Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta
D1 WQ02005033081A1 1-9 Nivel Inventivo
D2 W02006097488A1 1-7vy9 Nivel Inventivo
D3 JP5294945A 1-9 Nivel [nventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 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 notificacion 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 concesion, se denegara la patente.

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.

— \C:"
JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

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

s 202

Elaboré Laura Carolina Pardo
Reviso Jacqueline Alfonso. D W”kA
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