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Derecho de la Competencia, Propiedad

Optimum Industrial y Comercio Exterior

Sefior Director,
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.

Referencia : Expediente N° 14-196145

Asunto : Oposicién a la solicitud de patente de Invencién titulada
“COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES
PARASITICIDAS QUE COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS
DE ACCION SISTEMATICA, METODOS Y USOS DE LAS
MISMAS’

Solicitante : MERJAL LIMITED.

Opositora : PROCAPS S.A.

Publicada en la Gaceta de la Propiedad Industrial
N° 706 del 19 de septiembre de 2014

Yo, ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ, abogada en ejercicio, identificada
como aparece al pie de su firma, con tarjeta profesional No. 83823 del Consejo Superior de
la Judicatura, en mi condicién de apoderada de la sociedad PROCAPS S.A. conformada
bajo las leyes de la Republica de Colombia y domiciliada en la ciudad de Barranquilla,
Colombia, atentamente manifiesto que estando dentro del término de ley y por orden
expresa de mi representada, presento oposicion a la concesion del registro de la Patente de
Invencion titulada “COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES PARASITICIDAS
QUE COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS DE ACCION SISTEMATICA,
METODOS Y USOS DE LAS MISMAS”, cuyo titular MERIAL LIMITED, y pido a
Usted declarar fundada esta oposicion y en consecuencia negar el registro de la patente

solicitada.

Carrera 13 N° 11995, Of. 104 Tel. (571)2 1312 13- 6205021 - Fax. (5T1)6 12 19 79
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1. INTERES PARA ACTUAR

Conforme a lo dispuesto en el articulo 42 de la Decision 486 de 2000 de la CAN,
estando dentro del término estipulado por la ley, manifiesto el legitimo interés de nuestra
representada para oponerse al registro de la patente de la referencia, atendiendo a que la
solicitud pretendida no cumple con los requisitos dispuestos en la ley como se analizara
mas adelante y de ser concedida afectaria directamente la comercializacion de algunos
productos de mi representada, que contienen, en particular isoxazolina. Por lo tanto,
. solicito respetuosamente a ese Despacho se sirva tener en cuenta la presente oposicion

dentro del tramite administrativo que se sutte en esta Superintendencia.

2. FUNDAMENTOS DE HECHOS

2.1. La solicitud objeto de la presente fue presentada el 5 de septiembre de 2014,
reivindicando prioridad bajo las solicitudes US201261595463P del 2012-02-06; y fue
publicada en Colombia, en la Gaceta de la Propiedad Industrial N° 706 del 19 de
septiembre de 2014, cuya publicacion internacional corresponde a la W02013119442

del 201308-15.

. 2.2.1a solicitud colombiana 14-196145 objeto de la presente oposicion se refiere a
composiciones veterinarias orales para combar ectoparasitos y endopardsitos en
animales, que comprenden al menos un agente activo tal como isoxazolina de accion
sistémica en combinacion con un vehiculo farmacéuticamente aceptable y métodos
mejorados para etradicar, controlar y prevenir infecciones e infestaciones por parasitos
en un animal que comprende administrar las composiciones de la invencion a un
animal que lo necesita.

2.3.En primera instancia, se debe advertir que las reivindicaciones se refieren a usos vy
métodos de tratamiento y no sélo a la composicion farmacologica o a un método de
fabricacion mediante la cual se obtenga un producto tangible y segun la legislacion,
decision 486 de la Comunidad Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros
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otorgardn patentes para las invenciones, sean de producto o de procedimiento (...)”, los usos no
estin contemplados como patentables; y, Articulo 20.- “No serdn patentables (...) d) los
métodos terapéuticos o quinirgicos para el tratamiento humano o animal, asi como los métodos de
diagnéstico aplicados a los seres humanos o a animales”. Solo serdn patentables los productos
o procedimientos. Por lo tanto a luz de la norma, dicha materia referente métodos de
tratamiento no seria patentable.
2.4.Ahora bien, con base en el articulo 14 de la Decisiéon 486 de la CAN consagra lo
siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes para las invenciones, sean de producto o
procedimiento, en todos los campos de la tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel
‘ inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial”. Asi las cosas, las invenciones objeto de
patente deben ser nuevas y tener nivel inventivo. Bien, pues antes de la fecha de
prioridad de esta solicitud se encuentran los siguientes documentos que afecta la

patentabilidad de la presente solicitud:
e DI1: WO02011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.
2.5.Ahora bien, el documento D1 da a conocer una forma solida de 4 [5- [3-cloro-5-

(trifluorometil) fenil] -4,5-dihidro-5- (trifluorometil) -3-isoxazolil] -N- [2-oxo-2- {(2,2,2-

trifluoroetilo) amino] etil] -1- naftalenocarboxamida:

Compuesto 1

También en D1 se describen composiciones que contienen una forma solida de
Compuesto 1 y métodos para controlar una plaga de invertebrados que comprenda

contactar la plaga de invertebrados o su entorno con una cantidad biolégicamente
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eficaz de una forma sélida de Compuesto 1 o una composicién que contiene una forma
solida de Compuesto 1. Particularmente, en las reivindicaciones 2 a 4; pagina 21, linea
15 - pagina 27, linea 9; tabla A; y, pagina 49, linea 33 - pagina 50, linea 23, se refiere a
una composicién para proteger a un animal de una plaga pardsita invertebrada
adecuada para administracién oral en forma de granulos que comprenden un
polimorfo cristalino del compuesto 1 que se puede combinar con agentes activos
adicionales, por ejemplo, lactonas macrociclicas tal como avermectinas como se indica
en la tabla A. Como se evidencia, esta anterioridad D1 define la misma materia que
comprende la presente solicitud. De igual forma que la presente invencion, esta
‘ anterioridad D1 ya resolvio el problema de parasitos, pues define que es usado para el
tratamiento contra plagas tales como por ejemplo, plagas de invertebrados parasitos
controlados mediante la administracion de una cantidad efectiva como parasiticida de
un compuesto I a un animal para ser protegidos incluyen ectoparasitos artropodos,
acaros y endoparasitos tales como helmintos, por ejemplo, nematodos, trematodos,
cestodos, acantocéfalos, etc. Por lo tanto, este documento objeto de oposicion a la luz

del documento D1 carece evidentemente de NOVEDAD.

2.6.En consecuencia y de acuerdo a lo descrito anteriormente, se deriva que la solicitud
colombiana 14-196145 no puede pretender un monopolio por patente toda vez que lo

que pretende no cumple con dos de los tres requisitos necesarios para su proteccion.

2.7.Que por consiguiente, respecto a la solicitud pretendida se tiene que:

2.8.1 CARENCIA DE NOVEDAD. Segun la decision 486 de la Comunidad Andina

de Naciones, Articulo 16.- “Una invencién se considerard nueva cuando no estd
comprendida en el estado de la técnica. El estado de la técnica comprenderd todo lo que
haya sido accesible al publico por una descripcion escrita w oral, wutilizacién,
comercializacién o cualquier otro medio antes de la fecha de presentacién de la solicitud
de patente o, en su caso, de la prioridad reconocida.”. A la fecha de prioridad, el 6 de
febrero de 2012, ya era conocido, pues como se demostrd, era parte del arte

anterior con base en los documento D1, una composicién para proteger a un
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animal de una plaga parasita invertebrada adecuada para administracion oral en
forma de granulos que comprenden un polimorfo cristalino del compuesto 1
que se puede combinar con agentes activos adicionales, por ejemplo, lactonas
macrociclicas tal como avermectinas, sobre el cual busca proteccion en el

capitulo reivindicatorio.

2.8.2 CARENCIA DE ALTURA INVENTIVA. Segun la Decision 486 de la

Comunidad Andina de Naciones, Articulo 18.- “Se considerard que una invencién
tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la materia
técnica correspondiente, esa invencién no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado
de manera evidente del estado de la técnica.”. A la fecha de prioridad, 27 de
diciembre de 2010, a partir del documento D1, un experto en la materia puede
llegar de manera evidente a un proceso para la obtencion de concentrados de
dcidos grasos w-3 conteniendo sobre 80 % de acidos grasos w-3 a partir de
composiciones de materia que contienen acidos grasos w-3 en forma de ésteres o
libres que incluye el uso de mezclas de etanol y un hidroxido de un metal
alcalino, calentar y enfriar, destilar entre otros, sobre lo cual busca proteccion
en el capitulo reivindicatorio.

CARENCIA DE APLICACION INDUSTRIAL La Decision 486 de la CAN

g
»
G

consagra en su articulo 14 lo siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes
para las invenciones, sean de producto o procedimiento, en todos los campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de
aplicacién industrial”. La presente solicitud carece de aplicacion Industrial ya que
como se demostrd anteriormente, algunas cliusulas reclaman un método de
tratamiento y estos no son aplicables industrialmente porque primero no se
obtiene un producto o proceso; y segundo no es reproducible o repetible a
escala industrial. Por lo tanto, el objeto de la presente invencion referido a
métodos de tratamiento, no cumple con el requisito de la aplicacion industrial.
2.9 Dado lo anterior, es posible deducir que la solicitud y lo reivindicado no es objeto
de patentabilidad pues es contrario a lo que dicta la Decision 486 de la Comunidad
Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros otorgardn patentes para las

invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnologia,
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siempre que sean nuevds, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial.”.
La solicitud pretendida no cumple con dos de los tres requisitos de patentabilidad.
2.10 Por todo lo anterior, atentamente solicito a usted que se sirva declarar fundada
“COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES PARASITICIDAS QUE
COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS DE ACCION SISTEMATICA,
METODOS Y USOS DE LAS MISMAS”, cuyo titular MERIAL LIMITED.,

solicitud Colombiana que aparecid publicada en la Gaceta de la Propiedad

Industrial N° 706 del 19 de septiembre de 2014.

3. PRUEBAS

De conformidad con lo dispuesto por las normas vigentes, solicito a usted tener

como prueba en este asunto los siguientes:

e DI1: WO2011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.

4. FUNDAMENTO DE DERECHO
Fundamento esta observacion en las normas legales siguientes:

4.1.  Articulo 45 de la Decision 486 de la Comision del Acuerdo de Cartagena.

4.2.  En las demas normas concordantes.
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5. ANEXOS

Para los efectos correspondientes anexo al presente escrito los siguientes documentos:

Bl ol S A

Poder para actuar en el presente.
Documento que acredita al representante legal de PROCAPS S.A.
Recibo de caja del respectivo pago de tasa.

Copias de los documentos:

D1: WO2011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.

Carrera 13 Ne 11995, Of. 104 Tel. (571)213 12 13 - 6 2050 21 - Fax. (571) 6 12 19 79
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6. NOTIFICACIONES

Para efectos de notificaciones que debe hacer su Despacho, informo que mi
representada y la suscrita recibiremos notificaciones en la Secretaria de su Despacho o en

mis oficinas situadas en la Carrera 13 N° 11995, Of. 104 de esta ciudad de Bogots.

Sefor director,

o B@QA@QQ\J

ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ
C.C. 51’975.664 de Bogota
T.P.A. 83823 del C.S. de 1a ).
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WO 20117149749 A1 || 000 OO A

(12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

(19) World Intellectual Property Organization /g5 N O EOR R MM BN S0

International Bureau

(43) International Publication Date (10) International Publication Number

1 December 2011 (01.12.2011) PCT WO 2011/149749 Al

(51) International Patent Classification: (81) Designated States (unless otherwise indicated, for every
CO7D 261/04 (2006.01)  AGIN 25/00 (2006.01) kind of national protection available): AE, AG, AL, AM,
AOQ, AT, AU, AZ, BA, BB, BG, BH, BR, BW, BY, BZ,
(21) International Application Number: CA, CH, CL, CN, CO CR, CU, CZ, DE, DK, DM, DO,
PCT/US2011/037083 DZ, EC, EE, EG, E , FL GB, GD, GE, GH, GM, GT,
(22) International Filing Date: HN, HR, HU, ID, IL, IN, IS, JP, KE, KG, KM, KN, KP,
19 May 2011 (19.05.2011) KR, KZ, LA, LC, LK, LR, LS, LT, LU, LY, MA, MD,
’ . MEMGMKMN MW, MX, MY, MZ, NA, NG, NI,
(25) Filing Language: English NO, NZ, OM, PE, PG, PH, PL, PT, RO, RS, RU, SC, SD,
icati . : SE, SG, SK, SL, SM, ST, SV, SY, TH, TJ, T™M, TN, TR,

(26) Publication Language: English TT.TZ UA. UG, US, UZ, VC. VN, ZA. ZM. ZW.

(30) Priority Data: . o

61/348,958 27 May 2010 (27.05.2010) us (84) Designated States (unless otherwise indicated, for every
kind of regional protection available). ARIPO (BW, GH,
(71) Applicant (for all designated States except US). E.I. DU GM, KE, LR, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, 8Z, TZ, UG,
PONT DE NEMOURS AND COMPANY [US/US}; ZM, ZW), Eurasian (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ,
4417 Lancaster Pike, Barley Mill Plaza 25, Wilmington, TM), European (AL, AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK,
DE 19809 (US). EE, ES, FI, FR, GB, GR, HR, HU, IE, IS, IT, LT, LU,

LV, MC, MK, MT, NL, NO, PL, PT, RO, RS, SE, 8L, SK,

(72) Inventor; and SM. TR), OAPI (BF, BJ, CF, CG, CL CM, GA, GN, GQ,

(75) Inventor/Applicant (for US only): CURRIE, Martin, >
James [US/US]; 6 Para Lane, Newark, DE 19702 (US). GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG).

(74) Agent; DELUCA, Mark; Pepper Hamilton LLP, 400 Tublished:
Berwyn Park, 899 Cassatt Road, Berwyn, PA 19312 (US). —  with international search report (Art. 21(3))

(54) Title: CRYSTALLINE FORM OF 4- {5 - [3 -CHLORO-5 - (TRIFLUOROMETHYL) PHENYL] 4, 5 - DIHYDRO - 5 -
(TRIFLUOROMETHYL) -3 - ISOXAZOLYL] -N- [2-0X0-2- { ( 2, 2, 2 - TRIFLUOROETHYL) AMINO] ETHYL] -1- NAPH-
THALENECARBOXAMIDE

o i
e
W

H .

Intensity
o

0 10 20 30 40
Two-Thets (deg)
F1G. 1

(57) Abstract: Disclosed is a solid form of 4-[5-[3-chioro-5-(trifluoromethyl)phenyl]-4,5-dihydro-5- (triflucromethyl)-3-isoxa-
zolyl}-N-[2-0x0-2-[(2,2,2-triflucroethyl)amino]ethyl]-1- naphthalenecarboxamide (Compound 1). Also disclosed are composi-
tions containing a solid form of Compound 1 and methods for controlling an invertebrate pest comprising contacting the inverte-
brate pest or its environment with a biologically effective amount of a solid form of Compound 1 or a composition containing a
solid form of Compound 1.
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phosphorus, potassium, sulfur, calcium, magnesium, iron, copper, boron, manganese, zinc,
and molybdenum. Of note are compositions comprising at least one fertilizer composition
comprising at least one plant nutrient selected from nitrogen, phosphorus, potassium, sulfur,
calcium and magnesium. Compositions of the present invention which further comprise at
least one plant nutrient can be in the form of liquids or solids. Of note are solid formulations
in the form of granules, small sticks or tablets. Solid formulations comprising a fertilizer
composition can be prepared by mixing the compound or composition of the present
invention with the fertilizer composition together with formulating ingredients and then
preparing the formulation by methods such as granulation or extrusion. Alternatively solid
formulations can be prepared by spraying a solution or suspension of a compound or
composition of the present invention in a volatile solvent onto a previous prepared fertilizer
composition in the form of dimensionally stable mixtures, e.g., granules, small sticks or
tablets, and then evaporating the solvent.

Agronomic and nonagronomic pests

Examples of agronomic or nonagronomic invertebrate pests include eggs, larvae and
adults of the order Lepidoptera, such as armyworms, cutworms, loopers, and heliothines in
the family Noctuidae (e.g., pink stem borer (Sesamia inferens Walker), comn stalk borer
(Sesamia nonagrioides 1efebvre), southern armyworm (Spodoptera eridania Cramer), fall
armyworm (Spodoptera fugiperda J.E. Smith), beet armyworm (Spodoptera exigua
Hiibner), cotton leafworm (Spodoptera littoralis Boisduval), yellowstriped armyworm
(Spodoptera ornithogalli Guenée), black cutworm (Agrotis ipsilon Hufnagel), velvetbean
caterpillar (Anticarsia gemmatalis Hiibner), green fruitworm (Lithophane antennata
Walker), cabbage armyworm (Barathra brassicae Linnaeus), soybean looper (Pseudoplusia
includens Walker), cabbage looper (Trichoplusia ni Hiibner), tobacco budworm (Heliothis
virescens Fabricius)); borers, casebearers, webworms, coneworms, cabbageworms and
skeletonizers from the family Pyralidae (e.g., European corn borer (Ostrinia nubilalis
Hiibner), navel orangeworm (Amyelois transitella Walker), corn root webworm (Crambus
caliginosellus Clemens), sod webworms (Pyralidae: Crambinae) such as sod worm
(Herpetogramma licarsisalis Walker), sugarcane stem borer (Chilo infuscatellus Snellen),
tomato small borer (Neoleucinodes elegantalis Guenée), green leafroller (Cnaphalocerus
medinalis), grape leaffolder (Desmia funeralis Hiibner), melon worm (Diaphania nitidalis
Stoll), cabbage center grub (Helluala hydralis Guenée), yellow stem borer (Scirpophaga
incertulas Walker), early shoot borer (Scirpophaga infuscatellus Snellen), white stem borer
(Scirpophaga innotata Walker), top shoot borer (Scirpophaga nivella Fabricius), dark-
headed rice borer (Chilo polychrysus Meyrick), cabbage cluster caterpillar (Crocidolomia
binotalis English)); leafrollers, budworms, seed worms, and fruit worms in the family
Tortricidae (e.g., codling moth (Cydia pomonella Linnaeus), grape berry moth (Endopiza
viteana Clemens), oriental fruit moth (Grapholita molesta Busck), citrus false codling moth
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(Cryptophlebia leucotreta Meyrick), citrus borer (Ecdytolopha aurantiana Lima), redbanded
leafroller (Argyrotaenia velutinana Walker), obliquebanded leafroller (Choristoneura
rosaceana Harris), light brown apple moth (Epiphyas postvittana Walker), European grape
berry moth (Eupoecilia ambiguelia Hiibner), apple bud moth (Pandemis pyrusana Kearfott),
omnivorous leafroller (Platynota stultana Walsingham), barred fruit-tree tortrix (Pandemis
cerasana Hibner), apple brown tortrix (Pandemis heparana Denis & Schiffermiiller)); and
many other economically important lepidoptera (e.g., diamondback moth (Plutella xylostella
Linnaeus), pink bollworm (Pectinophora gossypiella Saunders), gypsy moth (Lymantria
dispar Linnaeus), peach fruit borer (Carposina niponensis Walsingham), peach twig borer
(Anarsia lineatella Zeller), potato tuberworm (Phthorimaea operculella Zeller), spotted
teniform leafminer (Lithocolletis blancardella Fabricius), Asiatic apple leafminer
(Lithocolletis ringoniella Matsumura), rice leaffolder (Lerodea eufala Edwards), apple
leafminer (Leucoptera scitella Zeller)); eggs, nymphs and adults of the order Blattodea
including cockroaches from the families Blattellidae and Blattidae (e.g., oriental cockroach
(Blatta orientalis Linnaeus), Asian cockroach (Blatella asahinai Mizukubo), German
cockroach (Blattella germanica Linnaeus), brownbanded cockroach (Supella longipalpa
Fabricius), American cockroach (Periplaneta americana Linnaeus), brown cockroach
(Periplaneta brunnea Burmeister), Madeira cockroach (Leucophaea maderae Fabricius)),
smoky brown cockroach (Periplaneta fuliginosa Service), Australian Cockroach
(Periplaneta australasiae Fabr.), lobster cockroach (Nauphoeta cinerea Olivier) and smooth
cockroach (Symploce pallens Stephens)); eggs, foliar feeding, fruit feeding, root feeding,
seed feeding and vesicular tissue feeding larvae and adults of the order Coleoptera including
weevils from the families Anthribidae, Bruchidae, and Curculionidae (e.g., boll weevil
(Anthonomus grandis Boheman), rice water weevil (Lissorhoptrus oryzophilus Kuschel),
granary weevil (Sitophilus granarius Linnaeus), rice weevil (Sitophilus oryzae Linnaeus)),
annual bluegrass weevil (Listronotus maculicollis Dietz), bluegrass billbug (Sphenophorus
parvulus Gyllenhal), hunting billbug (Sphenophorus venatus vestitus), Denver billbug
(Sphenophorus cicatristriatus Fahraeus)); flea beetles, cucumber beetles, rootworms, leaf
beetles, potato beetles, and leafminers in the family Chrysomelidae (e.g., Colorado potato
beetle (Leptinotarsa decemlineata Say), western corn rootworm (Diabrotica virgifera
virgifera LeConte)); chafers and other beetles from the family Scarabaeidae (e.g., Japanese
beetle (Popillia japonica Newman), oriental beetle (Anomala orientalis Waterhouse,
Exomala orientalis (Waterhouse) Baraud), northern masked chafer (Cyclocephala borealis
Arrow), southern masked chafer (Cyclocephala immaculata Olivier or C. lurida Bland),
dung beetle and white grub (Aphodius spp.), black turfgrass ataenius (Ataenius spretulus
Haldeman), green June beetle (Cotinis nitida Linnaeus), Asiatic garden beetle (Maladera
castanea Arrow), May/June beetles (Phyllophaga spp.) and European chafer (Rhizotrogus
majalis Razoumowsky)); carpet beetles from the family Dermestidae; wireworms from the
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family Elateridae; bark beetles from the family Scolytidae and flour beetles from the family
Tenebrionidae. In addition, agronomic and nonagronomic pests include: eggs, adults and
larvae of the order Dermaptera including earwigs from the family Forficulidae (e.g.,
European earwig (Forficula auricularia Linnaeus), black earwig (Chelisoches morio
Fabricius)); eggs, immatures, adults and nymphs of the orders Hemiptera and Homoptera
such as, plant bugs from the family Miridae, cicadas from the family Cicadidae, leafhoppers
(e.g. Empoasca spp.) from the family Cicadellidae, bed bugs (e.g., Cimex lectularius
Linnaeus) from the family Cimicidae, planthoppers from the families Fulgoroidae and
Delphacidae, treehoppers from the family Membracidae, psyllids from the family Psyllidae,
whiteflies from the family Aleyrodidae, aphids from the family Aphididae, phylloxera from
the family Phylloxeridae, mealybugs from the family Pseudococcidae, scales from the
families Coccidae, Diaspididae and Margarodidae, lace bugs from the family Tingidae, stink
bugs from the family Pentatomidae, chinch bugs (e.g., hairy chinch bug (Blissus leucopterus
hirtus Montandon) and southern chinch bug (Blissus insularis Barber)) and other seed bugs
from the family Lygaeidae, spittlebugs from the family Cercopidae squash bugs from the
family Coreidae, and red bugs and cotton stainers from the family Pyrrhocoridae. Also
included are eggs, larvae, nymphs and adults of the order Acari (mites) such as spider mites
and red mites in the family Tetranychidae (e.g., European red mite (Panonychus ulmi Koch),
two spotted spider mite (Tetranychus urticae Koch), McDaniel mite (Tetranychus mcdanieli
McGregor)); flat mites in the family Tenuipalpidae (e.g., citrus flat mite (Brevipalpus lewisi
McGregor)); rust and bud mites in the family Eriophyidae and other foliar feeding mites and
mites important in human and animal health, i.e. dust mites in the family Epidermoptidae,
follicle mites in the family Demodicidae, grain mites in the family Glycyphagidae; ticks in
the family Ixodidae, commonly known as hard ticks (e.g., deer tick (Ixodes scapularis Say),
Australian paralysis tick (Ixodes holocyclus Neumann), American dog tick (Dermacentor
variabilis Say), lone star tick (Amblyomma americanum Linnaeus)) and ticks in the family
Argasidae, commonly known as soft ticks (e.g., relapsing fever tick (Ornithodoros turicata),
common fowl tick (Argas radiatus)); scab and itch mites in the families Psoroptidae,
Pyemotidae, and Sarcoptidae; eggs, adults and immatures of the order Orthoptera including
grasshoppers, locusts and crickets (e.g., migratory grasshoppers (e.g., Melanoplus
sanguinipes Fabricius, M. differentialis Thomas), American grasshoppers (e.g., Schistocerca
americana Drury), desert locust (Schistocerca gregaria Forskal), migratory locust (Locusta
migratoria Linnaeus), bush locust (Zonocerus spp.), house cricket (Acheta domesticus
Linnaeus), mole crickets (e.g., tawny mole cricket (Scapteriscus vicinus Scudder) and
southern mole cricket (Scapteriscus borellii Giglio-Tos)); eggs, adults and immatures of the
order Diptera including leafminers (e.g., Liriomyza spp. such as serpentine vegetable
leafminer (Liriomyza sativae Blanchard)), midges, fruit flies (Tephritidae), frit flies (e.g.,
Oscinella frit Linnaeus), soil maggots, house flies (e.g., Musca domestica Linnaeus), lesser
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house flies (e.g., Fannia canicularis Linnaeus, F. femoralis Stein), stable flies (e.g.,
Stomoxys calcitrans Linnaeus), face flies, horn flies, blow flies (e.g., Chrysomya spp.,
Phormia spp.), and other muscoid fly pests, horse flies (e.g., Tabanus spp.), bot flies (e.g.,
Gastrophilus spp., Oestrus spp.), cattle grubs (e.g., Hypoderma spp.), deer flies (e.g.,
Chrysops spp.), keds (e.g., Melophagus ovinus Linnaeus) and other Brachycera, mosquitoes
(e.g., Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp.), black flies (e.g., Prosimulium spp., Simulium
spp.), biting midges, sand flies, sciarids, and other Nematocera; eggs, adults and immatures
of the order Thysanoptera including onion thrips (Thrips tabaci Lindeman), flower thrips
(Frankliniella spp.), and other foliar feeding thrips; insect pests of the order Hymenoptera
including ants of the Family Formicidae including the Florida carpenter ant (Camponotus
floridanus Buckley), red carpenter ant (Camponotus ferrugineus Fabricius), black carpenter
ant (Camponotus pennsylvanicus De Geer), white-footed ant (Technomyrmex albipes fr.

Smith), big headed ants (Pheidole sp.), ghost ant (Tapinoma melanocephalum Fabricius);

Pharaoh ant (Monomorium pharaonis Linnaeus), little fire ant (Wasmannia auropunctata
Roger), fire ant (Solenopsis geminata Fabricius), red imported fire ant (Solenopsis invicta
Buren), Argentine ant (Iridomyrmex humilis Mayr), crazy ant (Paratrechina longicornis
Latreille), pavement ant (Tetramorium caespitun Linnaeus), cornfield ant (Lasius alienus
Forster) and odorous house ant (Tapinoma sessile Say). Other Hymenoptera including bees
(including carpenter bees), hornets, yellow jackets, wasps, and sawflies (Neodiprion spp.;
Cephus spp.); insect pests of the order Isoptera including termites in the Termitidae (e.g.,
Macrotermes sp., Odontotermes obesus Rambur), Kalotermitidae (e.g., Cryptotermes sp.),
and Rhinotermitidae (e.g., Reticulitermes sp., Coptotermes sp., Heterotermes tenuis Hagen)
families, the eastern subterranean termite (Reficulitermes flavipes Kollar), western
subterranean termite (Reticulitermes hesperus Banks), Formosan subterranean termite
(Coptotermes formosanus Shiraki), West Indian drywood termite (Incisitermes immigrans
Snyder), powder post termite (Cryptotermes brevis Walker), drywood termite (Incisitermes
snyderi Light), southeastern subterranean termite (Reticulitermes virginicus Banks), western
drywood termite (Incisitermes minor Hagen), arboreal termites such as Nasutitermes sp. and
other termites of economic importance; insect pests of the order Thysanura such as silverfish
(Lepisma saccharina Linnaeus) and firebrat (Thermobia domestica Packard); insect pests of
the order Mallophaga and including the head louse (Pediculus humanus capitis De Geer),
body louse (Pediculus humanus Linnaeus), chicken body louse (Menacanthus stramineus
Nitszch), dog biting louse (Trichodectes canis De Geer), fluff louse (Goniocotes gallinae De
Geer), sheep body louse (Bovicola ovis Schrank), short-nosed cattle louse (Haematopinus
eurysternus Nitzsch), long-nosed cattle louse (Linognathus vituli Linnaeus) and other
sucking and chewing parasitic lice that attack man and animals; insect pests of the order
Siphonoptera including the oriental rat flea (Xenopsylla cheopis Rothschild), cat flea
(Ctenocephalides felis Bouche), dog flea (Ctenocephalides canis Curtis), hen flea
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(Ceratophyllus gallinae Schrank), sticktight flea (Echidnophaga gallinacea Westwood),
human flea (Pulex irritans Linnaeus) and other fleas afflicting mammals and birds.
Additional arthropod pests covered include: spiders in the order Araneae such as the brown
recluse spider (Loxosceles reclusa Gertsch & Mulaik) and the black widow spider
(Latrodectus mactans Fabricius), and centipedes in the order Scutigeromorpha such as the
house centipede (Scutigera coleoptrata Linnaeus). Compounds of the present invention also
have activity on members of the Classes Nematoda, Cestoda, Trematoda, and
Acanthocephala including economically important members of the orders Strongylida,
Ascaridida, Oxyurida, Rhabditida, Spirurida, and Enoplida such as but not limited to
economically important agricultural pests (i.e. root knot nematodes in the genus
Meloidogyne, lesion nematodes in the genus Pratylenchus, stubby root nematodes in the
genus Trichodorus, etc.) and animal and human health pests (i.e. all economically important
flukes, tapeworms, and roundworms, such as Strongylus vulgaris in horses, Toxocara canis
in dogs, Haemonchus contortus in sheep, Dirofilaria immitis Leidy in dogs, Anoplocephala
perfoliata in horses, Fasciola hepatica Linnaeus in runiinants, etc.).

Compound 1 of the invention show particularly high activity against pests in the order
Lepidoptera (e.g., Alabama argillacea Hiibner (cotton leaf worm), Archips argyrospila
Walker (fruit tree leaf roller), A. rosana Linnaeus (Buropean leaf roller) and other Archips
species, Chilo suppressalis Walker (rice stem borer), Cnaphalocrosis medinalis Guenée (rice
leaf roller), Crambus caliginosellus Clemens (corn root webworm), Crambus teterrellus
Zincken (bluegrass webworm), Cydia pomonella Linnaeus (codling moth), Earias insulana
Boisduval (spiny bollworm), Earias vittella Fabricius (spotted bollworm), Helicoverpa
armigera Hiibner (American bollworm), Helicoverpa zea Boddie (corn earworm), Heliothis
virescens Fabricius (tobacco budworm), Herpetogramma licarsisalis Walker (sod
webworm), Lobesia botrana Denis & Schiffermiiller (grape berry moth), Pectinophora
gossypiella Saunders (pink bollworm), Phyllocnistis citrella Stainton (citrus leafminer),
Pieris brassicae Linnaeus (large white butterfly), Pieris rapae Linnaeus (small white
butterfly), Plutella xylostella Linnaeus (diamondback moth), Spodoptera exigua Hiibner
(beet armyworm), Spodoptera litura Fabricius (tobacco cutworm, cluster caterpillar),
Spodoptera frugiperda J. E. Smith (fall armyworm), Trichopiusia ni Hiibner (cabbage
looper) and Tuta absoluta Meyrick (tomato leafminer)).

Compound 1 of the invention also have activity on members from the order Homoptera
including: Acyrthosiphon pisum Harris (pea aphid), Aphis craccivora Koch (cowpea aphid),
Aphis fabae Scopoli (black bean aphid), Aphis gossypii Glover (cotton aphid, melon aphid),
Aphis pomi De Geer (apple aphid), Aphis spiraecola Patch (spirea aphid), Aulacorthum
solani Kaltenbach (foxglove aphid), Chaetosiphon fragaefolii Cockerell (strawberry aphid),
Diuraphis noxia Kurdjumov/Mordvilko (Russian wheat aphid), Dysaphis plantaginea
Paaserini (rosy apple aphid), Eriosoma lanigerum Hausmann (woolly apple aphid),
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Hyalopterus pruni Geoffroy (mealy plum aphid), Lipaphis erysimi Kaltenbach (turnip
aphid), Metopolophium dirrhodum Walker (cereal aphid), Macrosiphum euphorbiae Thomas
(potato aphid), Myzus persicae Sulzer (peach-potato aphid, green peach aphid), Nasonovia
ribisnigri Mosley (lettuce aphid), Pemphigus spp. (root aphids and gall aphids),
Rhopalosiphum maidis Fitch (corn leaf aphid), Rhopalosiphum padi Linnaeus (bird cherry-
oat aphid), Schizaphis graminum Rondani (greenbug), Sitobion avenae Fabricius (English
grain aphid), Therioaphis maculata Buckton (spotted alfalfa aphid), Toxoptera aurantii
Boyer de Fonscolombe (black citrus aphid), and Toxoptera citricida Kirkaldy (brown citrus
aphid);, Adelges spp. (adelgids); Phylloxera devastatrix Pergande (pecan phylloxera);
Bemisia tabaci Gennadius (tobacco whitefly, sweetpotato whitefly), Bemisia argentifolii
Bellows & Perring (silverleaf whitefly), Dialeurodes citri Ashmead (citrus whitefly) and
Trialeurodes vaporariorum Westwood (greenhouse whitefly); Empoasca fabae Harris
(potato leafhopper), Laodelphax striatellus Fallen (smaller brown planthopper), Macrolestes
quadrilineatus Forbes (aster leafhopper), Nephotettix cinticeps Uhler (green leafhopper),
Nephotettix nigropictus Stal (rice leathopper), Nilaparvata lugens Stal (brown planthopper),
Peregrinus maidis Ashmead (corn planthopper), Sogatella furcifera Horvath (white-backed
planthopper), Sogatodes orizicola Muir (rice delphacid), Typhlocyba pomaria McAtee white
apple leafhopper, Erythroneoura spp. (grape leathoppers); Magicidada septendecim
Linnaeus (periodical cicada), Icerya purchasi Maskell (cottony cushion scale),
Quadraspidiotus perniciosus Comstock (San Jose scale); Planococcus citri Risso (citrus
mealybug); Pseudococcus spp. (other mealybug complex); Cacopsylla pyricola Foerster
(pear psylla), Trioza diospyri Ashmead (persimmon psylla).

Compound 1 of this invention also have activity on members from the order Hemiptera
including: Acrosternum hilare Say (green stink bug), Anasa tristis De Geer (squash bug),
Blissus leucopterus leucopterus Say (chinch bug), Cimex lectularius Linnaeus (bed bug)
Corythuca gossypii Fabricius (cotton lace bug), Cyrtopeltis modesta Distant (tomato bug),
Dysdercus suturellus Herrich-Schiffer (cotton stainer), Euchistus servus Say (brown stink
bug), Euchistus variolarius Palisot de Beauvois (one-spotted stink bug), Graptosthetus spp.
(complex of seed bugs), Leptoglossus corculus Say (leaf-footed pine seed bug), Lygus
lineolaris Palisot de Beauvois (tarnished plant bug), Nezara viridula Linnaeus (southern
green stink bug), Oebalus pugnax Fabricius (rice stink bug), Oncopeltus fasciatus Dallas
(large milkweed bug), Pseudatomoscelis seriatus Reuter (cotton fleahopper). Other insect
orders controlled by compounds of the invention include Thysanoptera (e.g., Frankliniella
occidentalis Pergande (western flower thrips), Scirthothrips citri Moulton (citrus thrips),
Sericothrips variabilis Beach (soybean thrips), and Thrips tabaci Lindeman (onion thrips);
and the order Coleoptera (e.g., Leptinotarsa decemiineata Say (Colorado potato beetle),
Epilachna varivestis Mulsant (Mexican bean beetle) and wireworms of the genera Agriotes,
Athous or Limonius). ‘
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Note that some contemporary classification systems place Homoptera as a suborder
within the order Hemiptera.

Of note is use of Compound 1 of this invention for controlling silverleaf whitefly
(Bemisia argentifolii). Of note is use of Compound 1 of this invention for controlling
western flower thrip (Frankliniella occidentalis). Of note is use of Compound 1 of this
invention for controlling potato leathopper (Empoasca fabae). Of note is use of
Compound 1 of this invention for controlling diamondback moth (Plutella xylostella). Of
note is use of Compound 1 of this invention for controlling fall armyworm (Spodoptera
Sfrugiperda).

Agronomic Mixtures/Compositions

Compounds of this invention can also be mixed with one or more other biologically
active compounds or agents including insecticides, fungicides, nematocides, bactericides,
acaricides, herbicides, herbicide safeners, growth regulators such as insect molting inhibitors
and rooting stimulants, chemosterilants, semiochemicals, repellents, attractants, pheromones,
feeding stimulants, other biologically active compounds or entomopathogenic bacteria, virus
or fungi to form a multi-component pesticide giving an even broader spectrum of agronomic
and nonagronomic utility. Thus the present invention also pertains to a composition
comprising a biologically effective amount of a compound of Formula 1 and an effective
amount of at least one additional biologically active compound or agent and can further
comprise at least one of surfactants, solid diluents or liquid diluents. For mixtures of the
present invention, the other biologically active compounds or agents can be formulated
together with the present compounds, including the compound of Formula 1, to form a
premix, or the other biologically active compounds or agents can be formulated separately
from the present compounds, including the compound of Formula 1, and the two
formulations combined together before application (e.g., in a spray tank) or, alternatively,
applied in succession.

Compound 1 of this invention can also be mixed with one or more other biologically
active compounds or agents including insecticides, fungicides, nematocides, bactericides,
acaricides, herbicides, herbicide safeners, growth regulators such as insect molting inhibitors
and rooting stimulants, chemosterilants, semiochemicals, repellents, attractants, pheromones,
feeding stimulants, other biologically active compounds or entomopathogenic bacteria, virus
or fungi to form a multi-component pesticide giving an even broader spectrum of agronomic
and nonagronomic utility. Thus the present invention also pertains to a composition
comprising a biologically effective amount of a compound of Formula 1, at least one
additional component selected from the group consisting of surfactants, solid diluents and
liquid diluents, and at least one additional biologically active compound or agent. For
mixtures of the present invention, the other biologically active compounds or agents can be
formulated together with the present compounds, including the compound of Formula 1, to
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agents (e.g., “Abamectin” in the first line). The second column of Table A lists the mode of
action (if known) or chemical class of the invertebrate pest control agents. The third column
of Table A lists embodiment(s) of ranges of weight ratios for rates at which the invertebrate
pest control agent can be applied relative to a compound of Formula 1 (e.g., “50:1 to 1:50”
of abamectin relative to a compound of Formula 1 by weight). Thus, for example, the first
line of Table A specifically discloses the combination of a compound of Formula 1 with
abamectin can be applied in a weight ratio between 50:1 to 1:50. The remaining lines of
Table A are to be construed similarly. Of further note Table A lists specific combinations of
a compound of Formula 1 with other invertebrate pest control agents illustrative of the
mixtures, compositions and methods of the present invention and includes additional
embodiments of weight ratio ranges for application rates.

Table A

Invertebrate Pest Mode of Action or Chemical Class Typical

Control Agent Weight Ratio

Abamectin macrocyclic lactones 50:1 to 1:50
Acetamiprid neonicotinoids 150:1 to 1:200
Amitraz octopamine receptor ligands 200:1 to 1:100
Avermectin macrocyclic lactones 50:1 to 1:50
Azadirachtin ecdysone agonists 100:1 to 1:120
Beta-cyfluthrin sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Bifenthrin sodium channel modulators 100:1 to 1:10
Buprofezin chitin synthesis inhibitors 500:1 to 1:50
Cartap nereistoxin analogs 100:1 to 1:200
Chlorantraniliprole ryanodine receptor ligands 100:1 t0 1:120
Chlorfenapyr mitochondrial electron transport inhibitors 300:1 to 1:200
Chlorpyrifos cholinesterase inhibitors 500:1 to 1:200
Clothianidin neonicotinoids 100:1 to 1:400
Cyfluthrin sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Cyhalothrin sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Cypermethrin sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Cyromazine chitin synthesis inhibitors 400:1 to 1:50
Deltamethrin sodium channel modulators 50:1 to 1:400
Dieldrin cyclodiene insecticides 200:1 to 1:100
Dinotefuran neonicotinoids 150:1 to 1:200
Diofenolan molting inhibitor 150:1 to 1:200

Emamectin macrocyclic lactones 50:1 to 1:10
Endosulfan cyclodiene insecticides 200:1 to 1:100
Esfenvalerate sodium channel modulators 100:1 to 1:400
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Invertebrate Pest Mode of Action or Chemical Class Typical
Control Agent Weight Ratio
Ethiprole GABA-regulated chloride channel 200:1 to 1:100
blockers
Fenothiocarb 150:1 to 1:200
Fenoxycarb juvenile hormone mimics 500:1 to 1:100
Fenvalerate sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Fipronil GABA-regulated chloride channel 150:1 to 1:100
blockers
Flonicamid 200:1 to 1:100
Flubendiamide ryanodine receptor ligands 100:1 to 1:120
Flufenoxuron chitin synthesis inhibitors 200:1 to 1:100
Hexaflumuron chitin synthesis inhibitors 300:1 to 1:50
Hydramethylnon mitochondrial electron transport inhibitors 150:1 to 1:250
Imidacloprid neonicotinoids 1000:1 to 1:1000
Indoxacarb sodium channel modulators 200:1 to 1:50
Lambda-cyhalothrin sodium channel modulators 50:1 to 1:250
Lufenuron chitin synthesis inhibitors 500:1 to 1:250
Metaflumizone 200:1 to 1:200
Methomyl cholinesterase inhibitors 500:1 to 1:100
Methoprene juvenile hormone mimics 500:1 to 1:100
Methoxyfenozide ecdysone agonists 50:1 to 1:50
Nitenpyram neonicotinoids 150:1 to 1:200
Nithiazine neonicotinoids 150:1 to 1:200
Novaluron chitin synthesis inhibitors 500:1 to 1:150
Oxamyl cholinesterase inhibitors 200:1 to 1:200
Pymetrozine 200:1 to 1:100
Pyrethrin sodium channel modulators 100:1 t0 1:10
Pyridaben mitochondrial electron transport inhibitors 200:1 to 1:100
Pyridalyl 200:1 to 1:100
Pyriproxyfen juvenile hormone mimics 500:1 to 1:100
Ryanodine ryanodine receptor ligands 100:1 to 1:120
Spinetoram macrocyclic lactones 150:1 to 1:100
Spinosad macrocyclic lactones 500:1 to 1:10
Spirodiclofen lipid biosynthesis inhibitors 200:1 to 1:200
Spiromesifen lipid biosynthesis inhibitors 200:1 to 1:200
Tebufenozide ecdysone agonists 500:1 to 1:250




10

WO 2011/149749 PCT/US2011/037083
34
Invertebrate Pest Mode of Action or Chemical Class Typical
Control Agent Weight Ratio
Thiacloprid neonicotinoids 100:1 to 1:200
Thiamethoxam neonicotinoids 1250:1 to 1:1000
Thiodicarb cholinesterase inhibitors 500:1 to 1:400
Thiosultap-sodium 150:1 to 1:100
Tralomethrin sodium channel modulators 150:1 to 1:200
Triazamate cholinesterase inhibitors 250:1 to 1:100
Triflumuron chitin synthesis inhibitors 200:1 to 1:100
Bacillus thuringiensis biological agents 50:1to 1:10
Bacillus thuringiensis biological agents 50:1 to 1:10
delta-endotoxin
NPV (e.g., Gemstar) biological agents 50:1 to 1:10

(a)

ryanodine receptor ligands

100:1 to 1:120

(a) 3-bromo-1-(3-chloro-2-pyridinyl)-N-[4-cyano-2-methyl-6-[(methylamino)carbonyl]-
phenyl]-1H-pyrazole-5-carboxamide

Of note is the composition of the present invention wherein the at least one additional
biologically active compound or agent is selected from the Invertebrate Pest Control Agents

listed in Table A above.

The weight ratios of a compound, including a compound of Formula 1 to the additional
invertebrate pest control agent typically are between 1000:1 and 1:1000, with one
embodiment being between 500:1 and 1:500, another embodiment being between 250:1 and

1:200 and another embodiment being between 100:1 and 1:50.

Listed below in Table B are embodiments of specific compositions comprising a

compound of Formula 1 and an additional invertebrate pest control agent,

Table B
Mixture No. ngd' and Invertebrate Pest Control Agent

A-1 1 and Abamectin
A2 1 and Acetamiprid
A-3 1 and Amitraz

A4 1 and Avermectin
A-5 1 and Azadirachtin
A-6 1 and Beta-cyfluthrin
A-7 1 and Bifenthrin
A-8 1 and Buprofezin
A9 1 and Cartap

A-10 1 and Chlorantraniliprole
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For parenteral administration including intravenous, intramuscular and subcutaneous
injection, a compound of the present invention can be formulated in suspension, solution or
emulsion in oily or aqueous vehicles, and may contain adjuncts such as suspending,
stabilizing and/or dispersing agents. The compounds of the present invention may also be
formulated for bolus injection or continuous infusion. Pharmaceutical compositions for
injection include aqueous solutions of water-soluble forms of active ingredients (e.g., a salt
of an active compound), preferably in physiologically compatible buffers containing other
excipients or auxiliaries as are known in the art of pharmaceutical formulation.
Additionally, suspensions of the active compound may be prepared in a lipophilic vehicle.
Suitable lipophilic vehicles include fatty oils such as sesame oil, synthetic fatty acid esters
such as ethyl oleate and triglycerides, or materials such as liposomes. Aqueous injection
suspensions may contain substances that increase the viscosity of the suspension, such as
sodium carboxymethyl cellulose, sorbitol, or dextran. Formulations for injection may be
presented in unit dosage form, e.g., in ampoules or in multi-dose containers. Alternatively,
the active ingredient may be in powder form for constitution with a suitable vehicle, e.g.,
sterile, pyrogen-free water, before use.

In addition to the formulations described supra, Compound 1 of the present invention
may also be formulated as a depot preparation. Such long acting formulations may be
administered by implantation (for example, subcutaneously or intramuscularly) or by
intramuscular or subcutaneous injection. Compound 1 of the present invention may be
formulated for this route of administration with suitable polymeric or hydrophobic materials
(for instance, in an emulsion with a pharmacologically acceptable oil), with ion exchange
resins, or as a sparingly soluble derivative such as, without limitation, a sparingly soluble
salt.

For administration by inhalation, Compound 1 of the present invention can be
delivered in the form of an aerosol spray using a pressurized pack or a nebulizer and a
suitable propellant, eg., without limitation, dichlorodifluoromethane,
trichlorofluoromethane, dichlorotetrafluoroethane or carbon dioxide. In the case of a
pressurized aerosol, the dosage unit may be controlled by providing a valve to deliver a
metered amount. Capsules and cartridges of, for example, gelatin for use in an inhaler or
insufflator may be formulated containing a powder mix of the compound and a suitable
powder base such as lactose or starch.

Compound 1 of the present invention has been discovered to have favorable
pharmacokinetic and pharmacodynamic properties providing systemic availability from oral
administration and ingestion. Therefore after ingestion by the animal to be protected,
parasiticidally effective concentrations of compounds of the invention in the bloodstream
protect the treated animal from blood-sucking pests such as fleas, ticks and lice. Therefore
of note is a composition for protecting an animal from an invertebrate parasite pest in a form

2y
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for oral administration (i.e. comprising, in addition to a parasiticidally effective amount of a
compound of the invention, one or more carriers selected from binders and fillers suitable for
oral administration and feed concentrate carriers). '

For oral administration in the form of solutions (the most readily available form for
absorption), emulsions, suspensions, pastes, gels, capsules, tablets, boluses, powders,
granules, rumen-retention and feed/water/lick blocks, a compound of the present invention
can be formulated with binders/fillers known in the art to be suitable for oral administration
compositions, such as sugars and sugar derivatives (e.g., lactose, sucrose, mannitol, sorbitol),
starch (e.g., maize starch, wheat starch, rice starch, potato starch), cellulose and derivatives
(e.g., methylcellulose, carboxymethylcellulose, ethylhydroxycellulose), protein derivatives
(e.g., zein, gelatin), and synthetic polymers (e.g., polyvinyl alcohol, polyvinylpyrrolidone).
If desired, lubricants (e.g., magnesium stearate), disintegrating agents (e.g., cross-linked
polyvinylpyrrolidinone, agar, alginic acid) and dyes or pigments can be added. Pastes and
gels often also contain adhesives (e.g., acacia, alginic acid, bentonite, cellulose, xanthan
gum, colloidal magnesium aluminum silicate) to aid in keeping the composition in contact
with the oral cavity and not being easily ejected. _

If the parasiticidal compositions are in the form of feed concentrates, the carrier is
typically selected from high-performance feed, feed cereals or protein concentrates. Such
feed concentrate-containing compositions can, in addition to the parasiticidal active
ingredients, comprise additives promoting animal health or growth, improving quality of
meat from animals for slaughter or otherwise useful to animal husbandry. These additives
can include, for example, vitamins, antibiotics, chemotherapeutics, bacteriostats, fungistats,
coccidiostats and hormones.

The compound of Formula 1 may also be formulated in rectal compositions such as
suppositories or retention enemas, using, €.g., conventional suppository bases such as cocoa
butter or other glycerides.

Formulations for topical administration are typically in the form of a powder, cream,
suspension, spray, emulsion, foam, paste, aerosol, ointment, salve or gel. More typically a
topical formulation is a water-soluble solution, which can be in the form of a concentrate that
is diluted before use. Parasiticidal compositions suitable for topical administration typically
comprise a compound of the present invention and one or more topically suitable carriers. In
applications of a parasiticidal composition topically to the exterior of an animal as a line or
spot (i.e. “spot-on” treatment), the active ingredient migrates over the surface of the animal
to cover most or all of its external surface area. As a result, the treated animal is particularly
protected from invertebrate pests that feed off the epidermis of the animal such as ticks, fleas
and lice. Therefore formulations for topical localized administration often comprise at least
one organic solvent to facilitate transport of the active ingredient over the skin and/or
penetration into the epidermis of the animal. Carriers in such formulations include
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CLAIMS
‘What is claimed is:

1. A crystalline polymorph of 4-[5-[3-chloro-5-(trifluoromethyl)phenyl]-4,5-

dihydro-5-(trifluoromethyl)-3-isoxazolyl]-N-[2-ox0-2-[(2,2,2-trifluoroethyl)amino]ethyl}-1-
5 naphthalenecarboxamide designated Form B characterized by a powder X-ray diffraction

pattern having at least the 20 reflection positions

20

17.433
18.586
20.207
20.791
2141
22,112
23.182
24.567
27.844

2. A composition comprising the polymorph Form B of Claim 1 and at least one
additional component selected from the group consisting of surfactants, solid diluents and
10  liquid diluents, said composition optionally further comprising at least one additional
biologically active compound or agent.

3. A composition for protecting an animal from an invertebrate parasitic pest
comprising a parasiticidally effective amount of the polymorph Form B of Claim 1 and at
least one carrier.

15 4.  The composition of Claim 3 in a dosage form for oral administration.

5. A method for controlling an invertebrate pest comprising contacting the
invertebrate pest or its environment with a biologically effective amount of the polymorph
Form B of Claim 1.

6.  The method of Claim 5 wherein the environment is a plant.

20 7.  The method of Claim 5 wherein the environment is an animal.



PROCAPS

PODER ESPECIAL

Yo, WALTER TANAKA TATEKAWA, mayor de edad y vecino de la ciudad de Barranquilla
(Colombia), identificado como aparece al pie de mi firma, quien en el presente documento acta en
calidad de Representante Legal de la sociedad PROCAPS S.A. sociedad legalmente constituida y
domiciliada en la ciudad de Barranquilla (Colombia), por el presente documento otorgo a la
doctora ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ, abogada en ejercicio, identificada como
aparece al pie de su firma, con tarjeta profesional No. 83823 del C.S. de la J., poder especial,
amplio y suficiente, para formular oposiciones u observaciones a la solicitud de patente No.
14.196.145, titulada “COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES PARASITICIDAS QUE
COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS DE ACCION SISTEMATICA, METODOS Y USOS
DE LAS MISMAS”, cuyo titular es MERIAL LIMITED. publicada en la gaceta No. 706 del 19
de septiembre de 2014.

Nuestro apoderado queda facultado, de manera expresa, para realizar todo tipo de actos
necesarios para llevar a cabo el tramite de la oposicién, incluyendo, sin limitacion, preparar y
presentar solicitudes, hacer declaraciones, pagar tasas, contribuciones e impuestos, recabar los
titulos o certificados. Asimismo quedan autorizados para impugnar administrativamente todo lo

. que fuere resuelto en el expediente a que se hace expresa referencia en el presente poder, con

todas las facultades generales y especificas que fuera requerido para ella.
De la misma manera, ademas de las facultades que le confiere la naturaleza del presente mandato,
se encuentran facultados para recibir, desistir, transigir, sustituir, y reasumir el presente poder,

incoar acciones, interponer recursos y demads facultades conferidas por la ley.

Dado y Firmado en Barranquilla (Colombia) a los 2 dias del mes de Diciembre de 2014.

o.\\\
x“\x N
b2 °C.C N 16'251.923
s NIT: 890.106.527-5
Representante Legal
Acepto:

ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ
C.C. 51.975.664
T.P. 83823 del C.S.J

CALLE 80 No. 78B-201 » A.A. 50330 P.B.X.: (575) 3530783 - 3789000 - 3719900 - 3507900 + FAX:(575) 3730815 - 3730813 - 3730247 - 3730818
BARRANQUILLA - COLOMBIA « NIT.: 890.106.527-5
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Sefior Director,
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.

Referencia : Expediente N° 14-196145

Asunto : Oposicion a la solicitud de patente de Invencién titulada
“COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES
PARASITICIDAS QUE COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS
DE ACCION SISTEMATICA, METODOS Y USOS DE LAS
MISMAS’

Solicitante : MERIAL LIMITED.

Opositora : PROCAPS S.A.

Publicada en la Gaceta de la Propiedad Industrial
N° 706 del 19 de septiembre de 2014

Yo, ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ, abogada en ejercicio, identificada
como aparece al pie de su firma, con tarjeta profesional No. 83823 del Consejo Superior de
la Judicatura, en mi condicion de apoderada de la sociedad PROCAPS S.A. conformada
bajo las leyes de la Republica de Colombia y domiciliada en la ciudad de Barranquilla,
Colombia, atentamente manifiesto que estando dentro del término de ley y por orden
expresa de mi representada, presento oposicion a la concesion del registro de la Patente de
Invencién titulada “COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES PARASITICIDAS
QUE COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS DE ACCION SISTEMATICA,
METODOS Y USOS DE LAS MISMAS”, cuyo titular MERIAL LIMITED, y pido a
Usted declarar fundada esta oposicion y en consecuencia negar el registro de la patente

solicitada.

Carrera 13 N° 11995, Of. 104 Tel. (571)2 13 1213 - 62050 21 - Fax. (571)6 1219 79
E-mail: negocios@optimum-co.com - www.optimum-co.com
Bogota Colombia



1. INTERES PARA ACTUAR

Conforme a lo dispuesto en el articulo 42 de la Decision 486 de 2000 de la CAN,
estando dentro del término estipulado por la ley, manifiesto el legitimo interés de nuestra
representada para oponerse al registro de la patente de la referencia, atendiendo a que la
solicitud pretendida no cumple con los requisitos dispuestos en la ley como se analizara
mas adelante y de ser concedida afectaria directamente la comercializacién de algunos
productos de mi representada, que contienen, en particular isoxazolina. Por lo tanto,
solicito respetuosamente a ese Despacho se sirva tener en cuenta la presente oposicion

dentro del tramite administrativo que se surte en esta Superintendencia.

2. FUNDAMENTOS DE HECHOS

2.1. la solicitud objeto de la presente fue presentada el 5 de septiembre de 2014,
reivindicando prioridad bajo las solicitudes US201261595463P del 2012-02-06; v fue
publicada en Colombia, en la Gaceta de la Propiedad Industrial N° 706 del 19 de
septiembre de 2014, cuya publicacion internacional corresponde a la W02013119442
del 2013-08-15.

2.2.1a solicitud colombiana 14-196145 objeto de la presente oposicion se refiere a
composiciones veterinarias orales para combar ectoparasitos y endopardsitos en
animales, que comprenden al menos un agente activo tal como isoxazolina de accién
sistémica en combinacién con un vehiculo farmacéuticamente aceptable y métodos
mejorados para erradicar, controlar y prevenir infecciones e infestaciones por parésitos
en un animal que comprende administrar las composiciones de la invencion a un
animal que lo necesita.

2.3.En primera instancia, se debe advertir que las reivindicaciones se refieren a usos y
métodos de tratamiento y no sélo a la composicion farmacolégica o a un método de
fabricacion mediante la cual se obtenga un producto tangible y segun la legislacion,
decision 486 de la Comunidad Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros

Carrera 13 Ne 11995, Of. 104 Tel. (571)213 12 13 - 62050 21 - Fax. (571) 6 12 19 79

E-mail: negocios@optimum-co.com - www.optimum-o.com
Bogots Colombia
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otorgardn patentes para las invenciones, sean de producto o de procedimiento (...)", los usos no
estin contemplados como patentables; y, Articulo 20.- “No serdn patentables (...) d) los
métodos terapéuticos o quinirgicos para el tratamiento humano o animal, asi como los métodos de
diagnéstico aplicados a los seres humanos o a animales”. Solo seran patentables los productos
o procedimientos. Por lo tanto a luz de la norma, dicha materia referente métodos de
tratamiento no seria patentable.

2.4.Ahora bien, con base en el articulo 14 de la Decision 486 de la CAN consagra lo
siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes para las invenciones, sean de producto o
procedimiento, en todos los campos de la tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel
inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial”. Asi las cosas, las invenciones objeto de
patente deben ser nuevas y tener nivel inventivo. Bien, pues antes de la fecha de
prioridad de esta solicitud se encuentran los siguientes documentos que afecta la

patentabilidad de la presente solicitud:
e DI1: WO2011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.
2.5.Ahora bien, el documento D1 da a conocer una forma solida de 4- [5- [3cloro-5-

(trifluorometil) fenil] -4,5-dihidro-5- (trifluorometil) -3-isoxazolil] -N- [Z-oxo-2- [(2,2,2-

trifluoroetilo) amino] etil] -1- naftalenocarboxamida:

0 i

Compuesto 1

También en D1 se describen composiciones que contienen una forma solida de
Compuesto 1 y métodos para controlar una plaga de invertebrados que comprenda

contactar la plaga de invertebrados o su entorno con una cantidad biolégicamente

Carrera 13 N° 11995, Of. 104 Tel. (571)213 12 13 - 6 2050 21 - Fax. (571)6 12 19 79
E-mail: negocios@optimum-co.com - www.optimum-co.com
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eficaz de una forma s6lida de Compuesto 1 0 una composicién que contiene una forma
solida de Compuesto 1. Particularmente, en las reivindicaciones 2 a 4; pagina 21, linea
15 - pagina 27, linea 9; tabla A; v, pagina 49, linea 33 - pagina 50, linea 23, se refiere a
una composicion para proteger a un animal de una plaga parasita invertebrada
adecuada para administracién oral en forma de granulos que comprenden un
polimorfo cristalino del compuesto 1 que se puede combinar con agentes activos
adicionales, por ejemplo, lactonas macrociclicas tal como avermectinas como se indica
en la tabla A. Como se evidencia, esta anterioridad D1 define la misma materia que
comprende la presente solicitud. De igual forma que la presente invencién, esta
‘ anterioridad D1 ya resolvio el problema de parasitos, pues define que es usado para el
tratamiento contra plagas tales como por ejemplo, plagas de invertebrados parésitos
controlados mediante la administracion de una cantidad efectiva como parasiticida de
un compuesto | a un animal para ser protegidos incluyen ectoparésitos artrépodos,
dcaros y endoparésitos tales como helmintos, por ejemplo, nematodos, trematodos,
cestodos, acantocéfalos, etc. Por lo tanto, este documento objeto de oposicion a la luz

del documento D1 carece evidentemente de NOVEDAD.

2.6.En consecuencia y de acuerdo a lo descrito anteriormente, se deriva que la solicitud
colombiana 14-196145 no puede pretender un monopolio por patente toda vez que lo

que pretende no cumple con dos de los tres requisitos necesarios para su proteccion.

2.7.Que por consiguiente, respecto a la solicitud pretendida se tiene que:

2.8.1 CARENCIA DE NOVEDAD. Segtn la decision 486 de la Comunidad Andina

de Naciones, Articulo 16.- “Una invencién se considerard nueva cuando no estd
comprendida en el estado de la técnica. El estado de la técnica comprenderd todo lo que
haya sido accesible al publico por una descripcién escrita u oral, wutilizacién,
comercializacién o cualquier otro medio antes de la fecha de presentacion de la solicitud
de patente o, en su caso, de la prioridad reconocida.”. A la fecha de prioridad, el 6 de
febrero de 2012, ya era conocido, pues como se demostrd, era parte del arte

anterior con base en los documento D1, una composicién para proteger a un

Carrera 13 N° 11995, Of. 104 Tel. (571)213 12 13 - 62050 21 - Fax. (571) 6 1219 79
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2.8.2

animal de una plaga parésita invertebrada adecuada para administracion oral en
forma de granulos que comprenden un polimorfo cristalino del compuesto 1
que se puede combinar con agentes activos adicionales, por ejemplo, lactonas
macrociclicas tal como avermectinas, sobre el cual busca proteccion en el

capitulo reivindicatorio.

CARENCIA DE ALTURA INVENTIVA. Segun la Decision 486 de la

o
oo
G

|

Comunidad Andina de Naciones, Articulo 18.- “Se considerard que una invencion
tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la materia
técnica correspondiente, esa invencién no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado
de manera evidente del estado de la técnica.”. A la fecha de prioridad, 27 de
diciembre de 2010, a partir del documento D1, un experto en la materia puede
llegar de manera evidente a un proceso para la obtencion de concentrados de
acidos grasos w-3 conteniendo sobre 80 % de acidos grasos w-3 a partir de
composiciones de materia que contienen 4cidos grasos w-3 en forma de ésteres o
libres que incluye el uso de mezclas de etanol y un hidréxido de un metal
alcalino, calentar y enfriar, destilar entre otros, sobre lo cual busca proteccion
en el capitulo reivindicatorio.

CARENCIA DE APLICACION INDUSTRIAL La Decision 486 de la CAN
consagra en su articulo 14 lo siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes
para las invenciones, sean de producto o procedimiento, en todos los campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de
aplicacién industrial”. La presente solicitud carece de aplicacion Industrial ya que
como se demostro anteriormente, algunas clausulas reclaman un método de
tratamiento y estos no son aplicables industrialmente porque primero no se
obtiene un producto o proceso; y segundo no es reproducible o repetible a
escala industrial. Por lo tanto, el objeto de la presente invencion referido a

métodos de tratamiento, no cumple con el requisito de la aplicacion industrial.

2.9 Dado lo anterior, es posible deducir que la solicitud y lo reivindicado no es objeto

de patentabilidad pues es contrario a lo que dicta la Decision 486 de la Comunidad

Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros otorgardn patentes para las

invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de la tecnologia,
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siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacién industrial.”.
La solicitud pretendida no cumple con dos de los tres requisitos de patentabilidad.
2.10 Por todo lo anterior, atentamente solicito a usted que se sirva declarar fundada
“COMPOSICIONES VETERINARIAS ORALES PARASITICIDAS QUE
COMPRENDEN AGENTES ACTIVOS DE ACCION SISTEMATICA,
METODOS Y USOS DE LAS MISMAS”, cuyo titular MERIAL LIMITED.,
solicitud Colombiana que aparecié publicada en la Gaceta de la Propiedad

Industrial N° 706 del 19 de septiembre de 2014.

3. PRUEBAS

De conformidad con lo dispuesto por las normas vigentes, solicito a usted tener

como prueba en este asunto los siguientes:

e DI1: WO2011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.

4. FUNDAMENTO DE DERECHO

Fundamento esta observacién en las normas legales siguientes:

4.1.  Articulo 45 de la Decision 486 de la Comision del Acuerdo de Cartagena.

4.2.  En las demds normas concordantes.
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Para los efectos correspondientes anexo al presente escrito los siguientes documentos:

&> LoD

5. ANEXOS

Poder para actuar en el presente.
Documento que acredita al representante legal de PROCAPS S.A.
Recibo de caja del respectivo pago de tasa.

Copias de los documentos:

D1: W(O2011149749 publicada el 1 de diciembre de 2011.
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6. NOTIFICACIONES
Para efectos de notificaciones que debe hacer su Despacho, informo que mi
representada y la suscrita recibiremos notificaciones en la Secretaria de su Despacho o en

mis oficinas situadas en la Carrera 13 Ne 119-95, Of. 104 de esta ciudad de Bogota.

Sefor director,

ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ
C.C. 51’975.664 de Bogota
T.P.A. 83823 del C.S. dela].

Carrera 13 Ne 11995, Of. 104 Tel. (571) 213 1213 - 62050 21 - Fax. (571)6 1219 79
E-mail: negocios@optimum-co.com - www.optimum-co.com
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