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Asunto ' . Solicitud de Patente para COMBINACIONES DE

PRODUCTOS ACTIVOS CON PROPIEDADES
: : INSECTICIDAS Y ACARICIDAS
Solicitante - 1 BAYER CROPSCIENCE AG

Clase .+ AO1N 043/038, AO1IN 053/000' AO1IN 055/004
Fecha de Solicitud : 7 de mayo de 2003
1. Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del solicitante en el asunto antes

identificado, me refiero al Oficio No. 14715 notificado por ﬁjécién en lista del 16 de

" noviembre de 2007.

2. Mediante mi memorial de fecha 8 de febrero de 2008 solicité un plazo de. 30 dias
para atender el Oficio No. 14715, '

3. Mediante el Oficio No. 14715 se puso en conocimiento del solicitante el informe |
que contiene las observaciones hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de
patente. '

Atiendo a las observaciones de la manera siguiente:

3.1  CLARIDAD, UNIDAD DE INVENCION Y REIVINDICACIONES DE USO.

NIT 860.041.367-3
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‘Para subsanar las objecidnes que sobre claridad, unidad de invencidn y por incluir
reivindicaciones  de- uso hizo su Despacho, presento nuevo pliego descriptivo y
reivindicatorio con 1 reivindicacién en la cual se han hecho cambios que permiten apreciar
cIaramen»te'el objeto reivindicado en la presente solicitud de patente. Las modificaciones

efectuadas fueron las siguientes:

- La traduccién a espafiol de la descripcion se ha revisado frente al documento original

y se ha modificado con el fin de superar las objeciones formuladas por su 'Despacho. '

- Los agentes reclamados han sido limitados a compuestos en donde Wy Z son H; X
es CHsz; Y es 5-CH;; Res OCH; y G es CO,-C;Hsy Abamectin.

- Las reivindicaciones 1 y 4 han sido eliminadas de este pliego reivindicatorio.

- De la misma forma, la reivindicacidn 6 que reclamaba el empleo de los agentes
reclamados vy las reivindicaciones 7y 8 qué reclamaban procedimientds contra las pestes

y la obtencion de agentes animales han sido eliminadas de éste pliego reivindicatorio.

- Adicionalmente, se presenta junto con este escrito (ver Anexo 5.3.) resultados
bioldgicos que demuestran la eficiencia de los agentes de acuerdo a la materia a que ha

sido restringida la solicitud de patente.

De esta manera es claro que con las anteriores modificaciones del capitulo descriptivo y
reivindicatorio quedan subsanadas las objeciones que por claridad, unidad de invencién y

por incluir reivindicaciones de uso hizo su Despacho, ya que ahora, dicho pliego trata un

Unico concepto inventivo, permite determinar el alcance de la proteccidn reivindicada vy .

compararla frente al estado del arte, de acuerdo con las disposiciones de los articulos 14,
25, 28 y 30 de la Decisidn 486.
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4. Por lo tanto, le solicito se sirva continuar con el tramite de la presente solicitud
pues tanto el pliego descriptivo como las reivindicaciones se presentan de una forma clara
y en consecuencia, con fundamento en las mismas una .persona vefséda en la materia
podria realizar el examen de patentabilidad del producto objeto de esta invencion. A

pesar que las objeciones sobre claridad, unidad de invencion y usos que planted ese

Despacho en el Oficio No. 14715 se deben tener por' superadas, en el evento que el

Despacho considere que sea necesario, respetuosamente le solicito hacer uso de la-

facultad que le otorga el articulo 45 inciso 2. de la Decisién 486 de la Comision de la
Comunidad Andina a efecto de requerir nuevamente de nuestra parte cualquier

complementacion o aclaracién que considere necesaria.
5. Anexos:

5.1  Nuevo pliego reivindicatorio con 1 reivindicacion;
5.2 Nuevo pliego descriptivo;
53 Resultados bioldgicos;
5.4 Formulario para modificaciones;
55  Recibo por valor de $103.000 por concepto de modificaciones en solicitud

pendiente;

Sefiora Jefe, >
o é o @'»Q
EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31.929

COLO-13549-841-004-6
& NNJ\NNI\ID-122044\WPC13549
No. M-2008-122044\NNJ
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FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

@ : " IDENTIFICACION
SOLICITANTE - ‘ ' '
me o cc. O wr [
Alemama v U | cE D Otro D
:Monhelm ' . )
i Alemanias - i L Numerq
Teléfono: 546 09 70 Fax: 2494070
| E-mail: clientes@cavelier.com
IDENTIFICACION
Nombre: Emilio FERRERO , :
Direccion: Carrera 42 No. 72-35 , cC. - nt L
REPRESENTANTE | Teléfono: 347 36 11 Fax: 21792 11 '
O APODERADO | . . | | ce. [ or [
E-mail: cavelier@cavelier.com
Numero: 438.019 TP 31.929

i Namero dé'expediénte: B

@f [0

Comprobante de pago N '_17.d)é marzo de 2008

OlO[

00

Anexos
Comprobante de pago de la tasa por $103.000.00 por concepto de modificaciones.
Poderes, si fuere el caso

Documento que acredita la existencia y representamon legal de las partes cuando sean
personas Jurldlcas

NOMBRE: - EMILIO FERRERO

8.019.de Usaquen T:P:A. 31.929




Reivindicaciones

1. Agente que Cont_iene mezclas constituidas por compuestos de la formula (1)

@

En donde

W.y Z son H;
XyY es.CHg;
R es OCHg; y

-G es CO,-CoHs

Y Abamectin
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COMBINACIONES DE COMPUESTOS ACTIVOS QUE TIENEN

PROPIEDADES INSECTICIDAS Y ACARICIDAS

La presente invenciébn se relaciona con nuevas combinaciones de
compuestos activos, que comprenden cetoenoles ciclicos conocidos, de una parte, y
de otra parte compuestos insecticidamente activos conocidos, y que son altamente
adecuados para controlar plagas de animales tal como insectos y &caros
indeseables.

Se conoce ya que determinados cetoenoles ciclicos tienen propiedades
herbicidas, insecticidas y acaricidas. La actividad de estas sustancias es buena; sin

embargo, en bajas proporciones de aplicacién es algunas veces insatisfactoria .

Se conocen por tener efecto herbicida, ihsccticida o acaricida los derivados
de 3-aril-pirrolidin-2,3-diona biciclicos, no sustituidos, (EP-A-355 599 y EP-A-415
211) asi como los derivados de 3—ari_l-pirrolidin-2,4-diona monociclicos sustituidos
(EP-A-377 893 y EP-A-442 077).

También se conocen derivados 3-arilpirrolidin-2,4-diona policiclicos (EP-A-
442 (073), asi como derivados de 1H-arilpirrolidin-diona (EP-A-456 063, EP-A-521
334, EP-A-596 298, EP-A-613 884, EP-A-613 885, WO 94/01 997, WO 95/26
954, WO 95/20 572, EP-A-0 668 267, WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO 97/01
535, WO 97/02 243, WO 97/36 868, WO 97/ 43 275, WO 98/05 638, WO 98/06
721, WO 98/25 928, WO 99/16 748, WO 99/24 437, WO 99/43 649, WO 99/48
869 y WO 99/55 673). | |

Adicionalmente, se sabe ya que un gran nimero de heterociclos,
compuestos de organoestaiio, benzoilureas y piretroides tienen propiedades

insecticidas y acaricidas (véanse las WO 93/22 297, WO 93/10 083, DE-A-2 641



2-
343, EP-A-347 488, EP-A-210 487, US 3 364 177 y EP-A-234 045). Sin embargo,
la actividad de estas sustancias no siempre es satisfactoria.

Se ha encontrado ahora que los compuestos de la formula (I)

¢c—o X
A Y
B z
d oV W)
5 enlaque
X representa halégeno, alquilo, alcoxi, halogenoalquilo, halogenoalcoxi o

ciano,
W, YyZ independientemente uno del otro, representan hidrégeno, halégeno,
alquilo, alcoxi, halogenoalquilo, halogeﬁoalcoxi o ciano,

10 A representa hidrégeno en cada caso, alquilo, alcoxialquilo opcionalmente
sustituido por halégeno, cicloalquilo saturado, opcionalmente subtituido, en
el que opcionalmente por lo menos un dtomo del anillo se reemplaza por un
heteroatomo,

B representa hidrégeno o alquilo,

15 AyB junto con el atomo de éarbono, al que ellos se adhieren, representan un
ciclo saturado o insaturado, sustituido o no sustituido, que contiene
opcionalmente por lo menos, un heteroatomo,

D representa hidrégeno o representa un radical, opcionalmente sustituido, del
grupo que consiste de alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, cicloalquilo

20 saturado, en el cual se reemplazan, opcionalmente uno o mas miembros del
anillo por heteroitomos,

A y D junto con los atomos, con los que se adhieren, representan un ciclo saturado



G

3
o insaturado que se sustituye 0 no se sustituye en la porcién A, D, y
contiene opcionalmente por lo menos un heteroatomo,

representa hidrogeno (a) o representa uno de los grupos

e, J
2 3
R (b), wf e SR @, TP
R® )

representa un i6n metalico o un ién amonio,
representa oxigeno o azufre,
representa oxigeno o azufre,

representa en cada caso alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,

’ ) 5 Enlos que
g.‘ ; ot E
L
M
R!
10

15
R3

R4

20

polialcoxialquilo opcionalmente sustituidos, por halégeno o cicloalquilo
substituido, por hal6geno, alquilo o alcoxi, que se puede interrumpir, por
por lo menos un heterodtomo, en cada caso fenilo, fenilalquilo, hetarilo,
fenoxialquilo o hetariloxialquilo opcionalmente sustituidos,

representa en cada caso alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, polialcoxialquilo
opcionalmente sustituidos, por halégeno o representa en cada caso

cicloalquilo, fenilo o bencilo substituidos, opcionalmente

representa alquilo opcionalmente substituido, por halégeno o fenilo
opcionalmente sustituido,
y R’ independientemente uno del otro, cada uno representa en cada caso

alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino, alquiltio, alqueniltio,

cicloalquiltio, opcionalmente sustituidos, por halégeno o representan en
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cada caso fenilo, bencilo, fenoxi o feniltio substituidos, opcionalmente

R°y R, independientemente uno del otro, cada uno representa hidrégeno, en

cada caso alquilo, cicloalquilo, alquenilo, alcoxi, alcoxialquilo
opcionalmente sustituidos, por halégeno, representan fenilo opcionalmente
sustituido, representan bencilo opcionalmente sustituido o junto con el
atomo de N, al que ellos se adhieren, representan un anillo opcionalmente

sustituido que se interrumpe opcionalmente, por oxigeno o azufre,

y compuestos acaricidamente activos, preferiblemente

W

ylo

2)

y/o

3

el derivado de fenilhidrazina de la férmula

aras

NH—NH—G—0~CH(CH,),
o)
an

conocido por la publicacién WO 93/10083

la macrolida con el nombre comin
Abamectina (1ID)

conocido por la publicaciéon DE-A-27 17 040

el derivado de naftalinodiona de la f6rmula
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o
0—CO—CH,
9@ )
C12H25
e

(Acequinocilo)
conocido por la publicacion DE-A-26 41 343
y/o

5 @ el derivado de pirrol de la formula

Br CN
/ \
F.C N Cl V)
CH;—O0—CH,
(Clorfenapir)
10 conocido por la publicacién EP-A-347 488

y/o

(5) el derivado de tiourea de la féormula

CH(CH,),
“ Q_o NH—IClt—NH——-C(CHB)s (V)
S
CH(CH,),
15 (Difentiurén)

conocido por la publicaciéon EP-A-210 487
y/o

6) el derivado de oxazolino de la férmula
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(7)

y/o
®)

-6-
C(CH3)3
F
N
7
o OC,H,
F (V1)
(Etoxazol)

conocido por la publicacion WO 93/22 297

un derivado de organoestafio de la formula

OO

en la que
N—
R representa —N/ —-l
\=)

(VIIIa = Azociclotin),

conocido por la publicacién The Pesticide Manual, 9. Ausgabe,
pagina 48
0
R representa -OH
(VIIIb = Cihexatin),
conocido por la publicacion US 3,264,177

el derivado de pirazol de la férmula
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H.C, Cl
N ) 7\ (1X)
T G——NH—CH; QC(CH3)3
CH, O —
(Tebufenpirad)

conocido por la publicacién EP-A-289 879
5 ylo

) ‘el derivado de pirazol de la férmula

—0—C(CH,),

O

(Fenpiroximato)

o
(@
/Z\
prd
—
(@]
S
T
@)
|
Q)
T
o=0

10

conocido por la publicacién EP-A-234 045
ylo

(10) el derivado de piridazinona de la formula

O Cl

XI
(CH3)3C_N\>§'S_CH24©"C(CH3)3 =
15 N=

(Piridabeno)
conocido por la publicacién EP-A-134 439
y/o

(11) el derivado de benzoilurea de la férmula
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F F Cl

CO——NH—CO—NH‘G—O—@—CFs XD

(Flufenoxuré6n)
conocido por la publicacién EP-A-161 019
y/o

5 (12) el piretroide de la formula

(X1II)
(Bifentrin)
10 conocido por la publicacién EP-A-049 977
y/o
(13) el derivado de tetrazina de la férmula
-"**._‘ . CI CI
OO ™
N_N
15 (Clofentezina)

conocido por la publicacién EP-A-005 912
y/o

(14) el derivado de organoestafio de la férmula



%

9.
AL Uy
<;>—C|:——CH2 Sn—O0—S8n CH2—<|3
CH, CH,
o3 )
(6xido de Fenbutatina)
conocido por la publicacién DE-A-2 115 666
y/o
5 (15) la sulfonamida de la férmula
CH
SO 3
Hac-Q—rlv’ 2\N< (XV1)
" sco,F O

10 ' (toliifluanida)
conocida por la publicacién The Pesticide Manual, 11. Ausgabe, 1997,

péagina 1208

(16) y/o los éteres de pirimidilfenol

Né\IN
OO
, 5 CF; CF,
R = Cl (XVII); (4-[(4-cloro-a, a, a-trifluoro-3-tolil)oxi]-6-[(c, o, -

4-tetrafluoro-3-tolil)oxi]-pirimidina)

20 R = NO, (XVIII); 4-[(4-cloro-a, a, a-trifluoro-3-tolil)oxi]-6-[(a, o, a-

trifluoro-4-nitro-3-tolil)oxi]-pirimidina
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(17)

(18)

(19)
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R = Br XIX); 4-[(4-cloro-a., a, a-trifluoro-3-tolil)oxi]-6-[(c, o, o-

trifluoro-4-bromo-3-tolil)oxi]-pirimidina

conocidos por la publicacion WO 94/02 470, EP-A-883 991
y/o

la macrolida de la férmula

(H3C)2N\M\

CH, - CH

|IIIIO

HyC3

(XX)
(espinosad) una mezcla constituida, preferiblemente

por 85% de espinosin A R=H

15 % de espinosin B R = CHs

conocido por la publicacién EP-A-375 316

y/o

Ivermectina (XXI)

conocido por la publicacién EP-A-001 689
y/o
Milbemectina (XXII)

conocido por la publicacién The Pesticide Manual, 11. Ausgabe, 1997,

pégina. 846

(20)

y/o
Endosulfan (XXIII)



10

21)

(22)

(23)

11-
cl
@ 5=0
/
Cl O
Cl

conocido por la publicacién DE-A-1 015 797
y/o
Fenazaquina (XXIV)

H,C

CH,

NI/\N CH,
@A"

conocido por la publicacién EP-A-326 329
y/o
Pirimidifeno (XXV)

Cl
N\yN CH3

conocido por la publicacién EP-A-196 524
y/o
Triarateno (XXVI)

OCH

2
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\_/

O

conocido por la publicacién DE-A-2 724 494
y/o
(24) Tetradifon (XXVII)

conocido por la publicacién US 2,812,281

O—un—0
o

Cl

y/o
(25)  Propargit (XXVIII)
10
C(CH,),
& I
’ O——ﬁ-——-CHZCECH
O

conocido por la publicacién US 3,272,854
y/o
15 (26) Hexitiazox (XXIX)
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(28)

(29)
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o Y

conocido por la publicacién DE-A-3 037 105

y/o
Bromopropilato (XXX)

OO

0= c ~OCH(CH,),

conocido por la publicacién US 3,784,696
y/o
Dicofol (XXXI)

OO

conocido por la publicacién US 2,812,280
y/o
Quinometionato (XXXII)

N
/ S
I >=O
NS
H,C N7 TS

conocido por la publicaciéon DE-A-1 100 372
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Tienen muy buenas propiedades insecticidas y acaricidas

Sorprendentemente la accion acaricida e insecticida de las combinaciones de
compuesto activo de acuerdo con la invencion excede considerablemente el total de
acciones de los compuestos activos individuales. Asi pues, se presenta un efecto
sinérgico real, no previsible y no solamente un complemento de accién.

Las combinaciones de compuestos activos, segiin la invencién, comprenden,
adicionalmente por lo menos un compuesto activo de la férmula (I), por lo menos
un compuesto activo de los compuestos 1 a 29

Se da preferencia a las combinaciones de compuestos activos que
comprenden compuestos de la férmula (I), en la que los radicales tienen el

significado siguiente:

w representa preferiblemente hidrégeno, alquilo con 1 a 4 atomos de carbono,

alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, cloro, bromo o fldor,

X representa preferiblemente alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con

1 a 4 4tomos de carbono, halogenoalquilo con 1 a 4 atomos de carbono,

fltor, cloro o bromo,

Y y Z independientemente uno del otro, cada uno representan preferiblemente
hidrogeno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, halégeno, alcoxi con 1 a 4

atomos de carbono o halogenoalquilo con 1 a 4 atomos de carbono,

A representa preferiblemente hidrégeno o en cada caso representa alquilo con
1 a 6 4tomos de carbono o cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono

opcionalmente sustituidos, por haldgeno,
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B representa preferiblemente hidrégeno, metilo o etilo,
A, By el dtomo de carbono, al que ellos se adhieren, representan preferiblemente
5 cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono saturado, en el que se reemplaza
un miembro de anillo opcionalmente por oxigeno o azufre y que se mono o
disustituye opcionalmente por alquilo con 1 a 4 atomos de carbono,

trifluorometilo o alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono,

10 D representa preferiblemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 atomos de carbono,
alquenilo con 3 a 4 atomos de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de

carbono opcionalmente sustituidos, por fldor o cloro,

Ay D representan preferiblemente alcanodiilo con 3 a 4 atomos de carbono
15 substituido opcionalmente por metilo, en el que un grupo metileno

opcionalmente se reemplaza por azufre,

G representa preferiblemente hidrégeno (a) o representa uno de los grupos
o L R
/
2 3 —PpP
/u\ R (b) )J\ M’ R (c), .~ SO——Z R (d) // RS @),
R® :

20 especialmente representa (a), (b), (c) o (g)
en los cuales
E representa un ién metalico o un ién amonio,

L representa oxigeno o azufre y
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representa oxigeno o azufre,

representa preferiblemente en cada caso alquilo con 1 a 10 4tomos de
carbono, alquenilo con 2 a 10 atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 Atomos
de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tomos

de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono opcionalmente sustituidos,

por halégeno o representa cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono

substituido, por flior, cloro, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
alcoxi con 1 a 2 atomos de carbono,

representa fenilo substituido, por fldor, cloro, bromo, ciano, nitro, alquilo
con 1 a 4 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono,
trifluorometilo o trifluorometoxi,

representa piridilo o tienilo opcionalmente sustituidos, por cloro o metilo,

representa preferiblemente alquilo con 1 a 10 atomos de carbono, alquenilo
con 2 a 10 atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo |
con 2 a 4 atomos de carbono opcionalmente sustituidos, por fldor o cloro,
representa cicloalquilo con 5 a 6 dtomos de carbono substituido, por metilo
0 metoxi o

representa en cada caso fenilo o bencilo opcionalmente sustituidos por fldor,
cloro, bromo, ciano, nitro, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi

con 1 a 4 4tomos de carbono, por trifluorometilo o por trifluorometoxi,

representa preferiblemente alquilo con 1 a 4 Aatomos de carbono

opcionalmente sustituido por flior o representa fenilo opcionalmente
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sustituido por fldor, cloro, bromo, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

alcoxi con 1 a 4 idtomos de carbono, trifluorometilo, trifluorometoxi, ciano

0 nitro,

representa preferiblemente en cada caso alquilo con 1 a 4 4atomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 a&tomos de carbono, alquilamino con 1 a 4 4tomos
de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono opcionalmente sustituidos
por fldor o cloro o representa en cada caso fenilo, fenoxi o feniltio
opcionalmente sustituido en caso dado por fldor, cloro, bromo, nitro, ciano,
alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono, trifluorometoxi, alquiltio con 1 a 4
atomos de carbono, halogenoalquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, alquilo

con 1 a 4 atomos de carbono o trifluorometilo,

representa preferiblemente alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono o tioalquilo

con 1 a 4 4tomos de carbono,

representa preferiblemente alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, cicloalquilo
con 3 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo

con 1 a 4 4tomos de carbono,

representa preferiblemente alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 4tomos de carbono o alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo

con 1 a 4 atomos de carbono,
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Ry R’ representan preferiblemente un radical alquileno con 3 a 6 4tomos de

carbono opcionalmente sustituido por metilo o etilo, en el cual se reemplaza

un atomo de carbono por oxigeno o azufre,

representa particular y preferiblemente hidrégeno, metilo, etilo, cloro,

bromo o metoxi,

representa particular y preferiblemente cloro, bromo, metilo, etilo, propilo,

i-propilo, metoxi, etoxi o trifluorometilo,

representan, independientemente uno del otro particular y preferiblemente,
hidrégeno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo, propilo, i-propilo,

trifluorometilo o metoxi,

representa particular y preferiblemente metilo, etilo, propilo, i-propilo,
butilo, i-butilo, sec.-butilo, terc.-butilo, ciclopropilo, ciclopentilo o

ciclohexilo,

representa particular y preferiblemente hidrégeno, metilo o etilo,

A, B y el atomo de carbono, al que ellos se adhieren, representan particular y

preferiblemente cicloalquilo con 6 4&tomos de carbono saturado, en el cual se
reemplaza un miembro del anillo por oxigeno y que se monosustituye

opcionalmente por metilo, etilo, metoxi, etoxi, propoxi, o butoxi,

T~
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representa particular y preferiblemente hidrogeno, representa metilo, etilo,
propilo, i-propilo, butilo, i-butilo, alilo, ciclopropilo, ciclopentilo o
ciclohexilo,

i

representan, particular y preferiblemente alcanodiilo con 3 a 4 4tomos de

carbono opcionalmente sustituido por metilo,

representa particular y preferiblemente hidrégeno (a) o representa uno de

los grupos
O 0 R®
/
R? >._ N
en los que

representa oxigeno o azufre,

representa particular y preferiblemente alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono,
alquenilo con 2 a 4 4tomos de carbono, metoximetilo, etoximetilo,
etiltiometilo, ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo,

representa fenilo opcionalmente sustituido por fldor, cloro, bromo, ciano,
nitro, metilo, etilo, por metoxi, trifluorometilo o trifluorometoxi,

representa en cada caso piridilo o tienilo opcionalmente sustituido por cloro

o metilo,

representa particular y preferiblemente alquilo con 1 a 8 atomos de carbono,

alquenilo con 2 a 4 dtomos de carbono, metoxietilo, etoxietilo o representa
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fenilo o bencilo,

Réy R’ representan particular y preferiblemente, independientemente uno del
otro, metilo, etilo representan un radical alquileno con 5 atomos de
carbono, en el cual se reemplaza el grupo metileno C3 por oxigeno.

W representa particular y preferiblemente hidrogeno o metilo,

X representa particular y preferiblemente cloro, bromo o metilo,

~ Y yZ representan particular y preferiblemente, independientemente uno del otro,

hidrégeno, cloro, bromo o metilo.

A, B y el 4omo de carbono, al que ellos se adhieren, representan particular y
preferiblemente cicloalquilo con 6 atomos de carbono saturado, en el cual se
reemplaza un miembro del anillo por oxigeno y que, se monosustituye por

metilo, metoxi, etoxi, propoxi o butoxi,

D representa particular y preferiblemente hidrégeno,

G representa particular y preferiblemente hidrégeno (a) o representa uno de

los grupos
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x i R
/
. MR o >— NL,
9)

R (b), M (c), o R

en los que

M representa oxigeno o azufre,
5 R representa particular y preferiblemente alquilo con 1 a 8 atomos de carbono,

alquenilo con 2 a 4 atomos de carbono, metoximetilo, etoximetilo,
* etilmetiltio, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo o
representa fenilo opcionalmente sustituido por fldor, cloro, bromo, metilo,
metoxi, trifluorometilo, trifluorometoxi, ciano o nitro,
10 representa en cada caso piridilo o tienilo opcionalmente sustituidos por cloro

o metilo,

R? representa particular y preferiblemente alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono,

alquenilo con 2 a 4 atomos de carbono, metoxietilo, etoxietilo, fenilo o

’ 15 bencilo,

Réy R’ representan particular y preferiblemente, independientemente uno del
.otro, metilo, etilo, representan un radical alquileno con 5 atomos de
carbono, en el se reemplaza el grupo metileno en Cs por oxigeno.
20 Son especialmente preferibles las combinaciones de compuestos activos con

los compuestos de la férmula (I) siguientes



@)
Ejemplo |W X Y Z R G Fp.°C
NR.
I-1 H Br 5-CH3 |H OCH; CO-i-C3H4 122
1-2 H Br 5-CH3 |H OCHj C0,-CHHj; 140 - 142
I-3 H CH3 |[5-CH3 |[H OCH4 H >220
I-4 H |CH3 |5-CH3 H OCHj ) C0,-CoHj5 128
I-5 " |CH3 |CHj 3-Br‘ H OCH3 H >220
I-6 CH3 |CH3 |3-Cl H OCHj3. H 219
1-7 H _ Br 4-CH3z |5-CH3 |OCH;3 CO-i-C3H5 217
1-8 H CH; |4-Cl 5-CH3 |OCHj3 C0,CyH;5 162
I-9 H CH3 |[4-CH3y |5-CH3 |{OCHj3 /~\ aceite
CO—N\_/O
I-10 CH3 (CH3 (3-CH3 |[4-CH3z |OCH3 H >220
I-11 H CHy |[5-CHy |H 0OCyH54 /—-\ aceite
CO—N\—/O
I-12 CH3z |CH3 |3-Br H 0CyHs CO-i-C3H7 212 -214
I-13 H CH3 (4-CHy |5-CH3 [OCyHs |CO-n-Pr 134
I-14 H CH3 |4-CH3z {5-CH3 |OCoHs |CO-i-Pr 108
I-15 H CH3 |4-CHy |5-CH3z |OCyHs |CO-c-Pr 163

Y por lo menos un compuesto activo de los compuestos 1 a 29.
Las combinaciones de compuestos activos pueden contener, ademas, también

otros componentes activos de mezcla con accion fungicida, acaricida o insecticida.
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Si los compuestos activos estin presentes en las combinaciones de compuestos
activos, de acuerdo con la invencion en ciertas proporciones en peso, se mostrara el
efecto sinérgico de forma especialmente clara. Sin embargo, las proporciones en peso
de los compuestos activos pueden variar en las combinaciones de compuestos activos
dentro de un intervalo relativamente amplio. En general las combinaciones segin la
invencion contienen los compuestos activos de la formula (I) y los co-componentes de

mezcla en las proporciones de mezcla indicadas de manera preferente y de manera

especialmente preferente en la tabla siguiente:

*

Las proporciones de la mezcla estan basadas en las proporciones en peso.

La proporcion debe entenderse como compuesto activo de la formula (I):

co-componente

Co-componente de mezcla Proporcion de mezcla | Proporcion de
preferentes mezcla‘
especialmente
preferente
Bifenazato 5:1 hasta 1:20 1:1 hasta 1:10
Abamectina 50:1 hasta 1:5 10:1 hasta 1:1
Acequinocilo 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Clorfenapir 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Diafentiur6n 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Etoxazol 20:1 hasta 1:5 10:1 hasta 1:2
Azociclotina 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Cihexatina 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Tebufenpirad 20:1 hasta 1:10 10:1 hasta 1:5
Fenpiroximato 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Piridabeno 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Flufenoxurén 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
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Co-componente de mezcla Proporcion de mezcla | Proporcién de
preferentes mezcla
especialmente
preferente
Bifentrin 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Clofentezina 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Oxido de Fenbutatina 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Tolilfluanida 5:1 hasta 1:50 1:1 hasta 1:5
Eteres de pirimidilfenol (XVII-XIX) |10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Espinosad 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Ivermectina 50:1 hasta 1:5 10:1 hasta 1:1
Milbemectina 50:1 hasta 1:5 110:1 hasta 1:1
Endosulfan 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Fenazaquina 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Pirimidifeno 50:1 hasta 1:5 10:1 hasta 1:1
Triarateno 5:1 hasta 1:20 1:1 hasta 1:10
Tetradifén 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Propargit _ .10.1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Hexitiazox 20:1 hasta 1:5 10:1 hasta 1:2
Bromopropilato 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Dicofol 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5
Quinometionato 10:1 hasta 1:10 5:1 hasta 1:5

Las combinaciones de los compuestos activos son adecuadas para la lucha
contra las plagas animales, preferiblemente contra artrépodos y nematodos,
especialmente contra insectos y aracnidos, que se presentan en agricultura, en la salud
de los animales, en silvicultura, para la proteccion de compuestos almacenados y de
materiales asi como en el sector de la higiene. Son activos frente a especies

normalmente sensibles y resistentes asi como contra todos o algunos de los estadios
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del desarrollo. A las plagas anteriormente citadas pertenecen:

Del orden de los is6podos por ejemplo, Oniscus asellus, Armadillidium
vulgare, Porcellio scaber.

Del orden de los diplépodos, por ejemplo, Blaniulus guttulatus.

Del orden de los quilépodos, por ejemplo, Geophilus carpophagus, Scutigera
Spp. -

Del orden de los sinfilos, por ejemplo, Scutigerella immaculata.

Del orden de los tisanuros, por ejemplo, Lepisma saccharina.

Del orden de los colémbolos, por ejemplo, Onychiurus armatus.

Del orden de los ortopteros, por ejemplo, Acheta domesticus, Gryllotalpa
spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus spp., Schistocerca gregaria.

Del orden de los blatiridos, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blatella germanica,

Del orden de los dermépteros, por ejemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los is6pteros, por ejemplo, Reticulitermes spp..

Del orden de los ftirapteros, por ejemplo Pediculus humanus corporis,
Haematopinus spp., Linognathus spp., Trichodectes spp., Damalinia spp..

Del orden de los tisanépteros, por ejemplo, Hercinothrips femoralis, Thrips
tabaci, Thrips palmi, Fankliniella accidentalis..

Del orden de los heterdpteros, por ejemplo, Eurygaster spp., Dysdercus
intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp..

Del orden de los homépteros, por ejemplo, Aleurodes brassicae, Bemisia
tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae,
Cryptomyzus ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus
arundinis, Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp.,
Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus,

Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae, Laodephax striatellus,
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Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp. y
Psylla spp.

Del orden de los lepidépteros, por ejemplo, Pectinophora gossypiella, Bupalus
piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella,
Plutella xylostella, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorrhoea, Lymantria spp.,
Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp.,
Earias insulana, Heliothis spp., Mamestra brassicae, Panolis flammea, Spodoptera
spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta
nubilalis, Ephestia kuehniella, Galleria mellonella, Tineola bisselliella, Tinea
pellionella, Hofmannophila pseudospretella, Cacoecia podana, Capua reticulana,
Choristoneuré fumiferana, Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana,
Cnaphalocerus spp., Oulema oryzae.

Del orden de los coledpteros, por ejemplb, Anobium punctatum, Rhizopertha
dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtéctus, Hylotrupes bajulus,
Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp.,
Psylliodes chrysocephala, Epilachna Qarivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surina-
mensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites
sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma
spp-, Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp.,
Niptus hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes
spp., Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra
zealandica, Lissorhoptrus oryzophilus..

Del orden de los himendpteros, por ejemplo, Diprion spp., Hoplocampa spp.,
Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa‘spp..

Del orden de los dipteros, por ejemplo, Aedes spp., Anopheles spp., Culex
spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephala,

Lucilia spp., Chrysomya spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp.,
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Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio -

hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata,
Dacus oleae, Tipula paludosa, Hylemyia spp., Liriomyza spp..

Del orden de los sifondpteros, por ejemplo, Xenopsylla cheopis,

Ceratophyllus spp..

De la clas de los aracnidos, por ejemplo, Scorpio maurus, Latrodectus
mactans, Acarus siro, Argas spp., Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae,
Eriophys ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus spp.,
Amblyomma spp., Hylamma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp.,
Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus
spp., Hemitarsonemus spp., Brevipalpus spp..

A los nematodos parasitantes de las plantas pertenecen, por ejemplo,
Pratylenchus spp., Radopholus similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus
semipenetrans, Heterodera spp., Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides
spp., Longidorus spp., Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp.

Las combinaciones de compuestos activos segiin la invencién pueden
transformarse en las formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones,
polvos inyectables, suspensiones, polvos, agentes de espolvoreo, pastas, polvos
solubles, granulados, concentrados en suspensién-emulsién, materiales naturales y
sintéticos impregnados con el compuesto activo, asi como microencapsulados en
materiales polimeros.

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo mediante
mezclado de los compuestos activos-con éxtendedores, es decir, con disolventes
liquidos, es decir disolventes liquidos y/o excipientes sOlidos, en caso dado con
empleo de agentes tensoactivos, es decir, emulsionantes y/o dispersantes y/o

medios generadores de espuma.
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Cuando se emplea agua como extendedor, se pueden utilizar disolventes
orgéanicos, por ejemplo, como disolventes auxiliares. Como disolventes liquidos
entran en consideracion preferiblemente: los hidrocarburos aromaticos, tales como
xileno, tolueno o alquilnaftalinas, los hidrocarburos aromaticos clorados y los
hidrocarburos aliféticos clqrados, tales como los clorobencenos, cloroetilenos o
cloruro de metileno, los hidrocarburos alifaticos, tales como ciclohexano o las
parafinas, por ejemplo las fracciones de petréleo, los alcoholes tales como butanol
o glicol, asi como sus éteres y ésteres, las cetonas, tales como acetona,
metilétilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, o los disolventes fuertemente
polares, tales como la dimetilformamida y el dimetilsulfoxido asi como el agua.

Como excipientes solidos entran en consideracion:

por ejemplo sales de amonio y harinas minerales naturales, tales como caolines,
arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatomaceas y los
minerales sintéticos molturados, tal como 4cido silicico altamente dispersado, el 6xido
de aluminio y silicatos; como excipientes s6lidos para granulados entran en
consideracién: por ejemplo los minerales naturales quebrados y fraccionados, tales
como calcita, mérmol, piedra pémez, sepiolita y dolomita, asi como los granulados
sintéticos de hérinas inorgénicas y organicas y granulados de material organico, tales
como serrines, cascaras de nuez de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco; como
emulsionantes y/o espumantes entran en consideracién: por ejemplo, emulsionantes
no iondgenos y anidnicos, tales como los ésteres polioxietilenados de los 4cidos
grasos, los éteres polioxietilenados de los alcoholes grasos, por ejemplo, el
alquilarilpoliglicoléter, los alquilsulfonatos, los alquilsulfatos, los arilsulfonatos, asi
como los hidrolizados de albimina; como dispersantes entran en consideracion: por
ejemplo, las lejias sulfiticas de lignina y la metilcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse adhesivos tales como
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carboximetilcelulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulares o en
forma de latex, tales como goma arabiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo,
asi como fosfolipidos naturales tales como cefalina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos.
Otros aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes, tales como pigmentos inorgénicos, por ejemplo,
6xido de hierro, 6xido de titanio, azul Prusia y colorantes orgéinicos, tales como
colorantes de alizarina, azoicos y de ftaldcianina metélicos asi como nutrientes en
trazas, tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y
cinc.

Las formulaciones contienen, en general, entre 0,1 y 95 % en peso,
preferiblemente entre 0,5 y 90 % de compuesto activo.

Las combinaciones de compuestos activos segin la invencion puedeh
presentarse en sus formulaciones usuales en el comercio asi como en las formas de
aplicacién preparadas a partir de estas formulaciones, en mezcla con otros compuestos
activos, tales como insecticidas, cebos, esterilizantes, acaricidas, nematicidas,
fungicidas, compuestos reguladores del crecimiento o herbicidas. A los insecticidas
pertenecen por ejemplo ésteres del 4cido fosférico, carbamatos, ésteres del acido
carbonico, hidrocarburos clorados, fenilureas, compuestos preparados por medio de
microorganismos y similares.

También es posible una mezcla con otros compuestos activos conocidos, tales
como herbicidas o con abonos y reguladores del crecimiento.

‘Las combinaciones de compuestos activos segin la invencién pueden
presentarse ademads, cuando se utilizan como insecticidas, en sus formulaciones
usuales en €l comercio asi como en las formas de aplicacion preparadas a partir de
estas formulaciones en mezcla con sinérgicos. Los sinérgicos son los compuestos
mediante los cuales se aumenta el efecto de los compuestos activos, sin que el

sinérgico agregado tenga que ser activo en si mismo.
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El contenido en compuesto activo de las formas de aplicaciéon preparadas a
partir de las formulaciones usuales en el comercio puede variar dentro de amplios
limites. La concentracién de compuesto activo de las formas de aplicacion puede
encontrarse entre 0,0000001 hasta 95 % en peso de compuesto activo preferiblemente
entre 0,0001 y 1 % en peso.

La aplicacién se lleva a cabo de una manera adaptada a las formas de
aplicaci6n.

‘En el empleo contra las plagas de la higiene y de los compuestos almacenados
se caracterizan las combinaciones de compuestos activos por un efecto residual
excelente sobre madera y arcilla asi como por la buena estabilidad a los alcalis sobre
soportes encalados.

Las combinaciones de compuestos activos segiin la invencién no solamente son
activos contra las plagas de las plantas, de. la higiene y de los compuestos
almacenados, sino también en el sector de la medicina veterinaria contra parésitos de
los animales (ectoparésitos) tales como garrapatas duras, garrapatas blandas, 4caros
de la sarna, acaros migratorios, moscés (chupadoras y picadoras), larvas parasitantes
de moscas, piojos, liendres del cabello, liendres de las plumas y pulgas. A estos
parésitos pertenecen:

Del orden de los anopluros, por ejemplo Haematopinus spp., Linognathus
spp., Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp.

Del orden de los malofagidos y dé los sub-ordenes amblicerinos asi como
isqunocerinos, por ejemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola
spp., Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp.,
Felicola spp. .

Del orden de los dipteros y de los sub-Ordenes nematocerinos asi como
braquicerinos, por ejemplo Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp.,

Eusimulium spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops
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spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomya
spp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp.,
Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomya
spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypodema spp.,
Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipoptena. spp., Melophagus spp..

Del orden de los sifonapteridos, por ejemplo Pulex spp., Ctenocephalides
spp., Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp..

Del orden de los heteropteridos, por ejemplo Cimex spp., Triatoma spp.,
Rhodnius spp., Panstrongylus spp..

Del orden de los blataridos, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Blatella germanica, Supella spp..

De las sub-clase de los 4caros (Acarida) y del orden de los meta- asi como
mesoestigmatos, por ejemplo Argas spp., Ornithodorus spp., Otabius spp., Ixodes
spp., Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Haemaphysalis spp.,
Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillietia spp.,
Pneumonyssus spp., Sternostoma spp. ,‘ Varroa spp..

Del orden de los actinedidos (Prostigmata) y acarididos (Astigmata), por
ejemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., | Myobia spp.,
Psoresgates spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp.,
Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes
spp., Chorioptes spp., Otodectes spﬁ., Sarcoptes spp., Notoedres spp.,
Knemidocoptes spp., Cytodites spp., Laminosioptes spp..

Las combinaciones de compuestos activos seglin la invencion son adecuadas
también para la lucha contra los artrépodds, que atacan a los animales utiles en
agricultura tales como, por ejemplo, vacas, corderos, cabras, caballos, chanchos,
asnos, camellos, bifalos, conejos, gallinas, pavos, patos, gansos, abejas, demés

animales domésticos tales como, por ejemplo, perros, gatos, pajaros de salon, peces
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de acuario asi como a los denominados animales de ensayo, tales como, por ejemplo,
hamster, conejillos de Indias, ratas y ratones. Mediante la lucha contra estos
artropodos se evitaran casos de fallecimiento y reducciones de la productividad (en
leche, carne, lana, pieles, huevos, miel, etc.), de manera que, mediante el empleo de
los compuestos activos segin la invencién, es posible un mantenimiento de los
animales mas econémico y mas sencillo.

La aplicacién de las combinaciones de compuestos activos segiin la invencion
se lleva a cabo en el sector de la veterinaria de forma conocida mediante
administraci6n enteral en forma de, por ejemplo, tabletas, capsulas, bebidas, grageas,
granulados, pastas, bolis, por medio del procedimiento a través de la comida "feed-
through", de supositorios, mediante administracién parenteral, tal como, por ejemplo,
mediante inyeccién (intramuscular, subcutinea, intravenosa, intraperitoneal y
similares), implantatos, mediante aplicacién nasal, mediante aplicacién dermal en
forma, por ejemplo de inmersién o de baiio (Dippen), pulverizado (Spray), regado
superficial (Pour-on y Spot—dn), de lavado, de empolvado asi como con ayuda de
cuerpos moldeados que contengan el vc‘ompuesto activo tales como collarines, marcas
para las orejas, marcas para el rabo, bandas para las extremidades, cabestros,
dispositivos de marcado, etc. |

Cuando se emplean para ganado doméstico, aves, animales domésticos etc.

pueden emplearse los compuestos activos como formulaciones (por ejemplo polvos,

emulsiones, agentes capaces de extenderse), que contengan los compuestos activos en:

cantidades de 1 a 80 % en peso, directamente o tras dilucién de 100 hasta 10.000
veces 0 pueden emplearse a modo de bafio quimico.

Ademés se ha encontrado que las cbmbinaciones de los compuestos activos
segin la invencion muestran un elevado efecto insecticida contra insectos, que
destruyen los materiales industriales.

De manera ejemplificativa y preferente - sin embargo sin caricter limitativo -

Y/
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pueden citarse los insectos siguientes:

Escarabajos, tales como
Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium punctatum, Xestobium
rufovillosum, Ptilinus pecticornis, Dendrobium pertinex, Ernobius mollis, Priobium
carpine, Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis,
Lyctus pubescens, Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis; Xyleborus spec.,
Tryptodendron spec., Apate monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus
brunneus, Sinoxylon spec., Dinoderus minutos.

Himendpteros, tales como
Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus gigas taignus, Urocerus augur.

Termitas, tales como
Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola, Reticulitermes
flavipes, Reticulitérmes santonensis, Reticuiitermes lucifugus, Mastotermes
darwiniensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus.

Tisanuros, tal como Lepisma saccarina.

Por materiales industriales se entenderan en el contexto presente materiales no-
vivos, tales como, preferiblemente, materiales sintéticos, pegamentos, colas, papel y
carton, cuero, madera y compuestos de elaboracién de la madera y pinturas. |

De una manera muy especial, los materiales a ser protegidos contra el ataque
de los insectos estdn constituidos por madera y compuestos de elaboracién de la
madera. |

Por madera y compuestos de elaboracién de la madera, que pueden ser
protegidos por medio de los agentes segin la invenciéon o de las mezclas que los
contengan, deberd entenderse, por ejemplo: madera para la construccién, vigas de
madera, traviesas para ferrocarril, piezas para puentes, costillas para barcas,
vehiculos de madera, cajas, paletas, contenedores, postes telefénicos, revestimientos

de madera, ventanas y puertas de madera, contrachapado de madera, placas de
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contrachapado, trabajos de carpinteria o compuestos de madera, que encuentran
aplicacion, de una manera muy general, en el hogar o en la industria de la
construccién.

Las combinaciones de compuestos activos pueden emplearse como tales, en
forma de concentrados o de formulaciones usuales en general tales como polvos,
granulados, soluciones, suspensiones, emulsiones o pastas.

Las citadas formulaciones puede prepararse en forma en si conocida, por
ejemplo por mezclado de los compuestos activos con por lo menos un disolvente o
bien diluyente, emulsionante, dispersantes y/o aglutinante o agente de fijacion,
repelente del agua, en caso dado secantes y estabilizantes contra los UV y, colorantes
y pigmentos asi como otros agentes auxiliares de elaboracion.

Los agentes o concentrados insecticidas a ser empleados para la proteccién de
la madera y de los materiales de madera, contienen el compuesto activo segin la
invencién en una concentracién de 0,0001 hasta 95 % en peso, especialmente de
0,001 hasta 60 % en peso.

Las cantidades de los agentes d bien de los concentrados empleados dependen
del tipo y del origen de los insectos y del medio. Las cantidades de aplicacién 6ptimas
pueden determinarse respectivamente por medio de series de ensayos previamente a la
aplicacion. En general sin embargo es suficiente con emplear de 0,0001 hasta 20 %
en peso, preferiblemente de 0,001 hasta 10 % en peso del compuesto activo, referido
al material a ser protegido. |

Como disolvente y/o diluyente sirve un disolvente o una mezcla de disolventes
Organo-quimicos y/o un disolvente o mezcla de disolventes Organo-quimicos,
oleaginosos o tipo oleaginoso, dificilmente volatiles y/o un disolvente o mezcla de
disolventes Organo-quimicos polares y/o agua y, en caso dado un emulsionante y/o
humectante.

Como disolventes drgano-quimicos se emplearan, preferiblemente, disolventes
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oleaginosos o de tipo oleaginoso, con un indice de evaporacién situado por encima de
35 y‘un punto de llama situado por encima de 30°C, preferiblemente situado por
encima de 45°C. A modo de tales disolventes dificilmente volatiles, insolubles en
agua, oleaginosos o de tipo oleaginoso, se empleardn aceites minerales
correspondientes o sus fracciones arométicas 0 mezclas de disolventes que contengan
aceites minerales, preferiblemente bencina para ensayos, petréleo y/o alquilbenceno.

Ventajosamente se emplearan aceites minerales con un intervalo de ebullicién
de 170 hasta 220°C, bencina para ensayos con un intervalo de ebullicién de 170 hasta
220°C, aceite para husillos con un intervalo de ebullicién de 250 hasta 350°C, petrdleo
o bien hidrocarburos aromaticos con un intervalo de ebullicién de 160 hasta 280°C,
aceite de terpentina y similares.

En una forma de realizacién preferente se emplearan hidrocarburos alifaticos
liquidos con un intervalo de ebullicién de 180 hasta 210°C o mezcla de elevado punto
de ebullicién de hidrocarburos aromaéticos y alifaticos con un intervalo de ebullicion
de 180 hasta 220°C y/o aceite para husillos y/o monocloronaftalina, preferiblemente
o-monocloronaftalina. |

Los disolventes orgénicos, dificilmente volétiles, oleaginosos o de tipo
oleaginoso, con un indice de evaporacion situado por encima de 35 y con un punto de
llama situado por encima de 30°C, preferiblemente por encima de 45°C, pueden
substituirse parcialmente por disolventes 6rgano-quimicos ligeros o de volatilidad
media, con la condiciébn de que la mezcla de disolventes presente un indice de
evaporacion situado por encima de 35 y un punto de llama situado por encima de
30°C, preferiblemente por encima de 45°C, y que la mezcla insecticida-fungicida sea
soluble o emulsionable en esta mezcla de disolventes.

Segin una forma de realizacién preferente se substituird una parte del

- disolvente o de la mezcla de disolventes 6rgano-quimicos o un disolvente o mezcla de

disolventes Organo-quimicos alifaticos, polares. Preferiblemente se emplearan
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disolventes 6rgano-quimicos alifaticos que contengan grupos hidroxilo y/o éster y/o
éter, tales como, por ejemplo, glicoléter, ésteres o similares.

Como aglutinantes 6rgano-quimicos se emplearan en el 4mbito de la presente
invencion las resinas sintéticas y/o los aceites secantes de fraguado, en si conocidos,
diluibles con agua y/o solubles o dispersables o bien emulsionables en los disolventes
organo-quimicos empleados, especialmente aglutinantes constituidos por o que
contengan resina acrilica, una resina vinilica, por ejemplo acetato de polivinilo, resina
de poliéster, resina de policondensaci6n o de poliadici6n, resina de polfuretano, resina
alquidica o bien resina alquidica modificada, resina fendlica, resina hidrocarbonada tal
como resina de indeno-cumarona, resina de silicona, aceites secantes vegetales y/o
secantes y/o aglutinantes secantes fisicos a base de una resina natural y/o sintética.

La resina sintética, empleada como aglutinante, puede emplearse en forma de
una emulsion, dispersién o solucion. Como aglﬁtinantes pueden emplearse también
betin o0 substancias bituminosas hasta un 10 % en peso. De manera complementaria
pueden emplearse colorantes, pigmentos agentes repelentes del agua, correctores del
olor e inhibidores o agentes protec_tbres contra la corrosién en si conocidos, y
similares.

Es preferente emplear en el medio o en el concentrado, segin la invencion,
como aglutinante 6rgano-quimico por lo menos una resina alquidica o bien una resina
alquidica modificada y/o un aceite vegetal secante. Preferiblemente se emplearin
segin la invencion resinas alquidicas con uh contenido en aceite mayor que el 45 %
en peso, preferiblemente del 50 hasta el 68 % en peso.

El aglutinante citado puede substituirse parcial o totalmente por un
agente(mezcla) de fijacién o por una plastiﬁéante(rhezcla). Estos aditivos deben evitar
una volatilizacién de los compuestos activos asi como una cristalizaciéon o bien una
precipitacién. Preferiblemente substituyen a un 0,01 hasta un 30 % del aglutinante

(referido al 100 % del aglutinante empleado).



15

20

25

o

-37-

Los plastificantes son de la clase quimica de los ésteres del acido ftalico tales
como ftalato de dibhtilo, de dioctilo o de bencilbutilo, ésteres del acido fosférico, tal
como el fosfato de tributilo, ésteres del acido adipico, tal como el adipato de di-(2-
etilhexilo), estearatos tales como estearato de butilo o estearato de amilo, oleatos tal
como oleato de butilo, éteres de glicerina o glicoléteres de elevado peso molecular,
ésteres de glicerina asi como ésteres del 4cido p-toluenosulfénico.

Los agentes de fijacién estan basados quimicamente en polivinilal-quiléteres tal
como el polivinilmetiléter o en cetonas tales como benzofenona, etilen-benzofenona.

Como disolvente o bien diluyente entra en consideracién especialmente el
agua, en caso dado en mezcla con uno o varios de los disolventes o bien diluyentes,
emulsionante y dispersantes 6rgano-quimicos anteriormente citados.

Se consigue una proteccién especialmente efectiva de la madera mediante los
procedimientos de impregnacion a escala industrial, por ejemplo procedimientos al
vacio, al vacio doble o a presion.

Al mismo tiempo pueden emplearse las combinaciones de los compuestos
activos segun la invencién para la proteccion contra la proliferaciéon de organismos
sobre objetos, especialmente sobre los cuerpos de buques, tamices, redes,
construcciones, instalaciones portuarias € instalaciones de sefializacion, que entran
en contacto con agua de mar o con agua salubre.

La proliferacion de organismos debida a Oligochaeten sesiles, tales como
tubicideos calcéreos asf como debido a los bivalvos y especies del grupo de los
lepadomorfos (bellotas de mar), tal como diversos tipos de Lepas y Scalpellum o
debido a tipos del grupo de los balanomorfos (percebes), tales como especies de
Balanus, o Pollicipes, aumentan la resisfencia al rozamiento de los barcos y
conduce, como consecuencia de un mayor consumo de energia y ademas debido a
las frecuentes estancias en dique secd, a un claro aumento de los costos de

explotacion.
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Ademés de la proliferacion de organismos debida a las algas, por ejemplo
Ectocarpus sp. y Ceramium sp., tiene un significado especial en particular la
proliferacion de organismos debida a grupos sesiles de entomostriceos, que se
agrupan bajo €l nombre de Cirripedia (crusticeos cirripedos).

Se ha encontrado ahora, sorprendentemente, que las combinaciones de los
compuestos activos segin la invencidn presentan un efecto antiincrustante
(antiproliferacién de organismos) excelente

Mediante el empleo de las combinaciones de los compuestos activos segin
la invenci6én puede desistirse al empleo de metales pesados tales como por ejemplo
en los sulfuros de bis(trialquilestafio), laurato de tri-n-butilestafio, cloruro de tri-n-
butilestafio, 6xido cuproso (I), cloruro de trietilestafio, tri-n-butil-(2-fenil-4-
clorofenoxi)-estafio, oxido de tributileétaﬂo, disulfuro de molibdeno, 6xido dé
antimonio, butil-titanato polimero, cloruro de ‘fenil-(bispiridin)-bismuto, fluoruro
de tri-n-butilestafio, etilenbistiocarbamato de manganeso, dimetilditiocarbamato de
cinc, etilenbistiocarbamato de cinc, sal de cinc del 2-piridintiol-1-6xido, etilen-
bistio-carbamato de bisdimetilditiocafbamoilcinc, etilen-bisditiocarbamato cuproso
(I), tiocianato de cobre, naftenato de cobre y halogenuros de tributilestafio o puede
reducirse decisivamente la concentracién de estos compuestos.

Las pinturas antiincrustantes listas para su aplicacion contienen, ademas,
otros compuestos activos, preferiblemente alguicidas, fungicidas, herbicidas,
molusquicidas o bien con otros compuestos activos antiincrustantes.

‘Como componentes de la combinacién para los agentes antiincrustantes
segiin la invencién son adecuados, preferiblemente:

Alguicidas tales como |
2-tec.-butilamino-4-ciclopropilamino-6-metiltio-1,3,5-triazina, Diclorofén, Diurén,
Endotal, Fentinacetat, Isoproturdn, Metabenzthiazurén, Oxifluorfeno,

Quinoclamina y Terbutrin;
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Fungicidas tales como
S,S-di6xido de la ciclohexilamida del 4cido benzo[b]-tiofencarboxilico,
Diclofluanid, Fluorfolpet, 3-yodo-2-propinil-butilcarbamato, Tolilfluanid y azoles
tales como
Azaconazol, Ciproconazol, Epoxiconazol, Hexaconazol, Metconazol,
Propioconazol y Tebuconazol;

Molusquicidas tales como
Fentinacetat, Metaldehyd, Metiocarb, Niclosamid, Tiodicarb y Trimetacarb;,
0 agentes antiincrustantes tradicionales tales como
4,5-dicloro-2-octil-4-isotiazolin-3-ona, diyodometilparatrilsulfona, 2-(N,N-dimetil-
tiocarbamoiltio)-5-nitrotiazilo, sales de potasio, de cobre, de sodio y de cinc del 2-
piridintiol-1-6xido,  piridin-trifenilborano, tetrabutildiestannoxano, 2,3,5,6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina, 2,4,5,6-tetraclorisoftalonitrilo, disulfuro de
tetrametil-tiouram y 2,4,6-triclorofenil-maleinimida.

Los agentes antiincrustantes empleados contienen las combinaciones de
compuestos activos segun la invenciéﬁ en una concentracion de 0,001 hasta 50 % en

peso, especialmente de 0,01 hasta 20 % en peso.

Los agentes antiincrustantes segin la invencién contienen ademas
usualmente los componentes frecuentes, pero sin limitarse a los mismos, tales como
por ejemplo los que se han descrito en Ungerer, Chem. Ind. 1985, 37, 730-732 y
Williams, Antifouling Marine Coatings, Noyes, Park Ridge, 1973.

Las pinturas antiincrustantes contienen, ademas de los compuestos activos
alguicidas, fungicidas, molusquicidas e insecticidas segin la invencion, especial-
mente aglutinantes.

Ejemplos de aglutinantes reconocidos son cloruro de polivinilo en un
sistema disolvente, caucho clorado en un sistema disolvente, resinas acrilicas en un

sistema disolvente especialmente en un sistema acuoso, sistemas de copolimeros de
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cloruro de vinilo/acetato de vinilo en forma de dispersiones acuosas o en forma de
sistemas en disolventes organicos, cauchos de butadieno/estireno/acrilonitrilo,
aceites desecantes tales como aceite de linaza, ésteres resinicos o ésteres resinicos
modificados en combinacién con alquitranes o betunes, asfalto asi como
epoxicompuestos, pequefias cantidades de clorocaucho, polipropileno clorado y
resinas vinilicas.

Si es apropiado, las pinturas contienen también pigmentos inorginicos,
pigmentos orgénicos o colorantes, que preferiblemente sean insolﬁbles en el agua
marina. Ademés las pinturas pueden contener materiales tales como colofonio para
permitir una liberacién controlada de los compuestos activos. Adicionalmente, las
pinturas pueden contener plastificantes, modificantes que afectan las propiedades
reologicas y otros cosntituyentes convencionales. Los compuestos de acuerdo con
la invencién o las mezclas mencionadas ahteriormente también se pueden
incorporar en sistemas antiincrustantes de auto-pulido.

Las combihaciones de los compuestos activos también son adecuadas para
controlar plagas animales, especialménte los insectos, ardcnidos y 4caros, que se
presentan en los recintos cerrados, tales como, por ejemplo, viviendas, instalaciones
fabriles, oficinas, cabinas de vehiculos y similares. También se pueden emplear en
productos insecticidas domésticos para controlar estas plagas. Estas son activas contra
especies sensibles y resistentes y contra todos los estadios de desarrollo. Estas plagas
incluyen: |

Del orden de los escorpionideos, por ejemplo, Buthus occitanus.

Del orden de los 4caros, por ejemplo, Argas persicus, Argas reflexus, Bryobia
ssp., Dermanysus gallinae, Glyciphagué domesticus, Ornithodorus moubat,
Rhipicephalus sanguineus, Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula autumnalis,
Dermatophagoides pteronissimus, Dermatophagoides forinae.

Del orden de los araneos, por ejemplo Aviculariidae, Araneidae.
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Del orden de los opiliones, por ejemplo Pseudoscorpiones chelifer,
Pseudoscorpiuones cheiridium, Opiliones phalangium.

Del orden de los isopodos, por ejemplo, Oniscus asellus, Porcellio scaber.

Del orden de los diplopodos, por ejemplo, Blaniulus guttulatus, Polydesmus
spp..

Del orden de los quildpodos, por ejemplo, Geophilus spp..

Del orden de los cigentomos, por ejemplo, Ctenolepisma spp., Lepisma
sacharina, Lepismodes inquilinus.

Del orden de los blataridos, por ejemplo Blatta orientalies, Blatella germanica,
Blatella asahinai, Leucophaea maderae, Panchlora spp., Parcoblatta spp., Periplaneta

australasiae, Periplaneta americana, Periplaneta brunnea, Periplaneta fuliginosa,

. Supella longipalpa.

Del orden de los saltatorios, por ejemplo, Acheta domesticus.

Del orden de los dermépteros, por ejemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los is6pteros, por ejemplo, Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

Del orden de los psocoptéros, _pbr ejemplo, Lepinatus spp., Liposcelis spp.

Del orden de los colebpteros, por ejemplo, Anthrenus spp., Attagenus spp.,
Dermestes spp., Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp., Rhizopertha
dominica, Sitophilus granarius, Sitophilus oryzae, Sitophilus zeamais, Stegobium
paniceum.

Del orden de los dipteros, por ejémplo, Aedes aegypti, Aedes albopictus,
Aedes taeniorhynchus, Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chysozona
pluvialis, Culex quinquefasciatus, Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp.,
Fannia canicularis, Musca domestica, Pﬁlebotomus spp, Sarcophaga carnaria,
Simulium spp., Stomoxys calcitrans, Tipula paludosa.

Del orden de los lepiddpteros, por ejemplo, Achoria grisella, Galleria

mollonella, Plodia interpunctella, Tinea cloacella, Tinea pellionella, Tineola

>

=
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bisselliella.

Del orden de los sifondpteros, por ejemplo, Ctenocephalides canis,
Ctenocephalides felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Del orden de los himenépteros, por ejemplo, Camponotus herculeanus, Lasius
fuliginosus, Lasius niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula
spp., Tetramorium caespitum.

Del orden de los anopluros, por ejemplo Pediculus humanus capitis, Pediculus
humanus corporis, Phthirus pubis.

| Del orden de los heterdpteros, por ejemplo, Cimex hemipterus, Cimex
lectularius, Rhodinus prolixus, Triatoma infestans.

La aplicacion se lleva a cabo en aerosoles, agentes para pulverizacién sin
presion, por ejemplo espray por bombeo y por pulverizado, dispositivos automaticos
de nebulizado, nebulizadores, generadores de espuma, geles, compuestos para
evaporadores con plaquetas para los evaporadores de celulosa o de material sintético,

evaporadores de liquidos, evaporadores de gel y de membrana, evaporadores

. accionados mediante ventilador, sistemas evaporadores sin consumo de energia o bien

pasivos, papeles contra las polillas, bolsitas contra las polillas y geles contra las
polillas, en forma de granulados o de polvo, en cebos esparcibles o en estaciones para
cebos.

Segin la invencioén pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderan en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
como plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusion de las plantas de cultivo
de origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener
mediante los métodos convencionales y cﬁltivo y de optimacién o por medio de
métodos biotecnoldgicos y de ingenieria genética o por combinaciones de estos
métodos, con inclusion de las plantas transgénicas y con inclusion de las variedades de

plantas que pueden ser protegidas o no por medio del derecho de proteccién de
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variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse todas las partes y
organos aéreos y subterrdneos de las plantas, tales como brotes, hojas, flores y raices,
pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, espinas, tallos, troncos, flores,
cuerpos de frutos, frutos y semillas asi como raices, tubérculos y rizomas. A las
partes de las plantas pertenecen también las cosechas asi como material de
reproduccion vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas,
acodos y semillas.

'El tratamiento segin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
compuestos activos, se lleva a cabo directamente o al permitir que los compuestos
actien en los alrededores, medio ambiente o espacio de almacenamiento mediante los
métodos de tratamientos habituales, por ejemplo mediante inmersion, pulverizado,
evaporacion, nebulizado, aspersion, aplicacién a brocha y, en el caso del material de
reproduccion, especialmente en el caso de las serﬁillas, ademads por recubrimiento con
una o varias capas.

Tal como ya se ha indicado anteriormente, es posible tratar todas las plantas y
sus partes de acuerdo con la invencién. En una modalidad preferida se tratan plantas y
variedades de plantas asi como sus partes de origen silvestre 0 que se obtienen por
métodos de cultivos biolgicos convencionales, tales como cruzamiento o fusion de
protoplastos y partes de estos. En una modalidad preferida adicional se tratan plantas
y variedades de plantas transgénicas, que hayan sido obtenidas segin métodos de
ingenieria genética en caso dado en combinacion con métodos convencionales
(organismos genéticamente modificados) y sus partes. La expresion “partes” o bien
“partes de plantas” o “componentes de plantas” ha sido anteriormente explicada.

Segin la invencion se tratara de forrﬁa especialmente preferente plantas de las
variedades de plantas usuales en el comercio o que se encuentra en uso.

Segin los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su

localizaciéon y de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de
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vegetacion, alimentacién) pueden presentarse también por medio del tratamiento
segin la invencion efectos sobreaditivos (“sinérgicos”). De este modo son posibles,
por ejemplo, menores cantidades de aplicacion y/o ampliaciones del espectro de
actividad y/o un incremento en la actividad de las sustancias y composiciones que se
pueden utilizar de acuerdo con la invencion, mejor crecimiento de las plantas, mayor
tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra la sequia o
contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral,
recoleccion més facil, aceleracion de la maduracién, mayores rendimientos de las
cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los compuestos recolectados,
mayor capacidad de almacenamiento y/o procesabilidad de los productos recolectados,
que van més alla del efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenieria genética) a ser tratadas preferiblemente segin la invencién, pertenecen
todas las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por
ingenierfa genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas
especialmente ventajosas (“caracteristicas”). Ejemplos de tales propiedades son, un
mejor crecimiento de las plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas,
mayor tolerancia frente a la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del
terreno, mayor rendimiento floral, recoleccibn mas facil, aceleracién de la
maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor
nutritivo de los compuestos recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o
porcesabilidad de los productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente
sefialables para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas frente a las
plagas animales y microbianas, tal corﬁo frente a insectos, 4&caros, hongos
fitopatdgenos, bacterias y/o virus asi como una mayor tolerancia de las plantas frente
a determinados compuestos activos herbicidas. Como ejemplos de plantas transgénicas

se citaran las plantas de cultivo importantes, tales como cereales (trigo, arroz), maiz,
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soya, patata, algodén, colza asi como plantaciones de frutales (con los frutos
manzana, pera, citricos y uva), se da particular énfasis al maiz, soya, patata, algodén
y colza. Como caracteristicas se sefialaran especialmente la mayor resistencia de las
plantas frente a los insectos por medio de las toxinas generadas en las plantas,
especialmente aquellas que se generan en las plantas por el material genético
procedente de Bacillus Thuringiensis (por ejemplo por medio de los genes CrylA(a),
CryIA(b), CrylA(c), CryllA, CryllIA, CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylIF
asi como por sus combinaciones), (denominadas a continuacién “plantas Bt”). Como
caracteristicas se sefialardn ademds especialmente la mayor tolerancia de las plantas
frente a determinados compuestos activos herbicidas, por ejemplo imidazolinonas,
sulfonilureas, glifosato o fosfinotricina (por ejemplo gen “PAT”). Los respectivos
genes, que proporcionan las caracteristicas deseadas pueden presentarse también en
combinacién entre si en las plantas transgénicaé. Como ejemplos de “plantas Bt”
pueden citarse variedades de maiz, variedades de algoddn, variedades de soya y
variedades de patata, que se comercializan bajo los nombre comerciales YIELD
GARD® (por ejemplo maiz, algodén, soya), KnockOut® (por ejemplo maiz),
StarLink® (por ejemplo maiz), Bollgard® (algodén), Nucotn® (algodén) y
NewLeaf® (patata). Como ejemplos de plantas que toleran a los herbicidas pueden
citarse variedades de maiz, variedades de algodon y variedades de soya, que se
comercializan bajo los nombres comerciales Roundup Ready® (tolerancia frente a
glifosato, por ejemplo maiz, algod6én, soya), Liberty Link® (tolerancia frente a
fosfinotricina, por ejemplo colza), IMI® (tolerancia frente a imidazolinonas) y STS®
(tolerancia frente a sulfonilureas, por ejemplo maiz). Como plantas resistentes a los
herbicidas (cultivadas convencionalmente con tolerancia a los herbicidas) pueden
citarse también las variedades comercializadas bajo la denominacién Clearfield® (por
ejemplo maiz), Evidentemente estas indicaciones son‘ validas también para las

variedades de plantas que tengan estas o desarrollen ain rasgos genéticos, cuyas
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plantas se desarrollen y/o comercialicen en el futuro

Las plantas listadas pueden tratarse de manera especialmente ventajosa,
segin la invencion, con las mezclas de compuestos activos segin la invencién. Los
rangos preferidos, indicados anteriormente, para las mezclas, son validos también
para el tratamiento de estas plantas. Debe sefialarse especialmente el tratamiento de
las plantas con las mezclas especialmente citadas en este texto.

El buen efecto insecticida y acaricida de las combinaciones de los compuestos
activos segin la invencion se desprende de los ejemplos siguientes. Mientras que los
compuestos activos individuales presentan puntos débiles en cuanto a su accién, las
combinaciones muestran una accién que va mas alla de la simple suma los efectos de
los compuestos activos.

Se presenta un efecto sinérgico en el caso de los insecticidas y de los
acaricidas siempre que el efecto de la combinacién de los compuestos activos sea

mayor que la suma de los efectos de los compuestos activos aplicados

. individualmente.

La accion esperable para una combinacién dada de dos compuestos activos

puede calcularse utilizando la formula de S.R. Colby, Weeds 15, (1967), 20-22):

si

X representa el indice de mortalidad expresado en % de los controles no
tratados, cuando se emplea €l compuesto activo A en una proporcién de
aplicacién de m g/ha o en una concentracién de m ppm,

Y representa el indice de mortalidad, expresado en % de los controles no
tratados, cuando se emplea el compuesto activo B en una proporcién de
aplicacion de n g/ha o en una concentracién de n ppm, y

E representa el indice de mortalidad, expresado en % de los controles no
tratados, cuando se emplean los compuestos activos A y B en proporciones de

aplicacion de m y n g/ha o en una concentracion de m y n ppm,
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entonces se da la relacién
E=X+Y- XY
100

Si el indice de mortalidad insecticida actual excede el valor calculado, la
accion de la combinacién es sobreaditiva, es decir que existe un efecto sinérgico. En
este caso el indice de mortalidad real observado debe ser mayor que el valor calculado
a partir de la formula anteriormente indicada para el indice de mortalidad esperado
(E).

Al cabo del tiempo deseado se determina el porcentaje de mortalidad. En este

caso 100 % significa que se han destruido todos los animales; 0% significa que no se

ha destruido ningiin animal.

Ejemplo A.

Ensayo de concentracién critico/insectos de terreno - tratamiento de plantas
transgénicas

Insecto de ensayo: Diabratica balteata - larvas en el terreno.

Disolvente: 7 Partes en peso de acetona.

Emulsionante: 1 Parte en peso de éter de alquilarilpoliglicol.

Para producir una preparacién adecuada de compuesto activo se mezcla 1
parte en peso de compuesto activo con la cantidad indicada de disolvente, se afiade
la cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la
concentracién deseada.

La preparacion de compuesto activo se riega sobre el suelo. En este caso no
juega précticamente ningin valor la concéntracién del compuesto activo en la
preparacion, siendo lo decisivo tnicamente la cantidad de compuesto activo por
unidad de volumen del suelo, que se indica en ppm (mg/l). Se rellena el terreno en

tiestos de 0,25 litros y se les deja reposar a 20°C.
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Inmediatamente después de la preparacion se disponen en cada tiesto,
respectivamente, 5 granos de maiz pregerminados de la variedad YIELD GUARD
(marca registrada de Monsanto Comp. USA). Al cabo de 2 dias se disponen los
correspondientes insectos de ensayo en los terrenos tratados. Al cabo de otros 7
dias se determina el grado de actividad del compuesto activo mediante el conteo de

las plantas de maiz que se han desarrollado (1 planta = 20 % de actividad)

Ejemplo B

Ensayo con Heliothis virescens - tratamiento de plantas transgénicas.
Disolvente: 7 Partes en peso de acetona.
Emulsionante: 1 Parte en peso de éter de alquilarilpoliglicol.

Para producir una preparacién adecuada de compuesto activo se mezcla 1
parte en peso de compuesto activo con la cantidad indicada de disolvente y con la
cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la
concentr_aci()n deseada.

Se tratan brotes de soya (Glycjhe max) de la variedad Roundup Ready (marca
registrada de Monsanto Comp. USA), mediante inmersién, en la preparacién de
compuesto activo de la concentracién deseada y se cubren con orugas del capullo del
tabaco (Heliothis virescens), mientras que las hojas estén atin hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la mortalidad de los insectos.
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RESUMEN

Las combinaciones de compuestos activos novedosas, de ciertos
cetoenoles ciclicos y los compuestos activos (1) a (29) listados en la descripcion,

tienen muy buenas propiedades insecticidas y acaricidas.
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Anexo 5.3.

Férmu[a para la eficacia de.la combihaciéh de dos compuestos

La eficacia esperada de una combinacién dada de dos compuestos se calcula
como sigue (ver Colby, S.R.,, Calculating Synergistic and Antagonistic Responses

of Herbicicle Combinations”, Weeds 15, pp 20-22, 1967): .

Si
X Es la eficacia expresada en % de mortalidad del control no tratado para el
,c'ompuesto,de' prueba A en una concentracion de m ppm.
Y  Es la eficacia expresada en % de mortalidad del control no tratado para el
corhpuesto de prUeba B en una concentracion de n ppm.
E Es la eficacia expresada en % de mortalidad del control no tratado para el
compuesto de prueba A y B en una concentracion de n ppm.
XxY
E=X+Y -
Luego es N
100

Si la eficacia insecticida observada de la combinacién es mayor que una calculada
como “E”, entonces la combinacién de dos compuestos es mas que aditiva, es

decir hay un efecto sinergistico.

Eiemplo D
Prueba de Plutella Xylostella (cepa sensible)

Disolvente: 7 partes en peso de dimetilformamida

Emulsificador: 2 partes por peso de poliglicoléter alquilarilo

Para producir una preparacion estable del compuesto activo, una parte en peso

del compuesto activo se mezcla con la cantidad establecida de disolvente vy -
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emulsificador, y el concentrado se diluye con agua que contiene emulsificador en

la concentracion deseada.

Hojas de repollo (Brassica oleracea) se tratan al sumergirlas en las preparacion

del compuesto activo de la concentracion deseada y se infestan con orugas de

polilla dorso de diamante (Plutella Xylostella), mientras las hojas permanecen

todavia humedas.

Después del periodo especificado de tiempo, la mortalidad en porcentaje se
determina. 100% significa que todas las orugés han sido muertas. 0% significa que

ninguno de las orugas han sido muerta.

De acuerdo con la presente solicitud en este ensayo por ejemplo la siguiente

combinacién muestra un efecto sinergistico en comparacion con los compuestos

unicos:
Tabla D
Insectos qué dafan plantas
Prueba-Plutella Xylostella (cepa sensible)
Compuesto activo Concentracién en ppm Mortalidad en %
| | después 3¢
Ej. 1-4
4 - 15

| 0.8 ‘ 5
Abamactina 0.0064 : ' 90
Ej. 1-4 + Abamectina 0,8+0,0064 Obs.* cal.
(125:1) 100 90,5

De acuerdo con la

invencion

*obs= Eficacia insecticida observada

**cal.= Eficacia calculada conla-Férmula Colby
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3
Ejemplo E
Prueba de Spodoptera Frugiperda
Disolvente: ‘ 7 partes en peso'de dimetilformamida
Emuisificador: 2 partes por peso de p‘oliglicoléter alquilarilo

Para producir una preparacion estable del compuesto activo, una parte en peso
del compuesto activo se mezcla con la cantidad establecida de disolvente vy
emulsificador, y el concentrado se diluye con agua que contiene emulsificador en

la concentracion deseada.

Hojas de repollo (Brassica oleracea) se tratan al sumergirlas en las preparacion
del compuesto activo de la concentracién deseada y se infestan con orugas del
gusano trozador del otofio (Spodoptera Frugiperda), mientras las hojas

permanecen todavia himedas.

Después del periodo especificado de tiempo, la mortalidad en porcentaje se
determina. 100% significa que todas las orugas han muerto. 0% significa que

ninguno de las orugas han muerto.

De acuerdo con la presente solicitud en este ensayo por ejemplo la siguiente
combinacion muestra un efecto sinergistico en comparacién con los compuestos

unicos:



Tabla E
insectos que dafian plantas
Prueba de Spodoptera Frugiperda

Compuesto activo Concentraciéon en ppm -Mbrtalidad en
| - después 3°

%

Ej. I-4

20

04
Abaméctina : 4 80
Ej. 14 + Abamectina " Obs.* cal.
(125:1) - 91 81
De acuerdo con la - 20+4 '
invencion

*obs= Eficacia insecticida observada

**cal.= Eficacia calculada con la Férmula Colby
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(57) Abstract

The present invention concerns novel compounds of formula (I) in which Het stands for one of the groups (1), (2), (3), (4) or (5),
A, B, D, G, V, W, X, Y and Z having the meanings given in the description. The invention further concemns processes and intermediate
products for the preparation of these compounds, and their use as pesticides and herbicides.

(57) Zusammenfassung
Die vorliegende Erfindung betrifft neue Verbindungen der Formel (I), in welcher Het fiir eine der Gruppen (1), (2), (3), (4), (5) steht,

worin A, B, D, G, V, W, X, Y und Z die in der Beschreibung angegebenen Bedeutungen haben, Verfahren und Zwischenprodukte zu ihrer
Herstellung und ihre Verwendung als Schadlingsbekimpfungsmittel und Herbizide,
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El objeto de la solicitud definido anteriormente se clasificé en la IPC AO1N 43/38,
AO01N 55/04, AO1N 53/00.

3. Determinacion del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de la prioridad de la solicitud internacional PCT es
2000-11-10, se realizd la basqueda en el estado de la técnica y se encontraron los
documentos relacionados a continuaciéon, que pueden afectar la patentabilidad del
objeto de la presente solicitud:

N2 | Documento _ Titulo Fec.h a de
publicacion

Substituted phenyl ket l ticides and
D1 | WO97/36868 | ~ e oS AN 1997.10-09
D2 | W099/55673 Arylphenyl substituted cyclic keto enols 1999-11-04

4. Andlisis de patentabilidad (articulo 14 D486)

4.1.Nivel inventivo (articulo18 D486)

La presente solicitud de patente divuiga un agente que contiene mezclas constituidas
por compuestos de férmula (l) y abamectina.

La anterioridad D1 al igual que la anterioridad D2 divulga compuestos tipo fenil
cetoenoles sustituidos (que son iguales al compuesto de la reivindicacion 1 de esta
solicitud) y su aplicacion como pesticidas y herbicidas. Ademas divulga la posibilidad
de formular dichos compuestos junto con otros agroquimicos conocidos, tales como
fungicidas, acaricidas, nematicidas 6 insecticidas y se indica la posibilidad de un
sinergismo al combinar dichos elementos. Posteriormente se listan una gran
cantidad de agroquimicos conocidos entre los cuales se encuentra la abamectina.

En consecuencia un técnico medio en la materia a partir de las ensefianzas de D1
y/o D2; podria formular una composicibn como la aqui presentada (agente),
combinando un compuesto de férmula (l) conocido, con otros agroquimicos
conocidos (como la abamectina) tal como lo sugiere cualquiera de las anterioridades
citadas. Pero aun mas, seguir esperando una actividad pesticida del llamado
“agente” puesto que para estos derivados tipo fenil cetoenoles ya se ha habia
descrito una actividad pesticida, al igual que para la abamectina ya se habia descrito
una actividad insecticida y acaricida; y ademas seguir esperando un sinergismo ya
sugerido.

Aca lo Unico que se esta presentando es la combinacién de compuestos conocidos,
observando una actividad conocida y un sinergismo sugerido. Es por esto que los
agentes de la presente solicitud son evidentes para un técnico medio en la materia,
no se consideran un salto cualitativo en la técnica y definitivamente carecen de nivel
inventivo.
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