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RESPUESTA AL EXAMEN DE FONDO

Yo, Margarita Castellanos Abondano, identificada como aparece al pie de mi firma,
atentamente me permito presentar respuesta al oficio No. 8202 notificado por fijacién en
ista del 25 de junio de 2010, estando dentro del término de prorroga, en los siguientes
términos:

Claridad de la solicitud

En atencion a las observaciones del sefor examinador, presento un nuevo pliego
reivindicatorio debidamente sustentado por la divulgacion inicial, en donde se eiiminaron
métodos y se definen los términos objetados por claridad. Mas especificamente se

incorporaron ias siguientes modificaciones a las reivindicaciones:

“Heteroarilo” ha sido definido como:

“‘un sistema anular aromaticc que contiene por lo menos un heteroatomo y esta formado

por un anillo simple o por dos o mas anilles fusionados, donde los anillos simples



contienen hasta tres y los sistemas biciclicos hasta cuatro heteroatomos que se eligen
entre nitrbgeno, oxigeno y azufre”. Base para esta modificacién se provee en la pagina 5,
lineas 16 — 20 del texto PCT (pagina 7, 2° parrafo memoria descriptiva).

“Arilo” ha sido definido como:

“fenilo, naftalenilo, antracenilo, indenilo o fenantrenilo”. Base para esta modificacion se
prove en la pagina 5, lineas 13 — 15 del texto PCT (pagina 7, 2° parrafo memoria
descriptiva)..

“Heterociclilo” ha sido definido como:

‘es un anillo no aromatico que contiene hasta 10 atomos incluyendo uno o mas
heteroatomos seleccicnados de O, S y N". Base para esta modificacion es provista en la
pagina 6, lineas 1 — 3 del texto PCT (paginas 7 a 8 memoria descriptiva).

*Alquilo” ha sido definido como:

“un grupo alquilo C1-C6". Base para esta modificacion es provista en la pagina 4, lineas 1
~ 3 del texto PCT (pagina 7, 2° parrafo memoria descriptiva).

La definicion de “cianoalquilo” para R4 en la reivindicacidn 1 ha sido modificada a “C1-8
cianoalquilo”. Base para esta modificacion es provista en la pagina 13, lineas 3 — 4 del
texto PCT (pagina 18, tercer parrafo memoria descriptiva).

Con el fin de dar claridad a las nuevas reivindicaciones, las anteriores definiciones han
sido incluidas al final de |a reivindicacion 1. En las reivindicaciones posteriores se hace
referencia a estas definiciones de la reivindicacién 1.

Asi entonces, con el nuevo pliego de 9 reivindicaciones, se deben tener por superadas las
objeciones hechas a la claridad de !a solicitud y a la unidad de invencién toda vez que en
las nuevas reivindicaciones se definen los compuestos de tal manera que la persona
medianamente versada en la mataria pueda entender y llevar a la practica la invencion y
se eliminaron las reivindicaciones de método objetadas por no tener un concepto
inventivo comuln con las de compuestos. Dada la claridad y unidad de invencion de la
solicitud es posible realizar una busqueda del estado de fa técnica relativo a la invencion y
adelantar el examen de patentabilidad.



Por otra parte, el solicitante desea presentar datos de ensayos adicionales como
referente para el sefior examinador en el estudio de patentabilidad de ésta solicitud de
patente. En el anexo que presento se compilan los resultados de lo's ensayos en donde
se aprecia que todos los compuestos en las tablas A a F tienen una buena actividad.
Adicionalmente, el solicitante pone de presente que ésta invencién constituye un invento
ptonero que abre un campo de investigacién insecticida totalmente nuevo y que, en
consecuencia, el alcance de las reivindicaciones estd totalmente de acuerdo con la
contribucion realizada al arte y con el alcance de los ejemplos (teniendo en cuenta una
generalizacién razonable).

Dado que la presente solicitud cumple con las disposiciones de los articulos 14, 21,25y
30 de la Decisién 486, respetuosamente solicito a ese Despacho que se continle el
tramite de [a presente solicitud.

Anexos

Capitulo reivindicatorio
Formato de modificaciones
Recibo de pago por modificaciones

Resultados de ensayos bioldgicos
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de Formula I’
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donde Y es un enlace simple, C=0 o C=§;

el anillo
' Z
T
\&Z'

es un anillo benceno, piridina, pirimidina, pirazina, piridazina, triazina, pirrol, imidazol, quinolina,
isoquinolina, tiofeno, pirazol, oxazol, tiazol, isoxazol, isotiazol, [1,2,3]triazol, {1,2,3]Joxadiazol o
[1,2,3tiadiazol;

donde R' es hidrégeno, alquilo Cyg, cianoalquilo Cie, haloalquilo C,s, cicloalquil(Cs.
7)alquilo(Cy.4), alcoxi(C,.g)alquilo(Cis), hetercarilalquilo Cy.s (donde el grupo heteroarilo puede
estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cy, haloalquilo Cq.s, alcoxi Cig,
haloalcoxi Cig, alquil{C,.e)sulfonilo, alquil(C,s)sulfinilo, alquiltio C.g, alcoxi(Cqs)carbonilo,
alquil{C,.¢)carbonilamino, arilcarbonilo, o dos posiciones adyacentes en el sistema heteroarilo
pueden estar ciclizadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete
miembros, &l mismo opcionalmente sustituido con haldégeno), arilalquilo C,.s (donde el grupo
arilo puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C4, haloalquilo Cy.,
alcoxi Cq6, haloalcoxi Cqe, alquil(Cig)sulfonilo, alqui{C,¢)sulfinilo, alquiltio Cie, alcoxi(Ci.
s)carbonilo, alquil(C,.s)carbonilamino, arilcarbonilo, ¢ dos posiciones adyacentes en el sistema
arifo pueden estar ciclizadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de cinco, seis ©
siete  miembros, él mismo opcionalmente sustituido con  halégeno), alquil(C,.
s)carbonilaminoalquilo{C,), arilo (que puede estar opcionaimente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo Cys, haloalquilo Cig, alcoxi Cis, haloalcoxi Cis, alquil{Cyg)sulfonilo, alquil(C,.

g)sulfinilo, alquiltio C,g, alcoxi(Cig)carbonilo, alquil{C,.g)carbonilamine, arilcarboniio, ¢ dos



posiciones adyacentes en el sistema arilo pueden estar ciclizadas para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete miembros, é! mismo opcionalmente sustituido
con halégeno), heteroarilo (que puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano,
alquilo Cy.¢, haloalquilo Ci.s, alcoxi Cyg, haldalcoxi Cyg, alquil(Csg)sulfonilo, alquil(C,.s)sulfinilo,
alquiltio C,, alcoxi(Ci.¢)carbonilo, aiquil(C,.s)carbonilamine, arilcarbonilo, o dos posiciones
adyacentes en el sistema heteroarilo pueden estar ciclizadas para formar un anille carbociclico
o heterociclico de cinco, seis o siete miembros, él mismo opcionalmente sustituido con
halégeno), alcoxi Cis, haloalcoxi C,5 fenoxi (donde el grupo fenilo esta opcionalmente
sustituido con halogeno, alquilo Cy, alcoxi Cq4, haloalquilo Cy.4, haloalcoxi Cq.4, CN, NO,, arilo,
heteroarilo, amino o dialquilamino), heteroariloxi (opcionalmente sustituido con halo, nitro,
ciano, aiquilo C,, haloalquilo C,, alcoxi Cys 0 haloalcoxi Cy), heterocicliloxi (opcionalmente
sustituido con halo, alquile C4., haloalquilo Cqs, alcoxi Ci5 0 haloalcoxi Cy.g), ciano, alquenilo
C.s, alquinilo Cp, cicloalquilo Cse, cicloalqueniio Cs.;, heterociclilo (opcionalmente sustituido
con halo, nitro, ciano, aiquilo Cq, haloalquilo Cys, alcoxi Cig 0 haloalcoxi Cy), alquiltio Cy.,
haloalquiltio C1.s © NR™R™ donde R'® y R son independientemente hidrégeno, alquilo Ci.e,
haloalquilo Cy, alcoxi{Ci.)alquilo{C,), fenilo (que puede estar opcionalmente sustituido con
halégeno, alquilo Cq4, alcoxi Ci4, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Cqi.4, CN, NO,, arilo, heteroarilo,
amino, dialquilamino o alcoxi{C,_g)carbonilo), fenilalquilo Cq.s (donde el grupo fenilo puede estar
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C,.4, alcoxi C,.4, haloalquilo Ci.4, haloalcoxi Cy.4,
CN, NQ,, arilo, heteroarilo, amino, dialquilamino, alquil{C,.s)sulfonilo, alcoxi(C,.s)carbonilo, o dos
posiciones adyacentes en el anillo fenilo pueden estar ciclizadas para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de cinco, seis ¢ siete miembros, é mismo opcionalmente sustituido
con haldgeno), heteroaritalquilo Cys (donde el grupo heteroarilo puede estar opcionaimente
sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cs, haloalquilo Cig, alcoxi Cig, haloalcoxi Cis,
alquil(C,g)sulfonilo, alqui(C,s)sulfinilo, alquiltio  Cis,  alcoxi(Cie)carbonilo,  alquit(C,.
g)carbonilamino, arilcarbonilo, 0 dos posiciones adyacentes en el sistema heteroarilo pueden
estar ciclizadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete
miembros, €l mismo opcionalmente sustituido con halégeno) o heteroarilo (que puede estar
opcionaimente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C,s, haloalquilo Cs, alcoxi Cyg ©
haloaicoxi Cys, alcoxi(Ci.4)carbonilalguil(Cys)carbonilaming, feniloxicarbonilamino (donde el
grupo fenilo esta opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C..4, alcoxi Ci., haloalquilo C,.

& haloalcoxi Cq.4, CN, NO;, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), amino, alquil{C,.s)Jamino o



fenilamino {donde el grupo fenilo esta opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci.,

alcoxi Cy.4, haloalquilo C,.4, haloalcoxi Cq.4, CN, NO;, arilo, heteroarilo, amino o dialquil amino}),
R? es hidrégeno, hidroxi, alquilo Ci.s 0 haloalquilo Ci;
R® es hidrégeno, hidroxi, halégeno, alquilo C,s 0 haloalquilo Cy;
R* es H o R® y R* juntos forman un enlace;

cada R es independientemente haldgeno, ciano, alquilo Cy., haloalquito C4g, alcoxi C.
s, haloalcoxi Cis,  cianoalquilo, alcoxi(Cg)alquilo{(C,e), cicloalquil{Cs.7)alquilo(Ci.s),
cicloalquenil{Cs.)alquilo(C4.¢), alqueniloxi{Cs g)alquilo(C,.g), alquinitoxi{Cs.g)alquilo(C4.),
ariloxialquilo  C,s,  carboxialquilo C,s  alquil{Cig)carbonilalquilo(Cs),  alquenil(C..
g)carbonilalquilo(C1.g), alquinil(Cag)carbonilalquilo(Cy.g), alcoxi{C,.s)carbonilalquilo(C1.6),
algueniloxi(Cs.)carbonilalquilo(C+.¢), alquiniloxi(Csg)carbonilalquilo(Cq.), ariloxicarbonilalquilo
Cis alquiltio{Cys)alquilo(Cy.e), alquil(Cse)sulfinilalquilo{Cq.e),  alquil(Cy.g)sulfonilalquilo(Cy.),
aminocarbonilalquilo Cis alquil(C,.s)aminocarbonilalquilo{C4.), dialquil(C,.
s)aminocarbonilalquilo(C,.), fenilalquilo C44 (donde el grupo fenilo esta opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Cy.4, alcoxi Cy4, haloalquilo C,.4, haloalcoxi Ci4, CN, NO,, arilo,
heteroarilo, amino o dialquilamino), heteroarilalquilo C,4 (donde e! grupo heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cig, haloalquilo Ce, alcoxi Cis 0
haloalcoxi Cie), heterociclilalquilo Ci.. (donde el grupo heterociclio estad opcionaimente
sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cqg, haloalquilo Cis, alcoxi Cis 0 haloalcoxi Cis),
alquenilo C., aminocarbonilalquenilo C.,s, alquil{(C,.s)aminocarbonilalquenilo(C..), dialquil(C..
s)aminocarbonilalquenilo(C,s), fenilalquenilo C,4, (donde el grupo fenilo esta opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Cy., alcoxi Cy., haloalquilo Cy.4, haloalcoxi Cy.s, CN, NO,, arilo,
heteroarilo, amino o dialquilamino), alquinilo C,., trimetilsiliialquinilo C,.s, aminocarbonilalquinilo
C.s, alquil(Cys)aminocarbonilalguinilo(Ca.g), dialquil(C,.s)aminocarbonilalquinilo(Ca.e), alcoxi(Cs.
gJcarbonilo, cicloalguilo Ca,, halocicloalquilo Cs, cianocicloalquilo Caz,  alquil(Ci.
a)cicloalquilo(Ca.7), alquil(Cq.s)halocicloalquilo(Cs.;), fenilo (opcionalmente sustituido con
halégeno, alquilo C,.4, alcoxi Cy.4, haloalguilo C4, haloalcoxi Cy.4, CN, NO,, arilo, heteroarilo,
amino o dialquilamino), heteroarilo (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C..,
haloalquilo Cis, alcoxi Cis 0 haloalcoxi Cq¢), heterociclilo (donde el grupo heterociclilo esta
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cys, haloalquilo C,g, alcoxi Cis ©
haloalcoxi Ci.¢), 0 dos grupos adyacentes R* junto con los atomos de carbono a los cuales

estan unidos forman un anillo carbociclico o heterociclico de cuatro, cinco, seis o siete



miembros que puede estar opcionalmente sustituido con halégeno, alcoxi Cy.5, haloalcoxi C.g,
fenoxi (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cq.4, haloalquilo C., alcoxi Ci1s 0
haloalcoxi Ci.5), heteroariloxi (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cy.,
haloalquilo C,., alcoxi Ci¢ 0 haloalcoxi C,¢), alquiltio Ci.s 0 R™®R®N donde R™ y R® son,
independientemente, hidrégeno, alquilo C.s, cicloalquilo Ci;, alquenilo Cig, alquinilo Cje,
haloalquilo Cs.s, alcoxi(Cy.g)carbonilo o R'™ y R?® junto con el atomo de N al cual estan unidos
forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros que puede contener uno o dos
heteroatomos adicionales seleccionados entre O, N 0 S y que puede estar opcionalmente
sustituido con unc o dos grupos alquilo Cys; nes 0,1, 20 3.

R® es -C(R*)(R*)-[CR*®*=CR*|z-R* donde z es 1 o 2, R* y R* son cada uno
independientemente H o alquilo C,.,, R*® y R* son cada uno independientemente H, haiégeno,
alquilo C14 o haloalquilo Ci4 y R*® es fenilo sustituido con halégeno, alquilo Ci.4, alcoxi Cy.,
haloalquilo C,4, haloalcoxi Ci4, CN, NO,, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino o heteroarilo

sustituido con halégeno, alquilo C;.4, alcoxi Cy4, haloalquiio C,4, haloalcoxi Ci4, CN, NO;, arilo,

heteroarilo, amino o dialquilamino;

donde heteroarilo es un sistema de anillo aromatico que contiene por lo menos un
heteroatomo y consiste de un anillo o dos © mas anillos fusionados, donde los anillos simples
pueden contener hasta tres y los sistemas biciclicos hasta cuatro heteroatomos seleccionados

de nitrdgeno, oxigeno y azufre,
arilo es seleccionado de fenilo, naftalenilo, antracenilo, indenilo o fenantrenilo;

heterociclilo es un anillo no aromatico que contiene hasta 10 atomos incluyendo uno o
mas heteroatomos seleccionados de O, S y N; y a menos que se especifique de otra manera

alquilo es un grupo alquilo C1-6;

0 sales o N-d6xidos de los mismos.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 donde el anillo
Z
|
\\Z'

es un anillo benceno, piridina, pirimidina, pirazina, tiofeno o pirazol.



3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 o con la reivindicacion 2 donde Y

es un enlace simple o C=0.

4. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes donde
R' es alquilo Cy, haloalquilo C,, alcoxi(Ci.e)alquilo Cis, heteroarilalquilo C4.3 {(donde el grupo
heteroarilo puede estar opcionalmente sustituido con halégeno, nitro, ciano, alquilo Cia,
haloalquilo Cys, alcoxi Cys, haloalcoxi Cyg, alquil(Cig)sulfonilo, alcoxi(Cy.s)carbonilo, o dos
posiciones adyacentes en el sistema heteroarilo pueden estar ciclizadas para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete miembros, él mismo opcionalmente sustituido
con haldgeno), fenilalquilo(C,.;) (donde el grupo arilo puede estar opcionalmente sustituido con
haldgeno, alquilo Cy.4, alcoxi C,.4, haloalquilo Ci4, haloalcoxi Cy., CN, NO, arilo, heteroarilo,
amino, dialquilamino, alquil(C4.s)sulfonilo, alcoxi(C4s)carbonilo, o dos posiciones adyacentes en
el anillo fenilo pueden estar ciclizadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de
cinco, seis o siete miembros, él mismo opcionaimente sustituido con halégeno), fenilo (que
puede estar opcionalmente sustituido con haldgeno, alquilo Cy.4, alcoxi Cy.4, haloalquilo C.4,
haloalcoxi Ci4, CN, NO,, arilo, heteroarilo, amino, dialguilamino, alquil(C4.s)sulfonilo, alcoxi(C,.
e)carbonilo, o dos posiciones adyacentes en el anillo fenilo pueden estar ciclizadas para formar
un anillo carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete miembros, él mismo opcionalmente
sustituido con haiégeno), heteroarilo (que puede estar opcionalmente s.ustituido con halégeno,
nitro, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cyg alcoxi Cis, haloalcoxi Cis alquil(Cyg)sulfonilo,
alcoxi(Cyg)carbonilo, o dos posiciones adyacentes en el sistema heteroarilo pueden estar
ciclizadas para formar un anillo carbociclico 0 heterociclico de cinco, seis o siete miembros, él
mismo opcionalmente sustituido con halégeno), alcoxi Cqe, haloalcoxi Cis, alguenilo Cus,
heterociclilo (opcionalmente sustituido con halégeno, ciano, alquilo C4, haloalquile C45, alcoxi
Cis 0 haloalcoxi Cig), alquiltic Cis haloalquiltio C,s 0 NR'™R™ donde R™ y R™ son
independientemente hidrégeno, alquilo Cis 0 haloalquilo Cy, alcoxi(Cq.g)alquilo Cq, alquil(C,.
s)carbonilo, fenilcarbonilo, {donde el grupo fenilo esta opcionalmente sustituido con haldgeno,
alquilo Ci4, alcoxi C,4, halcalquilo C;.4, haloalcoxi Cy4, CN, NO,, arilo, heteroarilo, amino o
dialguilamino), fenilalquilo C,.; (donde el grupo fenilo estd opcionalmente sustituido con
halégeno, alquilo C,4, alcoxi C,4, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Ci, CN, NO,, arilo, heteroarilo,
amino, dialquilamino, alquil{C.s)sulfonilo, alcoxi(Cy.s)carbonilo, o dos posiciones adyacentes en

el anillo fenilo pueden estar ciclizadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de

[0



cinco, seis o siete miembros, él mismo opcionalmente sustituido con halégeno) o
- heteroarilalquilo C4.3 (donde el grupo heteroarilo puede estar opcionalmente sustituido con
halégeno, nitro, ciano, alquilo qC,,s, haloalquilo Cyg, alcoxi Cig haloalcoxi Cig alquil{Ci.
sysulfonilo, alquil(C,g)sulfinilo, alquiltio Ci4, alcoxi{Cyg)carbonilo, alquil(C,.¢)carboniiaming,
arilcarbonilo, 0 dos posiciones adyacentes en el sistema heteroarilo pueden estar ciclizadas
para formar un anillo carbociclico o heterociclico de cinco, seis o siete miembros, &l mismo
opcionalmente sustituido con halégeno); donde heteroarilo, arilo, heterociclilo y a menos que se

defina de otro modo alquilo son como se ha definido en la reivindicacion 1.

5. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes donde

R? es hidrogeno, alquilo Cy.4 0 haloalquilo Cy..

6. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes donde
cada R* es independientemente halégeno, ciano, aiquilo C,.g, haloalquilo Cy.g, cianoalquilo Ci.g,
alcoxi(C1g)alquilo Cie, alquinilo C,e, trimetilsililalquinilo Cy., aIcoxi(C1-s)carboniloj cicloalquilo
Ca.z, alquil(Cys)cicloalquilo Cs;, fenilo (opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C,y,
alcoxi Cy.4, haloalquilo Cq4, haloalcoxi Ci4, CN, NO,, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino),
heterociclilo (opcionalmente sustituido con haldégeno, nitro, ciano, alquilo C,5, haloalquilo Ci,
alcoxi Cy.s 0 haloalcoxi Cyg), alcoxi Cq.5, haloalcoxi Cqe, fenoxi (opcionalmente sustituido con
halégeno, alguilo Cy.4, alcoxi Cq, haloalquilo C4, haloalcoxi Cy.4, CN, NO,, arilo, heteroarilo,
amino o dialquilamino), heteroariloxi (opcionalmente sustituido con halégeno, nitro, ciano,
alquilo Ci.3, haloalquilo C,.3, alcoxi Ci.3 0 haloalcoxi C,.3), dialquil(C4.s)amino, o dos grupos
adyacentes R* junto con los atomos de carbono a los cuales estan unidos forman un anillo
carbociclico o heterociclico de cuatro, cinco, seis o siete miembros que puede estar

opcionalmente sustituido con halégeno; nes 0, 1, 2 o 3; donde heteroarilo, arilo, heterociclio y

a menos que se defina de otro modo alquilo son como se ha definido en la reivindicacion 1.

7. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones precedentes donde

R® es hidrégeno.
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8. Un compuesto de Formula (lla)

—
\HU'—R““

R n
- (Na)

donde el anillo
/——Z
T
\&Z'

y R®, R® R* R® y n son como se definid para la Férmula I' en la reivindicacién 1 y R®

es NH,, NO, o haiogeno; ©

un compuesto de Férmula (l1ib)

R L
R3
7
1
- _R60
(R)n

(Ilb)

donde el anillo
/—Z
T
\RZ'

y R*, R*® y n son como se defini¢ para la Férmula lla, R® y R* son ambos H o juntos
forman un enlace y R® es metilo, bencilo 0 COO-alquiloC,.¢ siempre y cuando el compuesto no
sea tert-butilo 4-(2-aminofenii)piperidin-1-carboxitato o 2,4-diamino-5-(1-bencil-4-piperidinil}-

pirimidina.

9. Una composicion insecticida y acaricida que comprende una cantidad efectiva como

insecticida y acaricida de un compuesto de Férmula I' como se definié en la reivindicacién 1.
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R3 N
7
T
_R2
—z—N
(RN \
“R1

Ejemplos Biolégicos

La tabla siguiente ilustra otros ejemplos de la invencién.

Estos ejemplos ilustran las propiedades plaguicidas/insecticidas de los
compuestos de férmula (I). Los ensayos se realizaron de la siguiente manera:

Plutella xylostella (polilla de espalda de diamante):

Una placa de 24 pocillos de microtitulacion (MTP) con dieta artificial fue tratada por
pipeteo con soluciones de ensayo a una tasa de aplicacion de 200 ppm
(concentracién en el pozo 18 ppm). Después del secado, la MTP fue infestada con
larvas L2 (7-12 por pocillo). Después de un periodo de incubacion de 6 dias, las
muestras fueron analizadas por mortalidad de larvas y regulacion dei crecimiento.
l.os siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Plutella xylostella:

Tabla A
Comp —Z v R1 R2 R3 RS Tiempp de MH+
No T ‘ ! retencion
— de LCMS
(R (min)
CF, N\ 2 ]
| C= -cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
1 4 isonicotinoilo 1.4 53315535
F

2 Oﬂ C=0 | 2-cloro- H H | 4-Cl-cinamilo 1.33 510

- isonicotinoilo

Cl

C=0 | 2-cloro- H |H |4-Cl-cinamilo
3 \@: isonicotinoilo 1.4 558
~o N0
CF e O
H C=0 | 2-cloro- H |H |4-Clcinamilo s 599/601/6
4 ol isonicotinoilo . 03/604
5 | Nas C=0 :2—01(.)1‘0-‘ ) H H 4-Cl-cinamilo 1.42 507/509
P isonicotinoilo




Comp | ——27 Rl R2 |R3 RS Tiempode | yqpy,
No T H retencion
\ZL — de LCMS
(Rn (min)
2-cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
6 -~ O‘K{I isonicotinoilo 136 324
|
s 2-cloro- : H |H |4-Clcinamilo
N tinoi
| 1sonmconunoilo 1.6 599/601
7 oI ~F
N\
8 \/E/I 2-cloro- 1Y H |4-Cl-cinamilo 1.3 4937495
isonicotineilo
CF, N\ .
9 M 2,5dicloro- | {F | 4-Cl-cinamilo 15 588
1sonicotinoilo
TR N
10 u 2-cloro- | CH3 |H | 4-Br-cinamilo 1.36 595/597
1sonicotinoilo
CF,
11 \©: CF;CH, H H | 4-Cl-cinamilo 1.33 505
=
12 | s 2-cloro- H |H |4-Cl-cinamilo 1.37 525
o isonicotinoilo
] CFa\/O N\ 2 ]
| -cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
13 = 1senicotinoilo 1.4 265
Nso N
14 s ‘2-c]c‘)ro-‘ ‘ H H | bis-(4-Cl-cinamilo) 1.64 712/714
oF; L 1sonicotinoilo HCl salt
15 Py _2'01‘_“0'_ _ H H | 4-Cl-cinamilo 137 517/519/5
isonicotinoilo ) 21/522
|
Ssi S 2-¢loro- ' |H |[4-Cl-cinamilo
16 | Ny isonicotinoilo 1.53 563/565
o
17 s Zcloro- iy [H |4-Clcinamilo *NR ¥NR
_ 1sonicotinoilo
2-cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
isonicotinoilo
18 1.41 587/589
(2-cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
19 thiazol-5-yl)- 1.44 519
metilamino
2-cloro- H H | 4-Cl-cinamilo
20 isonicotinoilo 122 506
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* NR = no se registran datos

Heliothis virescens (gusano del tabaco):

Los huevos (0-24 h de edad) fueron colocados en la placa de 24 pocillos de

microtitulaciéon con dieta artificial y tratados por pipeteo con soluciones de ensayo

a una tasa de aplicacion de 200 ppm (concentracion en el pozo 18 ppm). Después

de un periodo de incubacién de 4 dias, las muestras fueron analizadas por

mortalidad de huevos, mortalidad de larvas y regulacion del crecimiento.

Los siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Heliothis virescens:

Tabla B
Comp Fall Tiempo de
' Y R1] R2 R3 R8 it MH+
No T H retencion
—Z7— de LCMS
(Ryn (mm)
s =Q | 2-cloro- H H 4-fluoro-
— * *
1 | # 1sonicotinoilo cinamilo NR NR
] 2 4-cl
\q =0 - . B H © orer 1.6 431.2
2 metoxymetilo cinamilo
FC{ c=0 |3.4- H |H 4-cloro-
dimetoxyben cinamilo 1.68 5232
3 zilo
=0 | 2-cloro- H H 4-cloro-
O(C( isonicotinoilo cinamilo *NR *NR
4 | U
] C= 2-cloro- H H 4-cloro-
N isonicotinoilo cinamilo 1.31 561.2
5 l P
TP N -
[ C=0 | 2-fluoro-5- H H 4-trifluoro-
= trifluorometil metil- 1.44 620.2
6 -fenilo cinamilo
] 2-cl 4-cl
\(:( C=Q |soore- | H CHy |"elor 1.26 498
7 isonicotinoilo cinamilo
F
@i c=0 |(Eypent3- 1y |y | 4-cloro 1.65 4272
8 enilo cinamilo
F .
fi Cc=0 (E)-2-met}l- H H 4.-clor(.)- 1.63 4279
9 pent-3-enilo cinamilo
F -
\(I C=0 tetrgh1drofura H H 4-cloro- | 56 443
10 n-2-ilo cinamilo
F . -
j(:( c=0 |[2-tiofen-2-ilo | j H 4‘-clorn?- 168 469.2
11 cinamilo
c=0 | 2-cloro- H H 4-cloro-
12 ® isonicotinoilo cinamilo 1.27 S71.2
(L |c=0 |Zcloro- |y |H | 4-cloro- .46 551.2
13 isonicotinoilo cinamilo




Comp | ——z— | R1 R2 |R3 R8 Tiempode |y,
No T H retencion
N —27— de LCMS
(Ry)n _(min)
/W\E/I C=0 _2-clc.)ro-. . H H 4.'010“.)“ 1.46 549.2
14 isonicotinoilo cinamilo
P
JOL |owo |2dloroe g [y o g *NR
15 o isonicotinoilo cinamilo
PPN Cc=0Q | 2-cloro- H H 4-cloro-
16 U\E): isonicotinoilo cinamilo 141 2491551
F
enlace | H H H 4-cloro-
1 J@( cinamilo 1.27 381
F
*NR = no se registran datos
Spodoptera littoralis (gusano de hoja de algoddn egipcio)
Discos de hoja de algodén fueron colocados en agar en una placa de 24 pocillos
de microtitulacién y rociados con soluciones de ensayo a una tasa de aplicacion
de 200 ppm. Después del secado, los discos de hoja estaban infestados de 5
larvas L1. Las muestras fueron analizadas por mortalidad, comportamiento
alimentario y regulacién del crecimiento 3 dias después del tratamiento (DAT).
Los siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Spodoptera
littoralis:
Tabla C
Comp | —27 |y |m R2 |R3 |RS Tiempo | ppyge
No T H de
N —7— retencion
(R n de LCMS
(min)
CF,
\©: enlace | H H H 4-cloro- 1.35 395
1 cinamilo '
AN _ |
V/C( C=0 |2«cloro- 1 H |H |4cloro- 134 | 507/509
2 isonicotinoilo cinamilo

Diabrotica balteata (gusano de la raiz del maiz):

Una placa de 24 pocillos de microtitulacion (MTP) con dieta artificial fue tratada por

pipeteo con soluciones de ensayo a una tasa de aplicacion de 200 ppm

{concentracion en el pozo 18 ppm). Después del secado, la MTP fue infestada con
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larvas (L2) (6 a 10 por pozo). Después de un pericdo de incubacién de 5 dias, las
muestras fueron analizadas por mortalidad de larvas, y regulacién de crecimiento.

Los siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Diabrotica balteata:

Tabla D
Comp | —27 1Y |wi R2 |R3 |RS Tiempo de | pppy,
No T { ( retencioén
—2Z— de LCMS
(Ryn
CF N e ) :
= 2,3-difluoro 4-trifluoro
| ’ H H
1 = feny! metil-cinamilo 1.34 370.2
F.
=0 | etilamino H H | 4-cloro-
2 \Ej/: cinamilo 1.36 416

Aedes aegypti (mosquito de la fiebre amarilla):

10-15 larvas de Aedes (L2), junto con una mezcla de la nutricién se colocaron en
placas de 96 pocillos de microtitulacidén. Las soluciones de ensayo a una tasa de
aplicacion de 2 ppm se pipetearon en los pozos. 2 dias mas tarde, los insectos
fueron revisados por mortalidad e inhibicion del crecimiento.

Los siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Aedes aegypti:

Tabla E
Com 7= Tiempo de
Pl 7 Y |RI R2 |R3 |RS MH-+
N T ‘ ‘ retencién
’ ) —z- de LCMS
{Ryn
( [ C=0 | 2-cloro- H g | 4-cloro-
1 isonicotinoilo cinamilo 1.54 480
Fj@( .C=0 2-metoxyetil |y H | 4-cloro- 152 4312
2 cinamilo : .

Tetranychus urticae (acaro arafa de dos manchas):

Discos de hojas de haba (‘bean” en agar en placas de 24 pocillos de
microtitulacion fueron rociados con soluciones de ensayo a una tasa de aplicacion
de 200 ppm. Después del secado, los discos de hoja estaban infestados por
poblaciones de acaros de diversas edades. 8 dias después, los discos se
revisaron por mortalidad de huevos, mortalidad de larvas, y mortalidad de adultos.
Los siguientes compuestos dieron al menos 80% de control de Tetranychus
urticae:
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Tabla F
gg‘“" Tf’—lz'/ Y R R2 |R3 | RS g;i;fg‘(’,):e MH-+
N7 de LCMS
(RN
2-cloro-5-
. C=0 ) . H H | 4-cloro-
trifluorometil . )
1 ﬁ “6-metil- cinamilo 1.66 678
isonicotinoilo
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