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S. D.

Re:

Pl.- WYETH HOLDINGS CORPORATION.- Solicitud de Patente de

Invencién para "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y

UN COMPUESTO DE AMIDINOHIDRAZONA". Clase A.01N.-Expediente
nimero 00-017.310.-

1. Me refiero al auto dictado por ese Despacho notificado por fijacidn en lista de 28

de Septiembre de 2006 y a mi memorial de plazo de 20 de Diciembre del mismo afio.

2. Antes de referirme a las objeciones realizadas por el sefior Examinador en su

Concepto Técnico No. 1485, me permito manifestar que es deseo del solicitante realizar

las siguientes modificaciones al capitulo reivindicatorio de la solicitud en estudio

()

Debidamente autorizado por el solicitante, y de conformidad con el Articulo
36 de la Decision Andina 486, el Articulo 7 del Decreto 2591 de 13 de
Diciembre de 2000 y Articulo 11 de la Resoluciéon No. 00210 de 15 de Enero
de 2001, se ha dividido la presente solicitud de patente en nueve

solicitudes, a saber:

(1) Una solicitud original compuesta por 3 reivindicaciones que encuentran

su sustento en la descripcion y en el capitulo reivindicatorio
originalmente presentado a ese Despacho con la presente solicitud No.
00-017-310, especificamente en las reivindicaciones 1, 3 y 6; en las
cuales se han realizado leves modificaciones, con el fin de superar las
objeciones realizadas por el sefior Examinador en el Concepto Técnico

citado anteriormente. Tales modificaciones son las siguientes:

a) Se ha procedido a restringir la configuracion de la linea de puntos
del enlace carbono-nitrogeno para que represente Unicamente
doble enlace, es decir C=N, siendo posible encontrar para
modificacién mencionada, pleno sustento en la descripcion y et

capitulo reivindicatorio, especificamente en la pagina 7 de

20 NUECREACIONES
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descripcion y en la reivindicacion 2 del capitulo reivindicatorio
originalmente presentado. De esta manera, se esta restringiendo de
manera significativa la cantidad de compuestos posibles, pues la
configuracion de linea punteada pasa de representar un enlace
sencillo o un enlace doble a representar solamente un enlace
doble. Me permito aclarar que esta modificacion aplica para la
reivindicacion 1 de todas las solicitudes divisionales que se

presentan.

Adicionalmente, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) e
hidrametilnén; es decir, para esta nueva reivindicacion ya no se
tienen en cuenta los demas subgrupos pertenecientes al Grupo I,
sino solo la familia de las amidinohidrazonas y especificamente el
compuesto hidrametilndn, el cual se encontraba en la reivindicacion

original 6.

b) La nueva reivindicacién 2 corresponde a la reivindicaciéon original 3
para la cual se ha modificado la dependencia; es decir, pasa de

depender de la reivindicacion 2 a depender de la reivindicacion 1.

c) La nueva reivindicacion 3 reclama: “Una composicion de cebo que
contiene de 0.01 a 20% en peso del antagonista del canal de sodio
neuronal de formula (I) tal como se definié en la reivindicacion 1, en
combinacién con hidrametilnén (5,5-dimetilperhidropirimidin-2-ona

4-trifluorometil-a-(4-trifluorometilstiril)cinamilidenohidrazona)”.

Con respecto a la introduccion de la cantidad del antagonista del
canal de sodio neuronal en la composicién, el sustento puede

encontrarse en la pagina 12 de la descripcion.

Con lo anterior, es claro gue las modificaciones realizadas se encuentran
dirigidas a restringir de manera significativa el alcance de la presente
solicitud al definir de manera mas precisa los componentes involucrados y

sus proporciones en la composicion.

De esta manera, el capitulo reivindicatorio de la solicitud 00-017.310
original, se encuentra ahora dirigido a proteger una composicion insecticida
que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula
(I) en combinaciéon con un compuesto de amidinohidrazona, a saber,

hidrametilnén.
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Teniendo en cuenta lo anterior, me permito manifestar que el titulo de ésta
solicitud se ha modificado pasando a ser: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS
SINERGICAS QUE COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO
NEURONAL Y UN COMPUESTO DE AMIDINOHIDRAZONA" con el fin de
permitir una mayor relacién entre el titulo de la solicitud y la materia para la

cual se dirige la proteccién de la misma.

Finalmente, me permito manifestar que las reivindicaciones 2, 5y 7 - 10 del

capitulo reivindicatorio originalmente presentado, han sido eliminadas.

(2) Una primera solicitud fraccionada No. 00-017.310A que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
encuentran sustento en la descripcion y en las reivindicaciones 1, 3y 4
originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las cuales se
han realizado leves modificaciones, las cuales se ensefian a

continuacion:

a) La reivindicacion 1 de la primera solicitud divisional corresponde a
las reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrogeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademads, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas
compuestos piretroide o de tipo piretroide especificos, a saber,
cipermetrina, cialotrina, ciflutrina, permetrina, etofenprox,
silafluofén; estos dos ultimos han sido referidos en la solicitud 00-
017.310 como pertenecientes al subgrupo de los compuestos de
tipo piretroide. Sin embargo, puede verificarse que éstos
compuestos segun la literatura cientifica, son considerados como
piretroides. Para corroborar lo anterior, me permito anexar copia de
las paginas 3696 y 3694 del libro "Rompp Chemie Lexikon” en su
version original y la versién traducida del aleman, en el cual puede
observarse que el compuesto etofenprox aparece clasificado como
un compuesto piretroide, en vista de la relacion estructural existente
con dicha familia, lo cual permite agrupar los compuestos

mencionados en un solo grupo.

b) La reivindicacion 2 de la primera solicitud divisional corresponde a la

reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado Ila
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dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacion 1.

De esta manera, la primera solicitud fraccionada se encuentra
dirigida a proteger una composicion insecticida que comprende
un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) en
combinacién con uno mas compuestos piretroides o de tipo
piretroide especificos, y ya no se tienen en cuenta los demas

subgrupos pertenecientes al Grupo I.

(3) Una segunda solicitud fraccionada No. 00-017.310B que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
estdn plenamente sustentadas por la descripcion y en las
reivindicaciones 1, 3 y 5 originalmente presentadas con la solicitud 00-
017.310 en las cuales se han realizado leves modificaciones, las cuales

se ensefian a continuacion:

a) La reivindicacidon 1 de la segunda solicitud divisional corresponde a
la reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se menciond
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademas, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de féormula (I) vy
nucleopolihedrovirus recombinante capaz de expresar una
neurotoxina de insecto, a saber: HzNPVAalIT, Helicoverpa
Nucleopolihedrovirus que expresa la toxina del insecto Androctonus

australis.

b) La reivindicaciéon 2 de la segunda solicitud divisional corresponde a
la reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado la
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacién 1.

De esta manera, la segunda solicitud fraccionada se encuentra
dirigida a proteger una composicion insecticida que comprende
un antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacién con un nucleopolihedrovirus recombinante
capaz de expresar una neurotoxina de insecto, que es
HzNPValT y ya no se tienen en cuenta los demas subgrupos

pertenecientes al Grupo I.
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(4) Una tercera solicitud fraccionada No. 00-017.310C que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
tienen sustento en la descripcién y en las reivindicaciones 1, 3 y 4
originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las cuales se
han realizado leves modificaciones, las cuales se enseflan a

continuacion:

a) La reivindicacién 1 de la tercera solicitud divisional corresponde a la
reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se menciondé
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademds, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas
compuestos de organofosfato, seleccionados del grupo que
comprende profenofos, acefato, sulprofos, malatién, diazinén, metil

paration y terbufods.

b) La reivindicacién 2 de la tercera solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado la
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacién 1.

De esta manera, la tercera solicitud fraccionada se encuentra
dirigida a proteger una composicion insecticida que comprende
un antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacion con uno o mas compuestos de organofosfato
especificos y ya no se tienen en cuenta los demas subgrupos

pertenecientes al Grupo I.

(5) Una cuarta solicitud fraccionada No. 00-017.310D que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
estan plenamente sustentadas por la descripcion y las reivindicaciones
1, 3 y 4 originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las
cuales se han realizado leves modificaciones, las cuales se ensefian a

continuacion:

a) La reivindicacion 1 de la cuarta solicitud divisional corresponde a la
reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné

anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
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puntos del enlace carbono - nitrogeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademds, la composicidn insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas

carbamatos, a saber: metomil, tiodicarb y fenotiocarb.

b) La reivindicacion 2 de la cuarta solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado Ila
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicaciéon 2 a

depender de la reivindicacién 1.

De esta manera, la cuarta solicitud fraccionada se encuentra dirigida
a proteger una composicion insecticida que comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacién con uno o mas compuestos de carbamato
especificos, y ya no se tienen en cuenta los demas subgrupos

pertenecientes al Grupo I.

(6) Una quinta solicitud fraccionada No. 00-017.310E que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
estan plenamente sustentadas en la descripcion y las reivindicaciones 1,
3 vy 4 originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las
cuales se han realizado leves modificaciones, las cuales se enseflan a

continuacion:

a) La reivindicacién 1 de la quinta solicitud divisional corresponde a las

reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné

anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademds, la composicién insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas
compuestos de lactona macrociclica, a saber espinosad,
avermectina, emamectina, milbemectina, nemadectina y

moxidectina.

b) La reivindicaciéon 2 de la quinta solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado la
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacién 1.
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De esta manera, la quinta solicitud fraccionada se encuentra dirigida
a proteger una composicion insecticida que comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacién con uno o mas compuestos de lactona
macrociclica definidos y ya no se tienen en cuenta los demas

subgrupos pertenecientes al Grupo I.

(7) Una sexta solicitud fraccionada No. 00-017.310F que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
encuentran su sustento en la descripcidén y en las reivindicaciones 1, 3 y
4 originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las cuales
se han realizado leves modificaciones, las cuales se ensefian a

continuacion:

a) La reivindicacion 1 de la sexta solicitud divisional corresponde a las
reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

Gnicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademads, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) y uno o mas
compuestos antagonistas de GABA, a saber: fipronil y endosulfén

b) La reivindicaciéon 2 de la sexta solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado la
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacion 1.

De esta manera, la sexta solicitud fraccionada se encuentra dirigida
a proteger una composicion insecticida que comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacién con uno o mas compuestos antagonistas de
GABA especificos y ya no se tienen en cuenta los demads

subgrupos pertenecientes al Grupo I.

(8) Una séptima solicitud fraccionada No. 00-017.310G que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
encuentran su sustento en la descripcién y en las reivindicaciones 1, 3 y

4 originalmente presentadas con la solicitud 00~017.310 en las cuales
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se han realizado leves modificaciones, las cuales se ensefian a

continuacion:

a) La reivindicacion 1 de la séptima solicitud divisional corresponde a
las reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademads, la composicion insecticida reclamada comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas
compuestos de ligando receptor de acetilcolina, a saber:

imidacloprid, acetamiprid, nitenpiram y tiametoxam.

b) La reivindicacidon 2 de la séptima solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado la
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacidon 2 a

depender de la reivindicacion 1.

De esta manera, la séptima solicitud fraccionada se encuentra
dirigida a proteger una composicion insecticida que comprende
un antagonista del canal de sodio neuronal de formuia (I) en
combinaciéon con uno o mas compuestos de ligando receptor
de acetilcolina especificos y ya no se tienen en cuenta los demas

subgrupos pertenecientes al Grupo I.

(9) Una octava solicitud fraccionada No. 00-017.310H que presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio constituido por 2 reivindicaciones que
encuentran su sustento en la descripcién y en las reivindicaciones 1, 3 y
4 originalmente presentadas con la solicitud 00-017.310 en las cuales
se han realizado leves modificaciones, las cuales se ensefan a

continuacion:

a) La reivindicacion 1 de la octava solicitud divisional corresponde a las
reivindicaciones originales 1 y 4, en la cual tal como se mencioné
anteriormente, se ha restringido la configuracion de la linea de
puntos del enlace carbono - nitrégeno para que represente

Unicamente un doble enlace, es decir C=N.

Ademas, la composicion insecticida reclamada comprende un

antagonista de! canal de sodio neuronal de férmula (I) y uno o mas
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compuestos de formamidina a saber: amitraz, clordimeform vy

clorfenamidina.

b) La reivindicacién 2 de la octava solicitud divisional corresponde a la
reivindicacion original 3 para la cual se ha modificado Ila
dependencia; es decir, pasa de depender de la reivindicacion 2 a

depender de la reivindicacion 1.

De esta manera, la octava solicitud fraccionada se encuentra dirigida
a proteger una composicion insecticida que comprende un
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (I) en
combinacién con uno o mas compuestos de formamidina
especificos y ya no se tienen en cuenta los demas subgrupos

pertenecientes al Grupo I.

Por ultimo, me permito manifestar que ninguna de las modificaciones

‘ realizadas anteriormente amplia de manera alguna el alcance de la
‘ ’presente invenciéon toda vez que limita a la combinacion del antagonista
del canal de sodio neuronal con una familia de compuestos, y desde el inicio

del capitulo reivindicatorio de cada solicitud divisional (es decir, en la

reivindicacion 1) se limita dicha familia de compuestos a unos compuestos

especificos. Por otro lado, me permito resaltar que tal como se ha

establecido, todas las modificaciones estan plenamente sustentadas en el

capitulo reivindicatorio y la descripcion de la solicitud 00-017.310

originalmente presentada.

3. Objecion por Claridad de la Solicitud:

. El sefior Examinador en su concepto Técnico No. 1485 objeta la claridad de la

solicitud argumentando lo siguiente:

*  “No se acepta la divisidn de la solicitud... la reivindicacion 1 continGa siendo
muy general por cuanto no se delimita el alcance de la invencién puesto que
abarca diez grupos de compuestos que corresponden a funciones quimicas

diferentes y donde no se especifican los compuestos”.

= “Tampoco esta suficientemente sustentado en el capitulo descriptivo que toda
esa amplia gama de mezclas posibles de acuerdo a lo reivindicado presenten
efecto sinérgico, solo se muestran unos ejemplos que no resultan
suficientemente representativos de acuerdo al gran numero de mezclas

posibles”.
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* “Con respecto a la fédrmula estructural no es claro la forma como se indica
que “la configuracion de la linea punteada C===N representa un enlace doble
o un enlace simple” pero en la formula no aparece dicho enlace representado
asi, lo que alli se muestra es un enlace formado por una linea continua y una
punteada... no es congruente la forma de representario en la estructura con lo
que se indica dentro de la reivindicacion No. 1 y con lo indicado en la

reivindicaciéon No. 3"

» “Las reivindicaciones de método para el control de insectos.. son muy

generales y no definen una forma de realizacién especifica”

Como respuesta a estos argumentos, me permito dirigir la atencién del Sefior
Examinador a los siguientes hechos, que permitirdan demostrar que teniendo en cuenta
las modificaciones realizadas a la solicitud presentada, se superan las objeciones del

sefior Examinador:

* En cuanto a la objecion basada en la alegada generalidad de la reivindicacion
1, me permito manifestar que teniendo en cuenta la divisién realizada a la
solicitud, de ninguna manera puede seguirse hablando de una reivindicacion
general toda vez que la composicion insecticida que se reclama en cada uno
de los capitulos reivindicatorios, ya no comprende un antagonista del canal de
sodio neuronal y diez familias de compuestos; por el contrario, ahora
comprende el antagonista del canal de sodio neuronal y una sola familia de
compuestos de la cual se han seleccionado unos compuestos
especificos. De esta manera, es evidente que se supera la objeciéon de

claridad a este respecto.

* En cuanto a la demostracién del efecto sinérgico, me permito dirigir la
atencidén del sefior Examinador al hecho de que en mi memorial de fecha 27
de Julio de 2006, presenté para las solicitudes divisionales denominadas como
A, C, Fy G anexos a la descripcién del sustento experimental que demuestra
el sinergismo existente para la respectiva mezcla reclamada, los cuales se
anexan nuevamente en este memorial. Adicionalmente, en la pagina 11 de mi
memorial de fecha 27 de Julio de 2006, se establecié que en los ejemplos 2 y
3 de la descripcidn de la solicitud presentada, los cuales se encuentran en las
paginas 16 a 20 de dicha solicitud, se demuestra el efecto insecticida sinérgico
presentado por la combinacidn del antagonista de sodio neuronal de formula
Ia, con hidrametilnon (compuesto de amidinohidrazona, ejemplo que
demuestra el efecto sinérgico de la composicién reclamada correspondiente a
la solicitud original) y con HzNPV-AaIT (un nucleopolihedrovirus recombinante

capaz de expresar una toxina de insecto, ejemplo que demuestra el efecto

10
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sinérgico de la composicidn reclamada correspondiente a la solicitud divisional
B).

Ahora bien, me permito manifestar que para demostrar el efecto sinérgico
presentado por la mezcla del antagonista del canal de sodio neuronal de
formula Ia con espinosad (compuesto de lactona macrociclica, comprendido
en la solicitud divisional E) y con amitraz (compuesto de formamidina,
comprendido en la solicitud divisional H), me permito anexar a dichas
solicitudes fraccionadas datos experimentales que permiten evidenciar la
existencia de dicho efecto. De esta manera, se supera la objecion realizada
por el sefior Examinador en relacién con el sustento de la existencia de un

efecto sinérgico.

* En relacion con la objecion del sefior Examinador por una alegada
inconsistencia en la representacion estructural y el texto de la reivindicacién
para el enlace Carbono-Nitrégeno, me permito manifestar que tal como se
menciono anteriormente, se modificaron los capitulos reivindicatorios de
manera tal que desde el inicio de cada capitulo (es decir, desde la
reivindicacion 1) se ha definido que dicha linea punteada en la estructura esté
definida como un enlace doble, y se ha reemplazado la representacion
C===N, con una representacién acorde con la estructura presentada. De esta
manera, se supera la objecion de claridad realizada por el sefior Examinador a

este respecto.

» Por ultimo, con respecto a la objecidon acerca de las reivindicaciones de
método, teniendo en cuenta que fueron eliminadas del capitulo reivindicatorio

de las solicitudes divisionales, se supera esta objecion.

De esta manera, entonces las modificaciones realizadas a la solicitud presentada

permiten superar las objeciones de claridad realizadas por el sefior Examinador.

De acuerdo con el Concepto Técnico No. 1485, el sefior Examinador afirma: “la
invencién no comprende un grupo de invenciones relacionadas entre si de manera que
se integre un unico concepto inventivo” y sustenta dicha afirmacidn con el siguiente
argumento: “no obstante se haya restringido la composicion con respecto a los
antagonistas el canal de sodio a los compuestos de férmula I, los compuestos del grupo

I con los cuales se combinan corresponden a grupos con funciones diferentes”.

Sobre este particular, me permito manifestar que en este caso el capitulo

reivindicatorio de cada solicitud divisional no se ha restringido solamente en cuanto al

11
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antagonista del canal de sodio neuronal; sino que adicionalmente se ha establecido que
dicho antagonista solo se combina con una familia de compuestos e incluso se ha
limitado de manera considerable el alcance de la invencion al definir que de esa
familia de compuestos perteneciente al grupo I, solo unos pocos compuestos especificos
pueden estar comprendidos en la composicién. De esta manera, es posible entonces
hablar de una sola invencion presente en cada solicitud y debe reconocerse la

existencia de unidad de Invencién para las invenciones en mencidn.

5. Adicionalmente, el sefior Examinador en su concepto Técnico No. 1485 establece
que “Se ha solicitado en dos oportunidades al interesado y se le ha aclarado y orientado
al respecto de como ajustar su solicitud de manera que sea clara y guarde unidad de
invencion y no ha sido posible que responda adecuadamente para continuar con el

tramite”.

A este respecto, me permito manifestar que contrario a lo que afirma el sefor
Examinador, en ningin momento el solicitante ha procedido de manera contraria a
las sugerencias realizadas por el sefior Examinador. De hecho, en cada memorial de
respuesta a los Conceptos técnicos notificados por ese Despacho se han acatado las

instrucciones y sugerencias del sefior Examinador:

= En primer lugar, como respuesta a la objecion del sefior Examinador
relacionada con el amplio nimero de posibilidades de mezclas existentes
debido a la diversidad de antagonistas del canal de sodio neuronal
reclamados, se procedio a restringir el grupo de los antagonistas del canal de
sodio neuronal posibles a apenas un antagonista del canal del sodio
neuronal, especificamente el de féormula I; es decir se pasé de tener 5
posibilidades para la formula de dicho antagonista a solamente una férmula
posible. De esta manera, la composicién insecticida comprendia el antagonista
del canal de sodio neuronal de férmula I y uno o mas compuestos de

cualquiera de las 10 familias del Grupo 1.

= Posteriormente, como respuesta a la objecion del sefior Examinador
relacionada con la diversidad de familias de compuestos pertenecientes al
grupo I con los cuales se mezcla el antagonista del canal de sodio neuronal de
formula I, se dividié6 la solicitud para que cada una de las solicitudes
divisionales estuviera dirigida a proteger una composicion insecticida que
comprendia el antagonista del canal de sodio neuronal de formula I y uno o
mas compuestos de apenas una de las familias pertenecientes al Grupo
I

= En esta ocasién se estd limitando ain mucho mdas el alcance de la invencion

de acuerdo con las sugerencias del sefor Examinador pues la

12
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composicion insecticida reclamada ahora apenas contiene el antagonista del
canal de sodio neuronal de férmula I y apenas unos compuestos
especificos perfectamente definidos, pertenecientes a una de las familias
del grupo I.

Es importante resaltar, que no hay un sustento juridico dentro de la normatividad
que regula la Propiedad Industrial, especificamente las patentes, para rechazar una
solicitud divisional porque no cumple con los requisitos de patentabilidad, en este caso
con el de claridad. El articulo 36 de la Decision 486 permite dividir la solicitud en dos o
mas fraccionarias en cualquier momento del tramite, pero en ningin momento hace
menciéon a que inmediatamente se presenta una solicitud divisional se le realice el
examen de patentabilidad y se rechace de plano sin darle siquiera la posibilidad al
solicitante para poder defenderse y argumentar el porque si cumple con los requisitos
de patentabilidad. Al presentarse una solicitud divisional, esta debe seguir un tramite
independiente del de la solicitud original, y a cada una de las solicitudes fraccionarias se
les debe realizar todo el tramite como si se presentara una solicitud nueva, esto es
publicarla, realizarle un examen de patentabilidad a cada solicitud fraccionaria, etc. Por
lo tanto no se entiende el porque no se le realizé un examen de patentabilidad a cada
solicitud fraccionaria, ya que claramente cumplian con los requisitos de forma, y asi
darle al posibilidad al solicitante de poder presentar sus argumentos como defensa a las
objeciones citadas por el examinador. Al no haberse dado esta oportunidad, se esta
presentando una clara violacion a los derechos fundamentales consagrados en la
Constituciéon Nacional dentro del articulo 29 como lo son el derecho al debido proceso y
a la defensa, por cuanto el solicitante nunca tuvo al oportunidad de presentar sus

argumentos de defensa.

Sin embargo, aunque no se comparte la posicién del examinador, se procedié a
hacer caso a las sugerencias presentadas por este, y por lo tanto, como se enuncié

anteriormente, se presentan nuevamente las 8 divisionales.

6.7 Nuevamente, me permito llamar la atencién de ese despacho al hecho que para la

soI|C|tud orlglna|mente presentada fue concedido el privilegio de patente por la Oficina

. Europea _de Patentes baJo eI numero 'EP1198170 (WO 00/54591 A3) de la cual

anexo copia de la portada y el cap|tulo reivindicatorio. Aungque es claro para el
solicitante que la concesién del beneficio de patente en un pais no obliga a proceder de
igual manera en ningan otro; es claro que la concesion de la patente por una Oficina
que es ampliamente reconocida por la rigurosidad de sus exdmenes tal como lo es la
Europea, permite apreciar que se ha reconocido la existencia de Unidad de Invencion en
dicha solicitud, por lo cual este hecho deberia constituir un indicio de que en efecto si
existe Unidad de Invencion para la solicitud originalmente presentada lo cual lleva a que

indudablemente las nueve solicitudes divisionales que resultan de la solicitud de patente
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REL

colombiana radicada originalmente con el nimero de expediente 00-017.310, cumplen

con este requisito.

7. Para finalizar, me permito llamar la atencion del sefior Examinador al hecho de
que en ese Despacho reposan los siguientes documentos tanto para la solicitud original,
como para las ocho divisionales; los cuales fueron presentadas junto con memorial de
27 de Junio de 2006:

»  Capitulo descriptivo para cada solicitud;

= Nuevo Resumen-Objeto y Finalidad de la Invencién, el cual ha sido modificado
con respecto al de la solicitud original, con el fin de hacer referencia a la
materia reclamada tal como se mencioné anteriormente;

» Los recibos Nos. (A) 06-53.123, 06-56.303 y 06-56-304; (B) 06-53.124, 06-
56.305 y 06-56.306; (C) 06-53.125, 06-56.307 y 06-56.308; (D) 06-53.126,
06-56.309 y 06-56.310; (E) 06-53.127, 06-56.311 y 06-56.312; (F) 06-
53.128, 06-56.313 y 06-56.314; (G) 06-53.129, 06-56.315 y 06-56.316 y (H)
06-56.319, 06-56.317 y 06-56.318, expedidos por la Superintendencia de
Industria y Comercio, que acreditan el pago de las modificaciones
mencionadas, los cuales fueron anexados con memorial de 27 de Julio de
2006; y un nuevo recibo niUmero 07- 5.451, que acredita el pago de las
actuales modificaciones realizadas a la solicitud original;

» Fotocopias de las copias auténticas debidamente certificadas de las solicitudes
de patente presentadas para el invento arriba nombrado respecto de las
cuales reclamo prioridad, a saber de las solicitudes nimero 60/124,306 de
12 de Marzo de 1999 y 60/158,201 de 7 de Octubre de 1999, junto con las
Traducciones Oficiales nimeros 0243 y 0244;

= Copia del documento que acredita el traspaso que los autores del invento de
la referencia hacen de sus derechos sobre el mismo junto con la Traduccion
Oficial nimero 093;

= Tarjeta de propietario; y

*  Formato Unico de Conversidn, Divisién y Fusién para las ocho solicitudes.

Por lo tanto, lo Unico que se anexara nuevamente sera el recibo nimero 07-5.451,
que acredita el pago de las modificaciones realizadas, el capitulo reivindicatorio, el
extracto y cuando aplique, los datos experimentales, ya que los anteriores

documentos se presentaron junto con memorial de 27 de Julio de 2006.
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8. Anexo los documentos que detallo a continuacién, relacionados con cada una de

las solicitudes resultantes del presente fraccionamiento:

(1)

(2)

(3)

(4)

()

Solicitud original: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y

UN COMPUESTO DE AMIDINOHIDRAZONA".-

a) Nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 3 reivindicaciones tal como
se ilustré anteriormente, cuyo sustento se encuentra en la descripcion y
las reivindicaciones 1, 3, y 6 originaimente presentadas con la solicitud
No. 00-017.310 inicialmente radicada el 9 de Marzo de 2000
renumeradas como reivindicaciones 1 a 3; y

b) Recibo nimero 06-54,897 expedido por la Superintendencia de Industria
y Comercio, que acredita el pago de las modificaciones mencionadas, el
cual como ya se menciond reposa en ese Despacho junto con el
expediente de la solicitud en mencién y el nuevo recibo nimero 07-
5451, que acredita el pago de las actuales modificaciones.

Teniendo en cuenta que se presentan 8 solicitudes divisionales, para cada
una de éstas anexos me permito presentar:

(a) Un nuevo capitulo reivindicatorio compuesto por 2 reivindicaciones tal
como se ilustré anteriormente, que tiene pleno sustento en la
descripcién y las reivindicaciones 1, 3 y 4 presentadas en la solicitud
No 00-017.310, renumeradas como nuevas reivindicaciones 1 a 2;

(b) Extracto de la solicitud, en sus dos formas, que incluye el titulo que se
encuentra de acuerdo con el objeto de la presente invencién
fraccionada y que incluye las reivindicaciones 1 a 2;

Adicionalmente, para las solicitudes divisionales E y H me permito presentar
como anexo a la descripcion el sustento experimental que demuestra el
sinergismo existente para la mezcla reclamada.

Como la fecha de presentacion de las solicitudes resultantes del presente
fraccionamiento es la misma --9 de Marzo de 2000-- atentamente solicito a
usted se sirva dar a la solicitud fraccionada el mismo nimero de Expediente
de la solicitud original, acompafada de la letra A, B, C, D, E, F, G o H segtn
corresponda, para su identificacion.

Ratifico a usted que de conformidad al cambio de nombre solicitado

mediante memorial de 11 de Abril de 2005, la titular de la solicitud
fraccionada en cuestion WYETH HOLDINGS CORPORATION; sociedad
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organizada y existente de conformidad con las leyes del Estado de Maine,
Estados Unidos de América y domiciliada en Madison, Estado de New Jersey,
Estados Unidos de América.

(6) En cuanto a la Fuente Normativa de la Reciprocidad requerida para la
prioridad respecto de las solicitudes divisionales, es la misma invocada

respecto de la solicitud original.

(7) Asi mismo, reitero a usted que el documento que acredita mi calidad de
Representante Legal en dicha sociedad para todos los asuntos de la
Propiedad Industrial, fue presentado con mi memorial de 11 de Abril de
2005, en la solicitud original nimero 00-017.310.

9. Adicionalmente, me permito presentar nuevamente los titulos que identificaran a

cada una de las solicitudes divisionales presentadas:

a) Solicitud divisional A: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO PIRETROIDE O DE TIPO PIRETROIDE”

b)  Solicitud divisional B: “COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
NUCLEOPOLIHEDRQOVIRUS RECOMBINANTE CAPAZ DE EXPRESAR UNA
NEUROTOXINA DE INSECTQ”

c) Solicitud divisional C: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO DE ORGANOFOSFATO”

d) Solicitud divisional D: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO DE CARBAMATO”

e) Solicitud divisional E: “COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO DE LACTONA MACROCICLICA”

f) Solicitud divisional F: “COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO ANTAGONISTA DE GABA”

g) Solicitud divisional G: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE

COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO DE LIGANDO RECEPTOR DE ACETILCOLINA”

16
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h)  Solicitud divisional H: "COMPOSICIONES INSECTICIDAS SINERGICAS QUE
COMPRENDEN UN ANTAGONISTA DEL CANAL DE SODIO NEURONAL Y UN
COMPUESTO DE FORMAMIDINA

10. Anexo me permito presentar copia de las paginas 3696 y 3694 del libro * Rompp
Chemie Lexikon” en su versidn original y traducida del aleman y de la portada y capitulo
reivindicatorio de la patente Europea concedida identificada con el nimero EP
1198170.

11. En vista de lo anterior, y de conformidad con lo establecido por el Articulo 36 de la
Decision 486, solicito a ese Despacho se sirva aceptar y estudiar las solicitudes

divisionales presentadas y conceder el privilegio de patente solicitado.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicidn insecticida que comprende un antagonista del canal de
sodio neuronal de férmula (1):

l\/\

m /
™SCN\T 1 F VAR Y

N——C~——N—N===C——A~—(CR2R3)n

)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO-.
alquilo C4-Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos haldégeno, alcoxi
C4-C3, haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C,-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C3 o cicloalquilo C3-Ceg;

alcoxicarbonilo C4-Cs; cicloalquilcarboniloxi C3-Cs; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno; alquilo C4-C4 o alcoxi C1-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C+-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C»-Cg 0
NR12R13;

m, p ¥ q son cada uno independientemente un entero de 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode 0,106 2;

R, R1, Rz, Rs, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo Cs-
Cas;

Rs es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C¢-Cg, alcoxi Cs-
Cs, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo C-Cg, alquinilo C2-Ce, alquilcarbonilo C4-Csg,
alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Cs, 0 haloalquiltio C1-Ceg,

Ri2 y R13 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;

y la configuracién de linea punteada

20
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representa un doble enlace;

0 un esteroisbmero del mismo; y
(5,5-dimetilperhidropirimidin-2-ona-4-trifluorometil-a-(4-trifluorometilstiril)
cinamilidenohidrazona (hidrametilnén);

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinaciéon con hidrametilnén en una relacién de 1 parte
en peso del antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1) tal
como se definié anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso

de hidrametilnon.

2. La composiciéon de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde en la

. férmula |

Wes O;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicién 4

A es CHy;

nesO;

m, py q son cada uno 1;y

Ry R4 son cada uno H

. 3. Una composicion de cebo que contiene de 0.01 a 20% en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1) tal como se definié en

la reivindicacioén 1 en combinacioén con hidrametilnon.
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2,4-Dihydro-3-pyrazolon - (veraltet: 2-Pyrazolin-5-
on), CsHN,0, MG. 84,08, als Grundkdrper einer
groBen Gruppe gut wirksamer *Antipyretika u.
* Antineuralgika am wichtigsten. 1

N.2
SQH
£ E) o)
Einige der *Phenazone haben allerdings wegen gele-
gentlich auftretender unerwiinschter *Arzneimittel-
nebenwirkungen Anwendungsbeschrinkungen od.
-verbote erfahren. Einige P. dienen als Reagentien u.
zur Herst. von Azofarbstoffen (Pyrazolon-Farbstoffe
wie *Flavazine u. *Tartrazin). - £=F pyrazolones —J
pirazoloni — § pirazolonas
Lit.: Becker u. Moebius, Listen der pyrazolonhaltigen
Arzneimittel, Berlin:  Arzmeimittel-Informations-Dienst
(ATT) 1982 » Beilstein EIII/IV 24, 58, EV 24/1 in Vorberei-
tung = Brume, 100 Jahre Pyrazolone, Minchen: Urban &
Schwarzenberg 1985 = Brune, 100 Years of Pyrazolone
Drugs, Basel: Birkhiuser 1986 » Hager (4.) 3, 9-12; 6a,
115-119, 571-575 » Kirk-Othmer (3.) 19, 445-451 =
Snell-Hilton 6, 207-219 = Ullmann (4.) 7, 650; 19, 583590 =
Winnacker-Kichler (3.) 4, 287, 354, 535-537.

Pyrazon s. Chloridazon.

Pyrazophos. “r
]

HsCzOOCf\N_N i
S»—0—P—0C,H
HiC \N/‘Q)— 1 s
QC2zHsg

Common name fiir 2-Diethoxythiophosphoryloxy-5-
methylpyrazolo[1,5-a]pyrimidin-6-carbonsiureethyl-
ester, C,,H,N;0,PS, MG. 3734, Schmp. 50-51°,
LDs, Ratte oral weiblich 151 mg/kg, méinnlich
242 mg/kg (Wirkstoffe iva), von Hoechst 1971 einge-
fihrtes system. *Fungizid mit protektiver u. kurati-
ver Wirkung gegen Echie Mehltaupilze v.a. im Obst-,
Gemuse- u. Zierpflanzenbau. — E=F pyrazophos -
I=8§ pirazofos

Lit.: Agro. » Bichel, S. 127 (Afugan®) » Farm. ® Pesticide
Manual = Wirkstoffe iva. - [Z 2933.59; CAS 13457-18-6]

Pyren (Benzo[deflphenanthren). P US
e
>

C16H;0, MG. 202,26, Im reinen Zustand farblose, in
techn. Qualititen durch Naphthacen-Spuren gelb
gefarbte Krist., D. 1,271, Schmp. 150°, Sdp. 393°,
fluoresziert in fester u. geldster Form blay; in Wasser
unldsl., in Ether u. aromat. Lsgm. l6slich. P. als
solches ist im Gegensatz zu manchen anderen
*polycyclischen aromatischen Kohlenwasserstoffen
(bes. *Benzo[a]pyren) nach neueren Unters. (Lit.)
nicht carcinogen. Mutagen u. carcinogen sind aller-
di;lgs z.B. Nitropyrene (Lit.?), von denen geringe
Mengen in Tonern fur die *Elektrophotographie
gefunden worden waren (Lit.?).

Fork.: P. ist ubiquitdr in allen Prod. unvollstindiger
}’erbrennung, in fossilen Brennstoffen u. zu etwa 2%
mm *Steinkohlenteer enthalten, aus dem es bei fraktio-
nierter Dest. gewonnen wird.

Verw.: Zur Herst. von Naphthalintetracarbonsaure,
als Vorprod. fiir Farbstoffe (sog. Teerfarbstoffe).

Pyrethroide , %vé

Name von griech.: pyr = Feuer, weil P. bei trockener
Dest. von Steinkohle entsteht. - E pyrene — F pyréne -
I pirene — S pireno

Lit.: 'VIARC Monogr. 32, 431-445 (1983). 2IARC Monogr.
33, 171-222 (1984). 3 Science 209, 10371043 (1980).

allg.: Beilstein EIV 5, 2467 » Ullmann (4.) 14, 686£.; (5.) A13,
271f - [Z 2902.90;, CAS 129-00-0]

Pyrenit s. Tetryl.
Pyrethrine s. Pyrethrum.

. Pyrethrinsaure s. Pyrethrum.

Pyrethroide. Bez. fir lipophile synthet. Verb. mit
naher od. ferner struktureller Verwandtschaft zu den
Wirkprinzipien des *Pyrethrum, deren insektizide
Wirkung wie bei dem Hauptwirkstoff des Pyre-
thrums, dem Pyrethrin I, auf einer starken Beeinflus-
sung der Natrium-Kanile in den Nervenmembranen
beruht. Die Pyrethroid-Forschung begann mit der
Aufllarung der wirksamen Bestandteile des natfirli-
chen Insektenvernichtungsmittels Pyrethrum vor
mehr als 70 Jahren durch Staudinger u. Ruzcka, die
auch die ersten synthet. Abwandlungen herstellten.
Die geringe Stabilitit u. die relativ hohen Herstellko-
sten stehen einer Skonom. sinnvollen Verw. des
Pyrethrums in der Landwirtschaft entgegen. Ziel der
Forschungsarbeiten war deshalb die Entwicklung
analoger synthet. leicht zuginglicher Verb. erhdhter
Stabilitit. Die nachfolgende Abb. zeigt die wichtig-
sten synthet. Wirkstoffe, die zum grobten Teil in
Einzelstichwortern ausfihrlicher behandelt werden,
dort finden sich auch Angaben zur Stercochemie.
Das erste sehr wirksame P. war Allethrin, das sich
strukturell noch sehr eng an das Pyrethrin I anlehnte.
Durch Variation der Alkohol-Komponente u. die
Einfihrung von Halogen entfernten sich die P. in
ihrer Struktur immer weiter von ihrem natirlichen
Vorbild. Wie die Beisp. Fenvalerat, Flucythrinat u.
Tau-fluvalinat zeigen, ist selbst der Cyclopropan-
Ring fur dic insektizide Wirkung nicht unbedingt
notwendig. Auch Wirkstoffe ohne Carboxy-Gruppe
sind bekanat.

Wihrend bei Insektiziden aus der Gruppe der chlo-
rierten Kohlenwasserstoffe, Carbamate u. Phosphor-
siureester Aufwandmengen von ca. 1kg/ha ndtig
sind, kommt man bei den P. mit rund 50-200 g/ha,
teilw. sogar mit nur bis zu 10-25 g/ha aus. Die P.
besitzen in der Regel eine starke, schnell einsetzende
Kontakt- u. FraBgiftwirkung gegen fast alle Insekten
(ausgenommen Schildlduse, Milben u. bodenlebende
Arten). Von Nachteil ist ihre Giftigkeit gegeniiber
Bienen, die jedoch zum Teil durch eine gleichzeitige
Repellent-Wirkung nicht zum Tragen kommt, u.
Fischen. — E pyrethroids — F pyrethroides ~ /
piretroidi — S piretroides

Lit.: Biichel, S.5-9 = Naumann, in Chemistry of Plant
Protection, Bd. 4 u. 5, Berlin-Heidelberg: Springer 1990 »
Naumarg, in Wegler, Chemie der Pflanzenschutz- w Schid-
lingsbekimpfungsmittel, Bd. 7, Berlin-Heidelberg: Springer
1981 = Pestic. Sci. 27, 337351 (1989) * Ullmann (5.) A14,
273-277 = Winnacker-Kichler (4.), 7, 308-312. -
[Z 2916.20]
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Pyrethrum
R A R? Pyrethrolon, (+)-Cinerolon u. ( +)-Jasmolon sind (s.
Mrehere
HC CHy R? R
R ROR =y N o f
cH=CCL, CN H  Cypermethrin HC H’Y‘COOH H—Q_\__/Rl
;:Eypenne:::: HC CHy o}
CH=CC1, CN F  Cyfluthrin R'= CH;  [+)-trans-Chrysan- RZs CH=CH, (+}-Pyrethrolon
_ A themumssiure R%.CH,  (+)-Cinerolon
3 1 : F S
CH=C<C O H Cyhalthrin R's COOCH, (+)- téawn:-PyrEQMn- R= CHg  (+)-Jasmolon
a
CH=CBr, CN H  Deltamethrin ]
CH, CN H  Fenpropathrin - H CHs
CH=CCl, H H  Permethin HC R Ty O ]
CHBr-CBr; CN H  Tralomethrin e \cr?: H _
CH=CICH;}, H H  Prenathrin
R R’
HsC CHy CH=CH, Pyrethrin |
— P COOCH;  CH=CH, Pyrethrin
e O~r CHy CHs Cinerin |
" 093 COOCH;  CHy Cinerin I
CH, CaHs Jasmolin |
S COOCH;  CiHs Jasmolin I
R = CHy \\0 e m Abb.: D‘ie insektiziden Bestandteile des Pyrethrums u. ihre
{Cismethrin) Bausteine.
Alle sechs Verb. sind farblose Fliissigkeiten, 16sl. in
R=CHy~N | Tetramethrin Alkohol, Petrolether u. Tetrachlormethan, die leicht
0 oxidieren, ihre Aktivitit an Licht u. Luft schnell
verlieren u. auch gegen Feuchtigkeit u. Alkalien
CH, — empfindlich sind. Es sind reine Kontaktgifte, die
R= j:&_\- Bioallethrin rasch in das Nervensyst. gelangen u. bei dem Insekt
= s-Bicallethrin die hierfiir charakterist. Symptome (starke Erregung,
0 gefolgt von Koordinationsstdrungen, Lihmung u.
- schlieBlich Tod) hervorrufen. Die Anfangswirkung
HiC \()\n/ cN o setzt dabei sc.hr schr.xell ein, d.h. das .Insckf ist
Hat OOF?K©/ \@ innerhalb weniger Min. bewegungsunfahig. Dieser
. knock-down"-Effekt wird bes. bei Fliegen nur von
wenigen Insektiziden erreicht. Die hierftir notige
R« —@—ct Ferwalerat Dosis reicht aber meist nicht fir eine tddliche
Wirkung aus, da die Wirkstoffe des P. im Insekt
R= —@—O-CHFZ Fucythrinat durch enzymat. Oxid. schnell entgiftet werden, so daB
sich ein Teil der Tiere wieder erholen kann. Dies kann
. : .
—— durch Zusatz von *Synergisten od. Wirkstoffen aus

— ”‘“"@Y

1o) (o}
HC CHy @

Etofenprox

Abb.: Die wichtigsten Pyrethroide (Stereochemie s. Einzel-
stichworte).

Pyrethrum. Aus den getrockneten Bliitenkopfen
verschiedener Chrysanthemum-Arten durch Pulveri-
sieren od. Extraktion gewonnenes *Insektizid, dessen
Hauptwirkstoffe die insgesamt sechs opt. akt. Ester
der (+)-trans-Chrysanthemumsiure u. der (+)-
trans-Pyrethrinsiure u. der Hydroxyketone (+)-

der Gruppe der Phosphorsdureester w. Carbamate
verhindert werden. Fir Menschen u. Warmbliter
(Vogel, Saugetiere) ist P. ~ v.a. unter den empfohle-
nen Anwendungsbedingungen — relativ harmlos.

Hauptausfuhrgebiete des P. sind Kenia, Tansania,
Ecuador, Kolumbien, Neuguinea u. Japan. Kenia u.
Tansania produzierten 1983 mit ca. 25000 t Gber 90%
der Welternte. Bei den pulverisierten Bliten unter-
scheidet man im Handel zwischen dalmatin. w.
persischem Insektenplv.; das dalmatin. Prod. gewinnt
man aus P. cineraiaefolium, das persische aus P.
roseum (P. carneum u. causasicum). Extrakte werden
mit Losungsmittelgemischen wie Methanol/Kerosin,
Petrolether/Acetonitril od. Petrolether/Nitromethan
gewonnen. P. wird seit alters in Asien als natiirliches
Insektenvernichtungsmittel verwendet u. auch heute
noch ist es in zahlreichen Mitteln bes. gegen Hygiene-
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Pirazona ver Cloridazona

Pirazofos
é‘g%ﬁz@w\mﬁmﬁ g%
B
e N OC1Hs

Nombre comudn del acido 2-dietoxitiofosforiloxi-5-metilpirazolo[1,5-a]pirimidin-6-
carboxilico etil éster, C14H20N302PS, peso molecular 373,4, punto de fusién 50-
51°, LDso en rata hembra oral 151 mg/kg, macho 242 mg/kg (principios activos
iva), *fungicida sistémico introducido por Hoechst en 1971, con efecto protector
o curativo contra el oidio blanco, en especial en cultivos de frutas, hortalizas y
plantas ornamentales. — £ = F pirazofos — / = S pirazofos.

Lit.: Agro ......

Pireno (Benzo[deflfenantreno)

C14Hz0, peso molecular 202,26. En estado puro, cristales incoloros; en
calidades técnicas, cristales de color amarillo debido a trazas de naftaceno, D.
1,271, punto de fusién 150°, punto de ebullicion 393°, fluorescencia azul en
forma disuelta o sdélida; insoluble en agua, soluble en éter y en disolventes
aromaticos. EIl pireno como tal, en oposicion a varios otros hidrocarburos
*po|iciclicos (en particular, *Benzo[a]pireno), de acuerdo con estudios recientes
(Lit."), no es cancerlgeno Sin embargo, son mutagenos y cancerigenos, por
ejemplo, nitropirenos(Lit.?), de los cuales se habian encontrado pequefias
cantidades en tintas en polvo (toners) par al *electrofotografia (Lit.%).
Observacién: El pireno se encuentra contenido ampliamente en todos los
productos de combustién incompleta, en combustibles fésiles y airededor del
2% en la *brea de hulla, de la cual se obtiene con destilacion fraccionaria.

Uso: Para la fabricacién de acido naftalintetracaboxilico como material de
partida para colorantes (los llamados colantes de alquitran).

Su nombre procede del griego: pyr = fuego, porque el pireno con destilacion en
seco se deriva de la hulla.

— E pyrene F pyréne | pirene S pireno
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Piranita ver Tetrilo.

Piretrinas ver Pyretrum

Acido de piretrina ver Pyretrum

Piretroides. Denominacion de compuestos sintéticos lipofilos con afinidad
estructural préxima o lejana con los principios activos del *pyrethrum (piretro),
cuyo efecto insecticida como en el caso del principal principio activo del
pyrethrum, la piretrina |, se basa en un fuerte efecto de los canales de sodio en
las membranas neuronales. La investigacion de los piretroides se inicié con el
esclarecimiento de los componentes activos del insecticida natural hace mas
de 70 afos por Staudiger y Ruzicka, quienes pordujeron también las primeras
modificaciones sintéticas. La baja estabilidad, los costos de produccion
relativamente elevados se oponen a un empleo econémicamente razonable del
pyrethrum en la agricultura. Por esa razén, el objetivo de los trabajos de
investigacion fue el desarrollo de compuestos anélogos, obtenibles faciimente
por medios sintéticos, de mayor estabilidad. La siguiente Fig. muestra los
principios activos mas importantes, los cuales en gran parte se tratan con mas
exhaustivamente en palabras claves individuales; alli también se encuentran
datos sobre la estereoquimica.

El primer piretroide muy efectivo fue la aletrina la cual, desde el punto de vista
estructural, se apoyaba atn muy estrechamente en la piretrina I.

Mediante variacion de los componentes alcoholes y la introduccion de
halégenos se alejaron los piretroides en su estructura cada vez mas de su
modelo natural. Tal como lo muestran los ejemplos fenvalerato, flucitrinato y
tau-fluvalinato, incluso el anillo ciclopropano no es absolutamente necesario
para la accion insecticida. Se conocen asimismo principios activos sin el grupo
carboxi.

Mientras que en el caso de los insecticidas del grupo de los hidrocarburos
clorados, carbamatos y éster de acido fosférico, son necesarias cantidades de
empleo de aprox. 1 kg/ha, con los piretroides son suficientes alrededor de 50-
200 g/ha, en parte incluso con sélo hasta 10-25 g/ha. Por lo general los
piretroides poseen un fuerte efecto insecticida de ingestién y contacto de rapida
accion contra casi todos los insectos (con excepcion de cochinillas, acaros y
especies que viven en el suelo). Una desventaja es su toxicidad contra las
abejas, la cual no se hace efectiva sin embargo gracias a un efecto repelente
simultaneo, y contra los peces.

— E pyrethoids - F pyrethroides - | piretroidi - S piretroides

Lit.Biischel, .....
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(57) Resumen

La presente invencién provee una composicion insecticida sinergistica que

comprende como ingredientes activos esenciales un antagonista del canal

de sodio neuronal €n combinacion con uno 0 mas compuestos

piretroide, nucleopoliedro virys recombina

piretroides, Compuestos del tipo
ntes capaces de expresar una

toxina de insecto, organofosfatos, carbamatos, formamidinas, lactosas



macrociclicas, amidinohidrazonas, antagonistas de GABA y ligandos del
receptor acetilcolina. También Se proveen los métodos para el control de

insecto sinergistico y la proteccién del cultivo.
REIVINDICACIONES:

1. Una composicion insecticida sinergistica que comprende una cantidad
sinergisticamente efectiva de un antagonista de! canal de sodio neuronal en
combinacion con uno o mas compuestos seleccionados del Grupo A, en
donde el antagonista del canal de sodio neuronal es un compuesto de

formula
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en donde A es CRsR5 0 NRs:

WesOoS:
X, Y, Z, X, Y'y Z son cada uno independientemente H: halégeno;
t OH; CN; NO,: alquiloC4-Cs opcionalmente sustituido con uno o mas

W

grupos haldgeno, alcoxj C-Cj3, haloalcoxiC4-Cs, cicloalquiloCs-Cs,
. algueniloxiCo-Cs, o sulfoniloxi:

alcoxiC4-Cg opcionalmente sustituido con uno o mas grupos
halégeno, alcoxiC4-C5 o cicloalquiloCs-Cg:

alcoxiC4-Cgcarbonilo, cicloalquilC3-Cecarboniloxi, fenilo
opcionalmente sustituido con Uno o0 mas grupos halégeno, alquilo C4-
Ca 0 alcoxi C4-C,:

aminocarboniloxi opcionalmente sustituido con uno o0 mas
grupos alquilo C4-Cj:

alcoxiC1-Cscarboniloxi; alquilC4-Cgsulfoniloxi: alqueniloC,-Cq: 0
NR12R13;

' m, P, ¥ g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 o

nesunenterode 0, 10 2:

resunenterode 10 2;

tes unenterode 1, 2, 3,04;

R, Ri, Ra, Ry, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo
Cy-Cy;

Res es alquiloC4-Cg, haloalquiloCy-C, alcoxiC4-Csalquilo, alcoxiC4-Cg,
haloalcoxiC1-C5, alqueniloC,-Cg, alquiniloC,-Cg, alquiloC1-Cecarbonilo,
alcoxiC1-C5-carbonilo, alquilC4-Cgtio, o haloalquilC4-Cgtio;
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R; y Rs son cada uno independientemente H; haldgeno; alquiloC4-Cg;
alquiloC4-Cgcarbonilo; o fenilo opcionalmente sustituido con uno o més
grupos haldgeno, CN, NO,, alquiloC+-Cg, haloalquiloC,-Cs, alcoxiC4-Cg o
haloalcoxiC;-Cg:

Rg ¥ R1g son cada uno independientemente H, o alquiloC4-Cy;

Ri1 es H, alquiloCs-Cg, haloalquiloC+-Cs, alquiloC4-Cgcarbonilo,
alcoxiC4-Cecarbonilo, o haloalcoxiC1-Cecarbonilo;

R12 ¥ Ry son cada uno independientemente es H o alquiloC4-Cs;

G es H; alquiloC4-Cq opcionalmente sustituido con uno o mas grupos
haldgeno, alcoxiCq-Cy, haloalcoxiC4-Cg, CN, NO2S(O)uR1s, CORy5, CO,R;s,
fenilo o cicloalquiloC;-Cg:

alcoxiC4-Cs; haloalcoxiC1-Cg; CN: NOz S(O)uR17; CORyg; CO.Ryg,
fenilo opcionalmente sustituido CONn uno o mas grupos haldgeno, CN,
haloalquiloC4-C3 o haloalcoxiC4-Cs:

cicloalquiloCs-Cq: o feniltio:
Q es fenilo opcionalmente sustituido con uno o mas grupos halégeno,
CN, SCN, NO3, S(O),Rqq, alquiloC4-Cy, haloalquiloC4-Cy4, alcoxiC4-Cyalquilo,

alcoxiC4-Cs, haloalcoxiC1-Ce; 0 NR21Roy;

uesunenterode 0, 10 2;

Ri14, Rys, Ryg, Ryg, R1s, R21 ¥ Ry son cada uno independientemente H
0 alquiloC;-Cg:

Ri7 vy Ra son cada uno independientemente alquiloC4-Cs o
haloalquiloC,-Cs:

Rz s COsR4y;

Ras es H, alquiloC4-Cg, haloalquiloC4-Cs, fenilo o halofenilo:

X'y Y’ son cada uno independientemente H: haldégeno, CN, SNC:
alquiloC+-Cs opcionalmente sustituido con uno o mas de grupos halégeno,

16
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NO,, CN, alcoxiC4-Cy, alquiloC4-Cytio, fenilo, halofenilo, alquiloC4-Cysulfonilo,

haloalquiloC4-Cysulfonilo, o alcoxiCy-Cacarbonilo:

alqueniloC,-Cy, haloalqueniloC,-C4, aiquiniloCy-Cy: haloalquiniloC,-Cy,
cicloclaquiloC3-Cg, halocicloalquiloC3-Cg; fenilo opcionalmente sustituido con
unoc o mas grupos haldégeno, CN, NO, alquiloC+-Cs4, haloalquiloC4-Ca,
alcoxiCq-Cs,  haloalcoxiCq-Cy: alquilC+-Cytio,  alquilCq-Cysulfonilo o

haloalquilC4-Cysulfonilo:
alquilCs-Cycarbonilo, haloalquilCy-Cycarbonilo; o NR® R,

G’ es fenilo opcionalmente sustituido con uno 0 mas grupos que

pueden ser iguales o diferentes seleccionados de X"

un anillo heteroaromatico de 5 miembros que contiene uno o dos
heteroatomos seleccionados de 0 o 1 4tomos de oxigeno, 0 0 1 de azufre y
0, 1 0 2 de nitrégeno, dicho anillo heteroaromatico de 5 miembros esta unido
mediante carbono y esta opcionalmente sustituido con uno o mas grupos

que pueden ser iguales o diferentes seleccionados de X" 0

un anillo heteroaromatico de 6 miembros que contiene uno o dos
heteroatomos seleccionados de 0 o 1 atomos de oxigeno, 0 o 1 de azufre y
0, 1 0 2 de nitrégeno, dicho anillo heteroaromatico de 6 miembros esta unido
mediante carbono y esta opcionalmente sustituido COn uno 0 Mas grupos

que pueden ser iguales o diferentes seleccionados de X"

Q' es H; alquiloC4-Cs opcionalmente sustituido con uno o mas de
grupos  halégeno, CN, alcoxiC4-Cs, alcoxiCy-Cecarbonilo, o fenilo
opcionalmente sustituido con uno o mas grupos halégeno, CN, NO,,

alquiloC4-Cy, haloalquiloC4-Cy, alquilC4-Cysulfonilo o alquilC4-Cysulfinilo;

alqueniloC»-Cs, alquiniloC,-Cq; o fenilo opcionalmente sustituido con
uno a tres grupos, que pueden ser iguales o diferentes, seleccionados de X'
R23, Ras, Ras, Ros, Rz, R2s ¥ Rz son cada uno independientemente H

© alquiloC4-Cy; y la configuracién de linea punteada =i representa un

enlace doble o un enlace simple; o
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un estereoisomero del mismo.

2, La composicién de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde el

antagonista del canal de sodio neuronal es un compuesto de formula | o lil y

—

, ., ; C=N
la configuracion de linea punteada representa un enlace doble.

3. La composicidén de acuerdo con la reivindicacion 2, en donde W es O;
X es trifluorometoxi y esta en la posicion 4; Y es trifluorometilo y esta en la
posicion 3; z es CN y esta en la posicion 4: A es CHz; nes 0; m, pyqson
cada uno 1; Ry Ry son cada uno H, Z' es Cl; Rs3 y G son cada uno CO.CHs;

y Q es p-(trifluorometoxi)fenilo.

4, La composicion de acuerdo con la reivindicacion 3, en donde el uno o
mas compuestos seleccionados del Grupo A son cipermetrina, cihalometrina,
ciflutrina, permetrina, etofenprox, silafluofeno, fipronil, endosulfona,
imidacloprid, acetamiprid, nitenpiram, tiametoxam, profenofos, acefato,
sulfopros, malation, diazinon, metil parationa, terbufos, metonil, tiodicarb,
fenotiocarb,  amitraz, clordimeform,  clorfenamidina, avermectina,

emamectina, milbemectina, nemadectina o moxidectina.

5. La composicion de acuerdo con la reivindicacion 3, en donde el uno o
mas compuestos seleccionados del Grupo A es un nucleopoliedrovirus

recombinante capaz de expresar toxina de insecto.

6. La composicion de acuerdo con la reivindicacion 3, en donde el uno o

mas compuestos seleccionado del Grupo A es hidrametilnona.

7. Un meétodo para el control de insectos sinergistico que comprende
contactar dicho insecto con una composicion de cualquiera de las

reivindicaciones 1-6.

8. El método de acuerdo con la reivindicacion 7, en donde el insecto se
selecciona del grupo que consiste de Blattaria, Isoptera, Diptera, e

Himenoptera.



9. El método de acuerdo con la reivindicacion 8, en donde los insectos

son lepidoptera o coleoptera.

10. Un método para proteger una planta de la infestacion y ataque de
insectos, que comprende aplicar al follaje o tallo de dicha planta una
cantidad sinergisticamente efectiva de una composicion de acuerdo con

cualquiera de las reivindicaciones 1-6.

Traducido segiin mi mejor saber y entender, este dia 27 de julio de
2006, en la ciudad de Bogota, D.C. por Anita Escobar de Tamayo,

. RADUCTD:
s T80 MINJU

Traductora Oficial, Res. 2177 de 1989, Ministerio de Justicia eRsthliea de
TLCEA

Colombia.
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WHAT IS CLAIMED IS:

i, A synergistic insecticidal composition
comprising a synergistically effective amount of a
neuronal sodium channel antagonist in combination with
one or more compounds selected from Group A wherein the

neuronal sodium channel antagonist is a compound of

formula
b4
P
R R
X R z
N“'C“N"‘N-‘T-C“‘A"(CR2R3)n
(I)
Xl
m
= (CR.R,) 20,
N /><-R9
N R
! 10 v _N
_ P SN |
W-—C“§ N-—c-—*-Q
Rll R 0 G
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X" $2aﬁ R, A -\ $2sﬁ %27
N—C A R25 N_C—CT_-NN"-"Q'
o — I
[} 1
\I;I 0 G
vy © (V)

wherein A is CRR, or NR(;

W is O or §;

X, Y, 2, ¥, Y and Z are each independently H;
halogen; OH; CN; NO,; C,-Cialkyl optionally
substituted with one or more halogen,

C,-C,alkoxy, C,-Cjhaloalkoxy, C,-C,cyclo-
alkyl, C,-C.alkenyloxy or sulfonyloxy
groups;

C,-Cialkoxy optionally substituted with one
or more halogen, C,-Cjalkoxy or C,-
C.,cycloalkyl groups;

C,-Cialkoxycarbonyl, C,-

C,cycloalkylcarbonyloxy, phenyl optionally

substituted with one oxr
more halogen, C,-C,alkyl, or C,-C,alkoxy
groups;

aminocarbonyloxy optionally substituted with
one or more C,-C,alkyl groups;

C,-C,alkoxycarbonyloxy; C,-Cialkylsulfonyloxy;

C,-C.alkenyl; or NR,,R,,;

m, p and g are each independently an integer of 1,
2, 3, 4, or 5;

n is an integer of 0, 1 or 2;

r is an integer of 1 or 2;

t is an integer of 1, 2, 3 or 4;

R, R,, R,, R;, R, and R, are each independently H or
C,-C,alkyl;

R, is H, C,-C.alkyl, C,-Cchaloalkyl, C,-C.alkoxyalkyl,
C,-C,alkoxy, C,-Cihaloalkoxy,C,-C,alkenyl,



WO 00/54591

PCT/US00/05879

-25-

C,-Cealkynyl, C,-Csalkylcarbonyl, C,-C;alkoxy-
carbonyl, C,-Cialkylthio, or C;-
Cshaloalkylthio;

R, and R, are each independently H; halogen;
C,-C.alkyl; C,-Cialkylcarbonyloxy; or phenyl
optionally substituted with one or more

halogen, CN, NO,, C,-Cqalkyl, C,-Cihalo-
alkyl, C,-Cialkoxy or C;-Cihaloalkoxy
groups;

R, and R,, are each independently H, or C,-C,alkyl;

R, is H, C,-Cialkyl, C,-C/halcalkyl, C,-C,alkyl-

carbonyl, C,-Csalkoxycarbonyl, or C,-Cihalo-
alkoxycarbonyl;

R,, and R,, are each independently H or C,-Ccalkyl;

G is H; C,-C.alkyl optionally substituted with one

or more halogen, C,-C,alkoxy, C,-
Cchaloalkoxy, CN, NO,S(O),R,,, COR,,
CO,R,s, phenyl or
C,-C,cycloalkyl groups;
C,-C.alkoxy; C,-Cihaloalkoxy; CN; NO,; S{O),R;,;
COR,y; CO,R,,; phenyl optionally substituted
with one or more halogen, CN, C,;-Chalo-
alkyl, or C,-C,haloalkoxy groups;
C,-C.,cycloalkyl; or phenylthio;

Q is phenyl optiocnally substituted with one or
more halogen, CN, SCN, NO,, S(O) R,, C;-
C,alkyl, C,-C,haloalkyl, C,-C,alkoxyalkyl, C,-
Cialkoxy, C,-Cihaloalkoxy, or NR,R,, groups;

u is an integer of 0, 1 or 2;

Ry.. Rys: Ry, Ry, Ry, R, and R,, are each
independently H or C,-C,alkyl;

R,, and R,, are each independently C,-Cialkyl or
C,-Cshaloalkyl;

R,, is CO,R,,;

R,, is H, C,-C,alkyl, C,-Cihalocalkyl, phenyl or

,f)\?;
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halophenyl;

X" and Y are each independently H; halogen; CN;
SCN; C,-Csalkyl optionally substituted with
one

or more halogen, NO,, CN, C,-C,alkoxy,
C,-C,alkylthio, phenyl, halophenyl, C,-
C,alkylsulfonyl, C,-C/haloalkylsulfonyl,
or C,-C,alkoxycarbonyl groups;
C,-C,alkenyl; C,-Chaloalkenyl; C,-C,alkynyl;
C,-C,haloalkynyl; C,-C,cycloalkyl; C,-Cihalo-
cycloalkyl; phenyl optionally substituted
with one or more halogen, CN, NO,, C,-
C,alkyl, C,-Cihhaloalkyl, C,-C,alkoxy, C,-
Cshaloalkoxy, C,-C,alkylthio, C,-
C,alkylsulfonyl or
C,-Chaloalkylsulfonyl groups;
C,~-C,alkylcarbonyl; C,-C,haloalkylcarbonyl; or
NR,R,,;

G is phenyl optionally substituted with one or
more groups which may be the same or
different selected from X ;

a S-membered heteroaromatic ring containing
one or two hetercatoms selected from 0
or 1 oxygen, 0 or 1 sulfur and 0, 1 or 2
nitrogen atoms said 5-membered
hetercaromatic ring being attached via
carbon and being optionally substituted
with one or more groups which may be the
same or different selected from X' ; or

a 6-membered heterocaromatic ring containing
one or two heterocatoms selected from 0
or 1 oxygen, 0 or 1 sulfur and 0, 1 or 2
nitrogen atoms said 6-membered
hetercaromatic ring being attached via

carbon and being optionally substituted
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with one or more groups which may be the
same or different selected from X ;

Q" is H; C,-Cealkyl optionally substituted with one
or more halogen, CN, C,-C,alkoxy,
C,-C,alkoxycarbonyl, or phenyl
optionally

substituted with cne or more
halogen, CN, NO,, C,-C,alkyl, C;-
C,haloalkyl,

C,-C,alkylsulfonyl or C,-C,alkyl-
gsulfinyl groups;

C,-C.alkenyl; C,-Cialkynyl; or phenyl
optionally substituted with one to three
groups, which may be the same or
different, selected from X ;

R,,, Ry, Rse, Rues Ryys Ry and Ry, are each

independently H or C,-C,alkyl; and the dotted line

configuration C=N represents a double bond or a

single bond; or

a stereoisomer thereof.

2 The composition according to claim 1 wherein
the neuronal sodium channel antagonist is a compound of
formula I or III and the dotted line configuration

C—=N represents a double bond.

3. The composition according to claim 2 wherein
W is O; X is trifluoromethoxy and is in the 4-position;
Y is trifluoromethyl and is in the 3-position; Z is CN
and is in the 4-position; A is CH,; n is 0; m, p and g
are each 1; R and R, are each H; 2Z' is Cl; R,; and G are

each CO,CH,; and Q is p- (trifluoromethoxy)phenyl.

4. The composition according to claim 3 wherein

the one or more compounds selected from Group A are
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cypermethrin, cyhalomethrin, cyfluthrin, permethrin,
ethofenprox, silafluofen, fipronil, endosulfon,
imidacloprid, acetamiprid, nitenpyram, thiamethoxam,
profenofos, acephate, sulprofos, malathion, diazinon,
methyl parathion, terbufos, methonyl, thiodicarb,
fenothiocarb, amitraz, chlordimeform, chlorfenamidine,
avermectin, emamectin, milbemectin, nemadectin, or

moxidectin.

5 The composition according to claim 3 wherein
the one or more compounds selected from Group A is a
recombinant nucleopolyhedrovirus capable of expressing
insect toxin.

6. The composition according to claim 3 wherein
the one or more compounds selected from Group A is

hydramethylnon,

7. A method for synergistic insect control which
comprises contacting said insect with a composition of

any one of claims 1-6.

8. The method according to claim 7 wherein the
insect is selected from the group consisting of

Rlattaria, Isoptera, Diptera, and Hymenoptera.

9. The method according to claim 8 wherein the

insects are lepidoptera or coleoptera.

10. A method for protecting a plant from
infestation and attack by insects which comprises
applying to the foliage or stem of said plant a
synergistically effective amount of a composition

according to any one of claims 1-6.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronal de formula (l):

p
\/
l 5

B Z

\/ R w R4 \/Zq
(ML el Y

(1)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO..
alquilo C4-Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos haldégeno, alcoxi
C4-C3, haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C»-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C3 o cicloalquilo C3-Csg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cs; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alquilo C4-C4 o alcoxi C1-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alquenilo C»-Cs o0
NR12R13;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode 0, 106 2;

R, Ry, Rz, R3, Rs y Rs son cada uno independientemente H o alquilo Cs-
Ca

Res es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi Cq-
Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C1-Ce, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C4-Ceg,

R12 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cs;

y la configuracion de linea punteada

C—-N

representa un doble enlace;

/768
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0 un esteroisdémero del mismo; y
uno o mas compuestos piretroides o de tipo piretroide, seleccionados del

grupo consistente en:

(RS)-a-ciano-3-fenoxibenzil (1RS, 3RS;1RS,3SR)-3-(2,2-diclorovinil)-2,2-
dimetilciclopropanocarboxilato (cipermetrina);
(RS)-a-ciano-3-fenoxibenzil (2)-(1RS,3RS)-(2-cloro-3,3,3-
trifluoropropenil)-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato (cihalotrina);
(RS)-a-ciano-4-fluoro-3-fenoxibenzil (1RS, 3RS;1RS,3SR)-3-(2,2-
diclorovinil)-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato (ciflutrina);

3-fenoxibencil (1RS, 3RS;1RS,3SR)-3-(2,2-diclorovinil)-2,2-
dimetilciclopropanocarboxilato (permetrina);

2-(4-etoxifenil)-2-metilpropil 3-fenoxibencil eter (etofenprox); y
(4-etoxifenil)[3-(4-fluoro-3-fenoxifenil)propil](dimetil)silano (silafluofén).

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacién con uno o mas de los compuestos piretroides o
de tipo piretroide en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de férmula (1) tal como se definié anteriormente
a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los

compuestos piretroides o de tipo piretroide.

. La composicion de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde en la
formula |

WesO;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nesO;m,pyqgsoncadauno 1;y

Ry R4 son cadaunoH
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Resumen:

Reivindicacién nimero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canai de sodio neuronal de formula (1):

Xm R W
hd
NI
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesQo0S:

Zq

X, Y y Z son cada uno independientemente H; haidgeno; OH; CN; NO,. alquilo C4-Cs no sustituido o

sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C3, haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg

o sulfoniloxi;

alcoxi C;.Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos hatégeno, alcoxi C;-C5 o cicloalquilo Cs-

Cs

alcoxicarbonilo C4-Cs; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas

grupos halégeno, alquilo C4-C4 0 alcoxi C-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alguenilo C,-Cs 0 NR412R3;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nes unenterode0, 162;

R, Ry, Ry, R3, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C,4-Cg, alcoxialquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cg, haloaicoxi C4-Ce, alquenilo

C2-Cs, alquinilo C»-Cg, alquilcarbonilo C;-Cg, alcoxicarbonilo C4-Cg, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C4-Ce,



R12 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4~Cg;
y la configuracion de linea punteada
C---N
representa un doble enlace;
0 un esteroisdbmero del mismo; y
uno o mas compuestos piretroides o de tipo piretroide, seleccionados del grupo consistente en:

(RS)-a-ciano-3-fenoxibenzil (1RS, 3RS;1RS,3SR)-3-(2,2-diclorovinil)-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato
(cipermetrina);

(RS)-a-ciano-3-fenoxibenzil (Z2)-(1RS,3RS)-(2-cloro-3,3,3-trifluoropropenil)-2,2-
dimetilciclopropanocarboxilato (cihalotrina);

(RS)-a-ciano-4-fluoro-3-fenoxibenzil (1RS, 3RS;1R8,3SR)-3-(2,2-diclorovinil)-2,2-
dimetilciclopropanocarboxilato (ciflutrina);

3-fenoxibencil (1RS, 3RS;1RS,38R)-3-(2,2-diclorovinil}-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato

(permetrina);
2-(4-etoxifenil)-2-metilpropil 3-fenoxibencil eter (etofenprox); y
(4-etoxifenil)[3-(4-fluoro-3-fenoxifenit)propil] (dimetil)silano (silafluofén).

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacién con
uno o mas de los compuestos piretroides o de tipo piretroide en una relacion de 1 parte en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal de formula () tal como se definié anteriormente a un valor de
0.01 a 100 partes en peso de uno o0 mas de los compuestos piretroides o de tipo piretroide.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronal de formula (i):

R W Ry z
X N2
4 \ l\ll-—g—-tll——N-—--C——A—(CRzRg,)n / \

)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO;
alquilo C4-Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C4-C3 haloalcoxi C4-Cs3, cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C; o cicloalquilo C3-Ceg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos haldgeno, alquilo C41-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alquenilo Co-Cs ©
NR12R13;

m, p ¥ q son cada uno independientemente un entero de 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode 0,16 2;

R, R4, Rz, R3, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo Cs-
Ca; ,

Re es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cg, alcoxi Cs-
Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C4-Cg, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C1-Ce,

R12 ¥y Rz son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;

y la configuracién de linea punteada

C=N
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representa un doble enlace;

0 un esteroisomero del mismo; y

HzNPVAalT, Helicoverpa Nucleopolihedrovirus que expresa la toxina del
insecto Androctonus australis;

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacién con HzNPVAalT, en una relacion de 1 parte en
peso del antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1) tal como
se definié anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de
HzNPVAalT.

. La composicién de acuerdo con la reivindicaciéon 1, en donde en la
formula |

Wes O;

X trifluorometoxi y esta en la posicién 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y estéa en la posicion 4

A es CHy;

nes O;

m,pyqsoncadauno 1;y

R y R4 son cada uno H

}375
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Resumen:

Reivindicacion nimero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de féormula (l):

%

X S
KON LT N
4 \ N——C——N-—N===C——A—(CRzR3)q / \
)
Donde
A es CR4,R; 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halogeno; OH; CN; NQO,; alquilo C4-Cs no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C; haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo C;3-Cs, alqueniloxi C-Cs
o suifoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C; o cicloalquilo Cs-
Ce;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi Cs-Cs; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos halégeno, alquilo C-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C;-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alquenilo C,-Cg 0 NRy2R;a;

m, p y q son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 10 2;

R, Ry, Rz, R3, R4 y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Re es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo
C,-Cs, alquinilo Co-Cg, alquilcarbonilo C4-Cg, alcoxicarbonilo C4-Cg, alquiltio C4-Cs, 0 haloalquiltio C4-Cs,



R12 y Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cs;
y la configuracion de linea punteada

C=N
representa un doble eniace;
0 un esteroisomero del mismo; y
HzNPVAaIT, Helicoverpa Nucleopolihedrovirus que expresa la toxina del insecto Androctonus
australis;
en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacion con
HzNPVAalT, en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del canal de sodio neuronal de
formula (1) tal como se defini6 anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de HzZNPVAalT.
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(67) Resumen: Reivindicacién nimero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1):

R W Ry Zq
AN ] J X
N——C——N-—N===C——A—(CR2R3)y—

U]
Donde
A es CR4Rs 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,; alquilo C;-Cs no sustituido o
sustituido con uno o méas grupos halégeno, alcoxi C4-C5 haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cg, alqueniioxi C»-Cs
o sulfoniloxi;

alcoxi C4.Ce no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, aicoxi C4-C; o cicloalquilo Cs-
Ce:

alcoxicarbonilo C;-Cs; cicloalquilcarboniloxi Cs-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos haloégeno, alquilo C4-C, 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C>-Cg 0 NR2R3;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 16 2;

R, Ry, Ry, Rs, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C;-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C4-Ce, haloalcoxi C4-Ce, alquenilo
C2-C;, alquinilo C,-Ce, alquilcarbonilo C;-Cg, alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Cs, 0 haloalquiltio C4-Cg,

Ri2 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C;-Cg;

y ia configuracién de linea punteada

australis;

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonist - -
peso del antagonista del canal de sodio neuronai Ge

de HzNPVAalIT.

a del canal de sodio neuronal en combinacién con

HzNPVAalIT, en una relacion de 1 parte en

férmula (1) tal como se definio anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso
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C=N

representa un doble enlace;

0 un esteroisomero del mismo vy;

uno o mas compuestos de organofosfato seleccionados del grupo
consistente en:

0O-4-bromo-2-clorofenil O-etil S-propil fosforotioato (profenofos);
0,S-dimetil acetilfosforamidotioato (acefato);

O-etil O-4-(metiltio)fenil S-propil fosforoditioato (sulprofos);

dietil (dimetoxitiofosforiltio)succinato (malatién);

0,0-dietil O-2-isopropil-6-metilpirimidin-4-il fosforotioato (diazinén);
0,0-dimetil O-4-nitrofenil fosforotioato (metilparation); y
S-tert-butiltiometil O,O-dietil fosforoditioato (terbufés)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinaciébn con uno o mas de los compuestos de
organofosfato en una relaciéon de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de formula () tal como se definié anteriormente,
a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los
compuestos de organofosfato.

. La composicion de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde en la
formula |

Wes O;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nes O;

m, pygsoncadauno 1;y

Ry R soncadaunoH
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NEURONAL Y UN COMPUESTO DE ORGANOFOSFATO

Resumen:

Reivindicacién namero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1):

Yp
DA
1 -~

- F
TSN /X

N——C——N—N===C——A—(CR3R3)n

)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesQo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,, alquilo C;-Ce no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C3 haloalcoxi C4-Cj, cicloalquilo C;-Cg, alqueniloxi C2-Ce
o sulfoniloxi;

alcoxi C4.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C;-C3 o cicloalquilo Cs-
Ce

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos haloégeno; alquilo C;-C, o alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C,-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C>-Cg 0 NR12R3;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 16 2;

R, Ry, Rz, Rs, Ry ¥ Rsson cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;

Re es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C-Ce, alcoxi C-Ce, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo
C.-Cs, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C4-Cg, alcoxicarbonilo C-Cg, alquiltio C-Cs, 0 haloalquiltio C4-Ce;
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Riz ¥ Rz son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;
y la configuracion de linea punteada

C=N

representa un doble enlace;

o un esteroisémero del mismo v;

uno o0 mas compuestos de organofosfato seleccionados del grupo consistente en:
0O-4-bromo-2-clorofenii O-etil S-propil fosforotioato (profenofos);

O,S-dimetil acetilfosforamidotioato (acefato),

O-etil O-4-(metiltio)fenil S-propil fosforoditioato (sulprofos);

dietil (dimetoxitiofosforiltio)succinato (malatién);

0,0-dietil O-2-isopropil-6-metilpirimidin-4-il fosforotioato (diazinén);

O,0-dimetil O-4-nitrofenil fosforotioato (metilparatién); y

S-tert-butiltiometil O,0-dietil fosforoditioato (terbufés)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacion con
uno o mas de los compuestos de organofosfato en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de férmuia (I) tal como se definié anteriormente, a un valor de 0.01 a 100
partes en peso de uno o mas de los compuestos de organofosfato.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronal de férmula (1):

S

Xm R W R s z
h 4 ‘ N2
/ \ I\ll——ﬂ-—r\ll—N:C——A—(CRzRg,)n / \

Q)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NOo;
alquilo C4-Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C+-C3, haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C,-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C; o cicloalquilo C3-Ceg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos haldgeno, alquilo C1-C4 o alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno 0 mas grupos alquilo
C+-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alquenilo C-Cg ©
NR12R13;

m, p y q son cada uno independientemente un entero de 1, 2, 3, 4 6 5;

nesunenterode0,1062;

R, Ry, Rz, Rs, Ry y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C+-
Cs;

Res es H, alquilo C¢-Cg, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C4-Cg, alcoxi Cs-
Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo C2-Cg, alquinilo C,-Cs, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C4-Csg, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C4-Ce,

R12 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;

y la configuracién de linea punteada

26 T

o

s

755
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C=N

representa un doble enlace;
0 un esteroisdmero del mismo; y
uno o mas compuestos de carbamato seleccionados del grupo

consistente en:

S-metil N-(metilcarbamoiloxi)tioacetimidato (metomil);
3,7,9,13-tetrametil-5,11-dioxa-2,8,14-tritia-4,7,9,12-tetra-azapentadeca-
3-12-dieno-6,10-diona (tiodicarb); y

S-4-fenoxibutil dimetiltiocarbamato (fenotiocarb)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacibn con uno o mas de los compuestos de
carbamato en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del canal
de sodio neuronal de férmula (1) tal como se definid anteriormente a un
valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno 0 mas de los compuestos de

carbamato.

. La composicion de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde en la
férmula |

W es O;

X es trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nesO;

m, pyqsoncadauno1;y

Ry R4 son cada uno H
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Resumen:

Reivindicacion numero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1):

&
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Donde
A es CR4R5; 0 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO;; alquilo C4-Cg no sustituido o
sustituido con uno 0 méas grupos halégeno, alcoxi C4-C,, haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg
o sulfoniloxi;

alcoxi C4.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C; o cicloalquilo Cs-
Ce:

alcoxicarbonilo C;-Cg; cicloalquilcarboniloxi Cs-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos halégeno, alquilo C4-C,4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C,-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C,-Cg 0 NR2R13;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0,162;

R, Ry, Ry, Rs, Ry ¥y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C4-Ce, alcoxi C4-Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo
C.-Cs, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C4-Cs, alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Ce, 0 haloalquiltio C4-Cs,




(A4

Ri2 ¥ Rq3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;
y la configuracién de linea punteada

C=N

representa un doble enlace;
0 un esteroisdmero del mismo; y

uno o mas compuestos de carbamato seleccionados del grupo consistente en:

S-metil N-(metilcarbamoiloxi)tioacetimidato (metomil);
3,7.9,13-tetrametil-5,11-dioxa-2,8,14-tritia-4,7,9,12-tetra-azapentadeca-3-12-dieno-6,10-diona
(tiodicarb); y

S-4-fenoxibutil dimetiltiocarbamato (fenotiocarb)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacion con
uno o mas de los compuestos de carbamato en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de formula (1) tal como se defini6 anteriormente a un valor de 0.01 a 100
partes en peso de uno o mas de los compuestos de carbamato.
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(57) Resumen: _Reivindicacién numero 1.- .

uno o mas de los compuestos de carbamato en una relacion de 1 parte en peso del antagonista del

canal de sodio neuronal de formula (I) tal como se definié anteriormente a un valor de 0.01 a 100 —

|

partes en peso de uno o mas de los compuestos de carbamato.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronal de férmula (1):

\/\ ’
Xm R W R / z
> ‘ N\
4 \ l!l——(l.‘,—l\ll—N‘-'-—-C——A—(CRzRg)n / \
)

Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO.;
alquilo C4-Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C+-C3, haloalcoxi C4-C3, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C2-Cs 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-Cj3 o cicloalquilo C3-Ce;

alcoxicarbonilo C4-Cs; cicloalquilcarboniloxi C3-Cs; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alquilo C4-C4 0 alcoxi C1-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C+-Ca;

alcoxicarboniloxi C+-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C>-Cs o0
NR12R13;

m, p Y q son cada uno independientemente un enterode 1,2, 3,46 5;

nesunenterode0,162;

R, Ri, Rz, Rs, Rs ¥y Rs son cada uno independientemente H o alquilo Cs-
Ca;
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Rs es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C4-
Cs, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C>-Cg, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C1-Ceg,

R12 ¥ R4z son cada uno independientemente H o alquilo C4-Ceg;

y la configuracién de linea punteada
C=N

representa un doble enlace;
o un esteroisomero del mismo; y
uno mas compuestos de lactona macrociclica seleccionados del grupo

consistente en:

Espinosad;

mezcla de (10E,14E,16E,2227)-
(1R,4S,5'S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,24S)-6'-[(S)-sec-butil]-21,24-
dihidroxi-5’,11,13,22-tetrametil-2-oxo-(3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.1*8.02***|pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-
espiro-2'-(5',6’-dihidro-2'H-piran)-12-il  2,6-dideoxi-4-O-(2,6-dideoxi-3-O-
metil-a-L-arabino-hexopiranosil)-3-O-metil-a-L-arabino-hexopiranosido y
(10E,14E,16E,227)-(1R,4S8,5'S,6S,6'R,8R,12S8,13S,20R,21R,24S)-21,22-
dihidroxi-6'-isopropil-5',11,13,22-tetrametil-2-ox0-(3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.1%2.02024] pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-
espiro-2’-(5',6’-dihidro-2'H-piran)-12-il  2,6-dideoxi-4-O-(2,6-dideoxi-3-O-
metil-a-L-arabino-hexopiranosil)-3-O-metil-a-L-arabino-hexopiranosido
(avermectina);

mezcla de (10E,14E,16E,2227)-
(1R,4S8,5’S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,248S)-6'-[(S)-sec-butil]-21,24-
dihidroxi-5’,11,13,22-tetrametil-2-oxo-(3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.1*8.0%*?*|pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-
espiro-2'-(5’,6'-dihidro-2'H-piran)-12-il  2,6-dideoxi-3-O-metil-4-O-(2,4,6-
trideoxi-3-0—metil-4-metilamino—a—L-Iixo-hexapiranosil)—a—L-arabino-
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hexapiranosido y (10E,14E,16E,227)-
(1R,4S,5'S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,24S)-21,24-dihidroxi-6’-
isopropil-5',11,13,22-tetrametil-2-oxo(3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.148.02?*|pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-
espiro-2'-(5',6’-dihidro-2'H-piran)-12-il  2,6-dideoxi-3-O-metil-4-0-(2,4,6-
trideoxi-3-O-metil-4-metilamino-a-L-lixo-hexapiranosil)-a-L-arabino-
hexapiranosido (emamectina);

mezcla de (10E,14E,16E,227)-
(1R,4S,5'S,6R,6'R,8R,13R,20R,21R,24S)-6'-etil-21,24-dihidroxi-
5',11,13,22-tetrametil-3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*2.0**?*|pentacosa-
10,14,16,22-tetraeno-6-espiro-2’-tetrahidropiran-2-ona y
(10E,14E,16E,222)-(1R,4S5,5'S,6R,6'R,8R,13R,20R,21R,24S)-21,24-
dihidroxi-5',6',11,13,22-pentametil-3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.1%8.0°*?*|pentacosa-10,14,16,22- tetraeno-6-
espiro-2'-tetrahidropiran-2-ona en la proporcién 7 a 3 (milbemectina);
[6R,23E,25S,(E)])-5-O-demetil-28-deoxi-25-(1,3-dimetil-1-butenil )-6,28-
epoxi-23-hidroxi-milbemicina B (nemadectina); y
[6R,23E,25S,(E)]-5-O-demetil-28-deoxi-25-(1,3-dimetil-1-butenil-6,28-

epoxi-23-metoxiimino)milbemicina B (moxidectina)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacion con uno o mas de los compuestos de lactona
macrociclica en una relacion de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de férmula (1) tal como se definié anteriormente
a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los

compuestos de lactona macrociclica.

. La composicion de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde en la
férmula |

W es O;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4,

| Y
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Y es trifluorometilo y esta en la posicién 3;
Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nesO;

m, py g soncadauno 1;y

RyRjson cadé uno H

- o

)3



ANEXO

Para demostrar el efecto sinérgico en términos de porcentaje de control de la
mezcla de espinosad (lactona macrociclica) con el compuesto Ia, se utilizé la
ecuacion de Colby (Colby, S. R., 1967, Calculating Synergistic and Antagonistic

Responses in Herbicide Combinations, Weeds, 15, 20-22

E = XY/100, en donde X y Y representan a los compaferos de mezcla

Cuando se observa un efecto de control combinado que es mayor que el control

combinado esperado (E), entonces el efecto combinado es sinérgico.

1. Control de la mosca de la fruta del Mediterraneo

Para evaluar el control de la mosca de la fruta del Mediterraneo (Ceratitis capitata),
se usaron placas de microtitulo de 96 pozos las cuales contenian el alimento de los
insectos y de 50 a 80 huevos de C. capitata. Se formularon el compuesto Ia,
espinosad o mezclas de ambos compuestos, usando una solucion que contenia 75%
de agua y 25% de DMSO. Las diferentes concentraciones de los compuestos o
mezclas formuladas se rociaron sobre el alimento de los insectos a un volumen de 5

uL usando un microatomizador. Se manejaron dos réplicas.

Para las mezclas experimentales en estas evaluaciones, se mezclaron volimenes
idénticos de los dos agentes de mezcla a las concentraciones deseadas
respectivamente. Tras la aplicacion, se incubaron las placas de microtitulo a 28 +
1°C, 80 *+ 5% de humedad relativa (HR) durante 5 dias. Posteriormente, se evalud

la mortalidad de los huevos y las larvas de manera visual.

En la tabla 1 se encuentran los resultados de las evaluaciones para la mosca de la

fruta del Mediterrdneo:

Tabla 1
MOSCA DE LA FRUTA DEL PPM PROMEDIO
MEDITERRANEO (% CONTROL)
Control 0+0 0
Compuesto Ia 1+0 0
Spinosad 0+10 0
Compuesto Ia + espinosad 0.3+1 75%

|376



* Efecto de control sinérgico de acuerdo con la ecuacion de Colby

2. Control del gusano del tabaco

Para evaluar el control del gusano del tabaco (Heliothis virscens) se usaron placas
de microtitulo de 96 pozos que contenian el alimento de los insectos y de 15 a 25
huevos de H. virescens. Se formuld El compuesto la, espinosad o mezclas de
ambos compuestos usando una solucién que contenia 75% de agua y 25% de
DMSO. Las diferentes concentraciones de los compuestos o mezclas formuladas se
rociaron sobre el alimento de los insectos a un volumen de 10 uL usando un

microatomizador. Se manejaron dos réplicas.

Para las mezclas experimentales en estas evaluaciones, se mezclaron volimenes
idénticos de los dos agentes de mezcla a las concentraciones deseadas
respectivamente. Tras la aplicacién, se incubaron las placas de microtitulo a 28 +
1°C, 80 * 5% de humedad relativa (HR) durante 5 dias. Posteriormente, se evalud

la mortalidad de los huevos y las larvas de manera visual.

En la tabla 2 se encuentran los resultados de las evaluaciones para el gusano del

tabaco:
Tabla 2
GUSANO DEL TABACO PPM PROMEDIO
(% CONTROL)

Control 0+0 0

Compuesto Ia 0.1+0 o

Spinosad 0+0.3 0

Compuesto 1a + espinosad | 0.03 + 0.3 100%*

* Efecto de control sinérgico de acuerdo con la ecuacion de Colby

1197
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Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1):

xm\/ R W Ry

7 \ l!l——ﬂ——r\ll—N':-—-C—-—A—(CRzR;;)n
Donde

A es CR4Rs 0 NRg;

WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,; alquilo C,-Cs no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C5, haloalcoxi C4-Cj, cicloalquilo Cs-Cs, alqueniloxi C»-Cg
o sulfoniloxi;

alcoxi C41.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C; o cicloalquilo Cs-
Cs;

alcoxicarbonilo C;-Cg; cicloalquilcarboniloxi Cs-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos halégeno, alquilo C,-C, o alcoxi C;-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4+-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C-Cs; alquenilo C,-Cg 0 NR12R13;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3, 4 6 5;

nesunenterode 0,106 2;

R, Ry, Rz, R3, Ry y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C;-Cs, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo
C.-Cq, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C4-Cs, alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Cs, 0 haloalquiltio C4-Ce,




Ri2 Y Rq3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;
y la configuracién de linea punteada

C=N

representa un doble enlace;
o un esteroisomero del mismo; y

uno mas compuestos de lactona macrociclica seleccionados del grupo consistente en:

Espinosad,;

mezcla de (10E,14E,16E,227)-(1R,4S8,5'S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,248)-6’-[(S)-sec-butil]-21,24-
dihidroxi-5’,11,13,22-tetrametil-2-0xo-(3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*%.0°*|pentacosa-10,14,16,22-
tetraeno)-6-espiro-2'-(5’,6'-dihidro-2’H-piran)-12-il  2,6-dideoxi-4-O-(2,6-dideoxi-3-O-metil-a-L-arabino-
hexopiranosil)-3-O-metil-a-L-arabino-hexopiranosido y (10E,14E,16E,227)-
(1R,48,5’S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,24S)-21,22-dihidroxi-6"-isopropil-5’,11,13,22-tetrametil-2-oxo-
(3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*%.0°*%] pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-espiro-2-(5’,6’-dihidro-2'H-
piran)-12-ii  2,6-dideoxi-4-O-(2,6-dideoxi-3-O-metil-a-L-arabino-hexopiranosil)-3-O-metil-a-L-arabino-
hexopiranosido (avermectina);

mezcla de (10E,14E,16E,22Z)-(1R,4S,5'S,6S,6'R,8R,12S,138,20R,21R,248)-6'-[(S)-sec-butil]-21,24-
dihidroxi-5,11,13,22-tetrametil-2-0xo0-(3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*%.0°*|pentacosa-10,14,16,22-
tetraeno)-6-espiro-2'-(5’,6’-dihidro-2’H-piran)-12-il 2,6-dideoxi-3-O-metil-4-O-(2,4,6-trideoxi-3-O-metil-4-
metilamino-a-L-lixo-hexapiranosil)-a-L-arabino-hexapiranosido y (10E,14E,16E,227)-
(1R,48,5'S,6S,6'R,8R,12S,13S,20R,21R,24S5)-21,24-dihidroxi-6’-isopropil-5’,11,13,22-tetrametil-2-
oxo(3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*%.0°**|pentacosa-10,14,16,22-tetraeno)-6-espiro-2'-(5',6"-dihidro-
2'H-piran)-12-il 2,6-dideoxi-3-O-metil-4-0-(2,4,6-trideoxi-3-O-metil-4-metilamino-a-L-lixo-hexapiranosil)-
a-L-arabino-hexapiranosido (emamectina);

mezcla de (10E,14E,16E,222)-

(1R,4S,5'S,6R,6'R,8R,13R,20R,21R,248)-6"-etil-21,24-dihidroxi-5",11,13,22-tetrametil-3,7,19-
trioxatetraciclo[15.6.1.1*%.0°**|pentacosa-10,14,16,22-tetraeno-6-espiro-2'-tetrahidropiran-2-ona y
(10E,14E,16E,22Z)-(1R,48,5'S,6R,6'R,8R,13R,20R,21R,24S)-21,24-dihidroxi-5",6,11,13,22-
pentametil-3,7,19-trioxatetraciclo[15.6.1.1*®.0**|pentacosa-10,14,16,22- tetraeno-6-espiro-2’-
tetrahidropiran-2-ona en la proporcion 7 a 3 (milbemectina);
[6R,23E,258S,(E)]-5-O-demetil-28-deoxi-25-(1,3-dimetil-1-butenil)-6,28-epoxi-23-hidroxi-milbemicina B
(nemadectina); y

[6R,23E,25S,(E)])-5-O-demetil-28-deoxi-25-(1,3-dimetil-1-butenil-6,28-epoxi-23-
metoxiimino)milbemicina B (moxidectina)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinaciéon con
uno o mas de los compuestos de lactona macrociclica en una relacion de 1 parte en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) tal como se defini6 anteriormente a un valor de

0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los compuestos de lactona macrociclica.
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en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacién con
H uno o mas de los compuestos de lactona macrociclica en una relacion de 1 parte en peso del
‘ antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1) tal como se defini6 anteriormente a un valor de
q 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los compuestos de lactona macrociclica.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronai de formula (1):

X P
m\\/ R W R1 \/Zq
7 \ rxlj—g——rxll—Nzc———A—(CRzR3)n~</:>

1
Donde
A es CR4R50 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,,
alquilo C4-Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C1-C3, haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C,-Cs 0 sulfoniloxi;

alcoxi C4.Cg no sustituido o sustituido con uno 0 mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C3 o cicloalquilo C3-Csg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alquilo C4-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C1-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C,-Cs ©
NR12R13;

m, p Y q son cada uno independientemente un entero de 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode 0,16 2;

R, R4, Ry, R3, R4 ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-
Cq;

Rs es H, alquilo C¢-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi Cs-
Cs, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo Co-Cg, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C4-Cs,
alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C1-Cs, 0 haloalquiltio C4-Cs,

R12 ¥ Ri3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cs;

y la configuracion de linea punteada

C=N

1902



22

representa un doble enlace;

0 un esteroisdbmero del mismo; y

uno mas compuestos antagonistas de GABA seleccionados del grupo
conformado por:

(RS)-a-ciano-4-fluoro-3-fenoxibenzil (1RS,3RS;1RS,3SR)-3-(2,2-
diclorovinil)-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato (fipronil); y
(1,4,5,6,7,7-hexacloro-8,9,10-trinorborn-5-en-2,3-ilenobismetileno)sulfito
(endosulfén)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacion con uno o0 mas de los compuestos
antagonistas de GABA en una relacion de 1 parte en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) tal como se
definié anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o

mas de los compuestos antagonistas de GABA.

. La composicién de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde en la
férmula |

Wes O;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicién 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nesO;

m, py qsoncadauno 1;y

Ry R4 son cadaunoH

/303
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Resumen:

Reivindicacién nimero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de

férmula (1):
Y
\/\ ’
Xm\/ \ | ” |T1 / \/Zq
4 N——C——N—N===C——A—(CR,R3), \
()]

Donde
A es CR4Rz 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halogeno; OH; CN; NO; alquilo C4-Ce
no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C3, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C,-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C3 0
cicloalquilo C3-Cg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con
uno o mas grupos haldégeno, alquilo C¢-C4 0 alcoxi C1-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C41-Ce; alquilsulfoniloxi C4-Cs; alquenilo Co-Cs 0 NR12R13;

m, p Y q son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;
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nesunenterode0,162;

R, R1, Rz, R3, R4 Y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Re es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cg, haloalcoxi
C4-Cs, alquenilo C»-Cg, alquinilo C>-Cs, alquilcarbonilo C4-Ce, alcoxicarbonilo C+-Cs, alquiltio
C+-Cs, 0 haloalquiltio C1-Ce,

R12 ¥ Rq3 son cada uno independientemente H o alquilo C+-Ceg;

y la configuracion de linea punteada

C =N

representa un doble enlace;

0 un esteroisémero del mismo; y

uno mas compuestos antagonistas de GABA seleccionados del grupo conformado
por:

(RS)-a-ciano-4-fluoro-3-fenoxibenzil (1RS,3RS;1 RS,3SR)-3-(2,2-diclorovinil)-2,2-
dimetilciclopropanocarboxilato (fipronil); y
(1,4,5,6,7,7-hexacloro-8,9,10-trinorborn-5-en-2,3-ilenobismetileno)sulfito
(endosulfén)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en
combinacién con uno o mas de los compuestos antagonistas de GABA en una
relacion de 1 parte en peso del antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1)
tal como se definid anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o

mas de los compuestos antagonistas de GABA.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de

sodio neuronal de férmula (1):

X Z

\\/ R w Ry \/Zq
/ \\ ,L-_-l:—r\ll——N:TC———A—(CRzRS)n / )
Donde

A es CR4R5 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NOy;
alquilo C4-Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C4-C5, haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C,-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C4.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C¢-C3 o cicloalquilo C3-Ceg;

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cs; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alquilo C1-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
Ci-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C»-Cg o0
NR12R13;

m, p y q son cada uno independientemente un enterode 1,2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 16 2;

R, Ry, Ry, R3, R4 y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-
Cs;

Res es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C+-
Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo Co-Ceg, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C4-Cg, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C4-Cg,

R12 ¥y Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C+-Cs;

y la configuracion de linea punteada

C o

1403
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C=N

representa un doble enlace;

o un esteroisbmero del mismo; y

uno mas compuestos de ligando receptor de acetilcolina seleccionados
del grupo conformado por:
1-(6-cloro-3-piridilmetil}-N-nitroimidazolidin-2-ilidenoamina
(imidacloprid); (E)-N"-[(6-cloro-3-piridil-metil]-N-ciano-N*-
metilacetamida (acetamiprid); (E)-N-(6-cloro-3-piridilmetil)-N-etil-N’-
metil-2-nitrovinilidenodiamina (nitenpiram); y
3-(2-cloro-1,3-tiazol-5-ilmetil)-5-metil-1,3,5-oxadiazinan-4-

ilideno(nitro)amina (tiametoxam).

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacion con uno o mas de los compuestos de ligando
receptor de acetilcolina en una relacion de 1 parte en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (I) tal como se
definié anteriormente a un valor de 0.01 a 100 partes en peso de uno o

mas de los compuestos de ligando receptor de acetilcolina.

. La composicién de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde en la
férmula |

WesO;

X trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nesO;

m, py q son cada uno 1;y

Ry Ry soncadaunoH
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Resumen:

Reivindicacion numero 1.-

Una composicién insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1):

Yo
S
l N

Xm R W Ry

)
Donde
A es CR;R; 0 NRg;
WesQo0S:

Il
\ N——C——N—N===C——A—(CR;Ra)n

Zq

2

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO; alquilo C,4-Cg no sustituido o

sustituido con uno 0 méas grupos halégeno, alcoxi C4-C;,

o sulfonitoxi;

haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo Ca-Cs, alqueniloxi Cx-Cg

alcoxi C.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-Cj o cicloalquilo Cs-

Ce;

alcoxicarbonilo C-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Ce; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas

grupos halégeno, alquiio C-C, o alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4+-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C;-Cs; alquenilo C,-Cs 0 NRy2R13;

m, p Y q son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 106 2;

R, Ry, Rz, R3, Ry ¥ Rsson cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C-Cs, alcoxialquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cg, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo

C,-Cs, alquinilo C,-Cs, alquilcarbonilo C4-Cs, alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Cs, 0 haloalquiltio C4-Ce,




$6

Riz2 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cg;
y la configuracion de linea punteada

C==N

representa un doble enlace;

0 un esteroisémero del mismo; y

uno mas compuestos de ligando receptor de acetilcolina seleccionados dei grupo conformado por:
1-(6-cloro-3-piridilmetil)-N-nitroimidazolidin-2-ilidenoamina  (imidacloprid); (E)—N1-[(6-cloro-3-piridi|-
metil]-N?-ciano-N"-metilacetamida (acetamiprid); (E)-N~(6-cloro-3-piridiimetil}-N-etil-N’-metil-2-
nitrovinilidenodiamina (nitenpiram); y
3-(2-cloro-1,3-tiazol-5-ilmetil)-5-metil-1,3,5-oxadiazinan-4-ilideno(nitro)amina (tiametoxam).

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacion con
uno o mas de los compuestos de ligando receptor de acetilcolina en una relacion de 1 parte en peso
del antagonista del canal de sodio neuronal de formula (1) tal como se definié anteriormente a un valor
de 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de Jos compuestos de ligando receptor de acetilcolina.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién insecticida que comprende un antagonista del canal de
sodio neuronal de férmula (1):

’\/\

X /
m\/ R w R4 \/Zq
AN fL_ﬂ_A,_N:C_A_@RM@

(1)
Donde
A es CR4R5 0 NRg;
WesOoS:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,;
alquilo C+-Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi
C+-C3 haloalcoxi C4-Cj, cicloalquilo C3-Cg, alqueniloxi C,-Cg 0 sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno,
alcoxi C4-C; o cicloalquilo C3-Csg;

alcoxicarbonilo C4-Cs; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno; alquilo C4-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo
C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cg; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C-Cs 0
NR12R13;

m, p Y q son cada uno independientemente un entero de 1, 2, 3, 4 6 5;

nesunenterode 0,106 2;

R, R1, Rz, R3, Rs ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo Cs-
Cs;

Rs es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Ce, alcoxi Cs-
Cs, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo Co-Cs, alquilcarbonilo C4-Ce,
alcoxicarbonilo C¢-Csg, alquiltio C4-Cg, 0 haloalquiltio C4-Ce,

R12 y R43 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Ceg;

y la configuracién de linea punteada
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C=N

representa un doble enlace;

0 un esteroisémero del mismo; y

uno o mas compuestos de formamidina seleccionados del grupo
consistente en:

N-metilbis(2,4-xililiminometil)Jamina (amitraz);
N2-(4-cloro-o-tolil)-N',N*-dimetilformamidina (clordimeform); y

N’-(4-cloro-2-metilfenil)-N,N-dimetilmetanimidamida (clorfenamidina)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio
neuronal en combinacién con uno o mas de los compuestos de
formamidina en una relacion de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de férmula (1) tal como se definié anteriormente
a una cantidad de 0.01 a 100 partes en peso de uno o mas de los

compuestos de formamidina.

. La composicién de acuerdo con la reivindicacién 1, en donde en la
formula |

Wes O;

X es trifluorometoxi y esta en la posicion 4;

Y es trifluorometilo y esta en la posicion 3;

Z es CN y esta en la posicion 4

A es CHy;

nes O;

m, py g son cadauno 1;y

Ry R4 son cada uno H



ANEXO

Para evaluar el control del gusano del tabaco (Heliothis virscens) se usaron placas
de microtitulo de 96 pozos que contenian el alimento de los insectos y de 15 a 25
huevos de H. virescens. Se formuld El compuesto Ia, amitraz o mezclas de ambos
compuestos usando una solucion que contenia 75% de agua y 25% de DMSO. Las
diferentes concentraciones de los compuestos o mezclas formuladas se rociaron
sobre el alimento de los insectos a un volumen de 10 ulL usando un

microatomizador. Se manejaron dos réplicas.

Para las mezclas experimentales en estas evaluaciones, se mezclaron volimenes
idénticos de los dos agentes de mezcla a las concentraciones deseadas
respectivamente. Tras la aplicacion, se incubaron las placas de microtitulo a 28 +
1°C, 80 + 5% de humedad relativa (HR) durante 5 dias. Posteriormente, se evalué

la mortalidad de los huevos y las larvas de manera visual.

La presencia de un efecto sinérgico en términos de porcentaje de control, entre los
dos companeros de mezcia, se determind usando la ecuacion de Colby (Colby, S.
R., 1967, Calculating Synergistic and Antagonistic Responses in Herbicide
Combinations, Weeds, 15, 20-22

E = XY/100, en donde X y Y representan a los compafieros de mezcla

Cuando se observa un efecto de control combinado que es mayor que el esperado

(E), entonces el efecto combinado es sinérgico.

En la tabla 1 se encuentran los resultados de las evaluaciones realizadas:

Tabla 1
GUSANO DEL TABACO PPM PROMEDIO
(% CONTROL)
Control 0+0 o
Compuesto Ia 0.3+0 o
amitraz 0+300 o
Compuesto Ia + amitraz 0.3 + 300 75%*

* Efecto de control sinérgico de acuerdo con la ecuacién de Colby
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Resumen:

Reivindicaciéon namero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1):

Xm R W Ry Z z
q
KON ] /X
N——C——N—N==—=C——A—(CRR3),
Donde
A es CR4;R5 0 NRg;
WesOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,; alquilo C4-Cg no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C;-C, haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo Cs-Cg, alqueniloxi C,-Cs
o sulfoniloxi;

alcoxi C1.Cs no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C4-C; o cicloaiquilo Cs-
Ce:

alcoxicarbonilo C4-Cg; cicloalquilcarboniloxi Cs-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos halégeno; alquilo C;-C, o alcoxi C-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cs; alquilsulfoniloxi C4-Cg; alquenilo C>-Cg 0 NR{2R13;

m, p y g son cada uno independientemente un enterode 1,2, 3,4 6 5;

nesunenterode 0,16 2;

R, Ry, Rz, R;, Ry ¥ Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Re es H, alquilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, haloalcoxi C4-Cg, alquenilo
C2-Cq, alquinilo C,-Cg, alquilcarbonilo C,-Cg, alcoxicarbonilo C4-Cs, alquiltio C4-Ce, 0 haloalquiltio C4-Cs,



Ri2 ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cs;
y la configuracién de linea punteada

C=N

representa un doble enlace;

o un esteroisémero del mismo; y

uno 0 mas compuestos de formamidina seleccionados del grupo consistente en:
N-metilbis(2,4-xililiminometil)amina (amitraz),
N?-(4-cloro-o-tolil)}-N',N"-dimetilformamidina (clordimeform); y
N’-(4-cloro-2-metilfenil)-N,N-dimetilmetanimidamida (clorfenamidina)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinacion con
uno o mas de los compuestos de formamidina en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de formula (1) tal como se definié anteriormente a una cantidad de 0.01 a 100

partes en peso de uno o mas de los compuestos de formamidina.
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57) Resumen: Reivindicacién nimero 1.-

Una composicion insecticida que comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmuia (1):

()

A

R w R4 \r Zq
X \ r!l—g-—l\ll—N-—-—-c-—A—(CRzRg,)n / \/
Donde
A es CR4Rs 0 NRg;
WesQOo0S:

X, Y y Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,; alquilo C4-Cs no sustituido o
sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C,-C3, haloalcoxi C4-Cs, cicloalquilo Cs-Ce, alqueniloxi C2-Ce
o} sulfonildxi; V

alcoxi C1.Cg no sustituido o sustituido con uno o mas grupos halégeno, alcoxi C,4-C; o cicloalquilo Cs-
Ce:

alcoxicarbonilo C;-Cg; cicloalquilcarboniloxi C3-Cg; fenilo no sustituido o sustituido con uno o mas
grupos halégeno; alquilo C-C4 0 alcoxi C4-Cy;

aminocarboniloxi no sustituido o sustituido con uno o mas grupos alquilo C4-Cs;

alcoxicarboniloxi C4-Cg; alquilsulfoniloxi C.-Cg; alquenilo C,-Ce 0 NR12R42;

m, p ¥ g son cada uno independientemente un enterode 1, 2, 3,4 6 5;

nesunenterode0, 16 2;

R, Ry, Ry, Rj3, R; y Rs son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cy;

Rs es H, alquilo C4-Cs, haloalquilo C4-Cs, alcoxialquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cg, haloalcoxi C4-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinito C,-C, alquilcarbonilo C4-Cg, alcoxicarbonilo C,-Cs, alguiltio C4-Cg, © haloalquiltio C4-Ce,

‘R4z ¥ Ry3 son cada uno independientemente H o alquilo C4-Cs;

y la configuracion de linea punteada

representa un doble enlace;

o un esteroisbmero del mismo; y

uno o mas compuestos de formamidina seleccionados del grupo consistente en:
N-metilbis(2,4-xilitiminometil)amina (amitraz);
N?-(4-cloro-o-tolil)-N",N"-dimetilformamidina (clordimeform); y
N’-(4-cloro-2-metilfenil)-N,N-dimetiimetanimidamida (clorfenamidina)

en una cantidad sinérgicamente activa del antagonista del canal de sodio neuronal en combinaciéon con
uno o mas de los compuestos de formamidina en una relacién de 1 parte en peso del antagonista del
canal de sodio neuronal de férmula (1) tal como se definié anteriormente a una cantidad de 0.01 a 1C0

partes en peso de uno o mas de los compuestos de formamidina.
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Como resultado del examen definitivo, realizado con fundamento en el articulo 48
de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, se le comunica:

1. Documentos estudiados

1.1. Descripcion: Folios: 5 a 25 (como se radicé inicialmente)
Folios 181 a 191 (modificacion).

1.2. Reivindicaciones: Folios 26 a 31 (como se radico inicialmente)
Folios 253 a 257 (modificacion)

1.3 Rta. del Solicitante: Folios: 1725 a 1741

1.4 Prioridad Folios: 72 a 103 y folios 130 a 161
(12-03-99, US60/124,306)y (07-10-99,US60/158,201)

2 Modificaciones no aceptadas (articulo 34 D.486)

Con respecto a la division de la solicitud, memorial de respuesta folios 1725 a
1741 y a los nuevos capitulos reivindicatorios resultado de la division realizada
por el interesado, no se aceptan en razén a que continuan presentando falta de
unidad de invencién, dado que se contemplan composiciones que comprenden un
compuesto de féormula | , en combiancion con compuestos estructuralmente
diferentes, como ya se habia indicado en el concepto técnico anterior a pesar de
que tengan en comuin una misma funcién quimica, estructuralmente son
diferentes, lo cual se corrobora del simple hecho de comparar la estructura de los
compuestos que se especifican en las correspondientes reivindicaciones , asi en
cada capitulo presentado se reivindica una composicion insecticida que
comprende un antagonista del canal de sodio neuronal de férmula (1)
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Cl
Cl C/ O
R LY
HC C—0
CH.
ch CH3 O
permetrina
" aY,
H,C—C—CH,
O_‘CHE
0
.
etofenprox CH,—CH;
| Q
T
H;C—35i—CH;—CH,—CH, F
0
silafluofen MCHz_CHs

donde el etofenprox y el silafluofén difieren estructuralmente de los demas
compuestos puesto que presentan en su esructura un anillo bencenico con
sustituyentes en posiciébn para, mientras que los otros compuestos poseen un
ciclopropancarboxilato.

Para ( 00-17310C)

O O0—CH.,—CH
N roe

Fi
//
Br 0 \\S—CHE—CHZ—CH3

profenofos: Cl1
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para (00-17310E) los compuestos de formula | con uno o mas compuestos de

lactona macrociclica.

Para (00-17310F)

Cl
Cl 1 5
1 O—S‘/
/
0
l C1
Endosulfan
I
F—C—F
e I
Cl N o
H,N N\N
i \ J
F—T—ﬁ C\‘\\\
- O N
fipronil

son compuestos con estructuras completamente diferentes donde el endosulfan
posee una estructura triciclia condensada, mientras que el fipronil corresponde a

un aril pirazol, que no posee ciclos condensados

para (00-17310G)
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el tiametoxan comprende una estructura completamente diferente dado que tiene
un heterocilo de cinco miembros con sustituyente cloro unido a una nitro-
oxadiazinimina, mientras que en los otros compuestos se tiene una cloropiridina

para (00-17310H)

Cl
H;C

N
4
HC

A
N—CH,
CH,

clordimeform
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0
I

C
CHy—N"~ N cl

CH, H
Clorfenamidina

CH,

H,C

CH,

amitraz

clorfenamidina corresponde a un compuesto del tipo de las fenil-ureas, mientras
que el amitraz y el clordimeform son compuestos del tipo de las formamidinas.
Ademas la forma como se presenta la reivindicaciéon independiente conduce a
multiples composiciones insecticidas dado que se pueden combinar compuestos
de formula I, con cada uno de los correspondientes compuestos seleccionados
para tal efecto, o con mezclas de los mismos en razon a que se indica que se
puede realizar con “ uno 0 mas compuestos de..”

De otra parte, como ya se habia expresado en el concepto técnico anterior, no se
encuentra suficiente sustento técnico en el capitulo descriptivo que demuestre
que toda esa amplia gama de posibles mezclas, de acuerdo a lo reivindicado,
presente efecto sinérgico, los ejemplos que se muestran no son representativos
frente a las posibles mezclas resultantes, de acuerdo con el contenido de las
reivindicaciones.

3. Analisis de la Prioridad

e La materia comprendida en la solicitud corresponde a la materia contenida
en las prioridades reivindicadas.

4. Objeto de la invencion
e Titulo de Ila solicitud: Composiciones insecticidas sinérgicas que

comprenden un antagonista del canal de sodio neuronal y un insecticida.

» El objeto de la solicitud comprendido en las reivindicaciones N°s 1 a 6
consiste en: Una composicién insecticida que comprende un antagonista
del canal de sodio neuronal de féormula | y uno o mas compuestos
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seleccionados del grupo I: (1) compuestos piretroides, (2) compuestos tipo
piretroide, (3) nucleopolihedrovirus recombinantes capaces de expresar una
toxina de insecto, (4) compuestos de organofosfato; (5) compuestos de
carbamato, (6) compuestos de formamidina, (7) compuestos de lactona
macrociclica, (8) compuestos de amidinohidrazona; (9) compuestos
antagonistas de GABA; y (10) compuestos de ligando de receptor de
acetilcolina; en una cantidad sinergicamente activa del antagonista del
canal de sodio neuronal en combinacién con uno o mas compuestos
seleccionados entre el grupo | en una relacién de una parte en peso del
antagonista del canal de sodio neuronal a 0,01-100 partes en peso de los
compuestos seleccionados del grupo (1).

e (reivindicaciones 7 a 10): Método para el control de insectos que
comprende poner en contacto dicho insecto con una de las composiciones
reivindicadas.y, :

o Método para proteger una planta contra la infestacién y ataque de insectos
que comprende aplicar al follaje o al tallo de dicha planta una cantidad
sinérgicamente eficaz de la composicion.

El problema planteado en esta solicitud es la necesidad de composiciones
sinérgicas con alto efecto controlador y poco impacto negativo en el medio
ambiente

Para solucionar este problema técnico la solicitud en estudio proporciona
composiciones que contienen como ingrediente activo un antagonista del
canal de sodio neuronal y un compuesto seleccionado del grupo de
compuestos  piretroides, (2) compuestos tipo  piretroide, (3)
nucleopolihedrovirus recombinantes capaces de expresar una toxina de
insecto, (4) compuestos de organofosfato; (5) compuestos de carbamato, (6)
compuestos de formamidina, (7) compuestos de lactona macrociclica, (8)
compuestos de amidinohidrazona; (9) compuestos antagonistas de GABA; y
(10) compuestos de ligando de receptor de acetilcolina;

+ Clasificacidn Internacional de Patentes A0O1N47/28.

De la solicitud de Patente (segun el caso)
5.1 Descripcién (articulo 28 D. 486)

e En el capitulo descriptivo no existe el suficiente sustento técnico que
demuestre que ese ilimitado numero de mezclas que se pretende proteger
presente sinergismo.

5.2Reivindicaciones (articulo 30 D 486)

En razén a que no se aceptan las solicitudes divisionales, de acuerdo a lo
expuesto en el numeral (2), se reitera nuevamente lo dicho en los
conceptos técnicos 381 de marzo 16 de 2006 y 1485 de 28 de septiembre
de 2006, por lo tanto el capitulo reivindicatorio (folios 253 a 257) continua
presentando los mismos defectos, de manera que la reivindicacion 1, es
muy general por cuanto no delimita el alcance de la invencién puesto que
abarca diez grupos de compuestos que corresponden a funciones
quimicas diferentes y donde no se especifican los compuestos. Tampoco
existe suficiente sustento en el capitulo descriptivo que permita

[
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producto de los compuestos que se combinan y de las propiedades de los
mismos.

e En materia de patentes para que exista un unico concepto comun
inventivo, el elemento novedoso e inventivo debe estar presente en todas
las reivindicaciones, asi como también en el caso de las mezclas en cada
una de ellas, de manera que deberia existir dicho elemento novedoso e
inventivo en todas las mezclas, asi que los compuestos de férmula | que
corresponden al elemento comun para todas las mezclas no son nuevos
ni inventivos, por lo tanto no se estd tomando cada compuesto
independientemente, justamente se hace esta referencia en razén a se
trata de mezclas muy diferentes con compuestos estructuralmente muy
diferentes y aunque cada una podria ser nueva, la combinacién de los
compuestos que es lo nuevo e inventivo no es la misma para todas las
mezclas, de otra parte no se puede afirmar como lo hace el interesado
que el efecto sinérgico se constituya en el concepto comun inventivo,
porque si asi fuera toda mezcla sinérgica podria ser contemplada en una
Unica solicitud, es de anotar nuevamente que el efecto sinérgico es el

' resultado de la mezcla especifica de dos 0 mas componentes activos y lo
que se protege como invencién es la composicibn mas no sus
propiedades que son inherentes a la misma.

e No obstante el interesado en su memorial de respuesta manifiesta su
deseo de dividir la solicitud, no se acepta dicha division por las razones
expuestas en el numeral (2) del presente concepto, por tanto en
cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 se recomienda negar la
solicitud, en razén a que no se ajusto de acuerdo a los requerimientos.

7. Respuesta a los argumentos del solicitante:

En primer lugar no se ha rechazado la solicitud divisional por no cumplir los
requisitos de patentabilidad, el rechazo como se explico en los conceptos
técnicos correspondientes se debi® a que no se realizé una division
adecuada de la materia; ahora bien con el proposito de que el interesado
. subsanara tanto la falta de claridad como de unidad de invencion, para poder
continuar con el estudio de patentabilidad, se requirié en tres oportunidades
al interesado (conceptos técnicos N°s 682 de jun16/05, 381 de 16 de mar/06
y 1485 de sep28/06), ademas se le aclaro y oriento con respecto de como
ajustar su solicitud , y no fue posible obtener una respuesta adecuada.Por lo
tanto el interesado tuvo varias oportunidades para presentar sus argumentos
y para ajustar la solicitud de acuerdo a los requerimientos de claridad y
unidad de invencion, necesarios para poder continuar con el estudio de
patentabilidad de cada una de las solicitudes resultantes de la division. Ahora
bien en la oficina europea en el momento de realizar la busqueda en el
estado de la técnica, ésta se realizo parcialmente y se requirié al solicitante
para el pago de las tasas correspondientes a las busquedas restantes, dado
que no habia unidad de invencién, después de lo cual se realiz el estudio
de patentabilidad para determinar novedad, nivel inventivo y aplicacién
industrial. Una cosa es negar la solicitud con base en el articulo 45 que dice
claramente que: “En cumplimiento del articulo 45 de la Decision 486 de la
Comision de la Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta
dentro del término de 60 dias contados a partir de la fecha de notificacion de
la presente comunicacién. En caso de no dar respuesta al presente
requerimiento, o si a pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos
para la concesion, se denegara la patente.” Como es el caso de la presente
solicitud, donde no se dio cumplimiento a los requerimientos formulados con
fundamento en dicho articulo; y otra negar la solicitud porque no reune los
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requisitos de patentabilidad como son la novedad, el nivel inventivo y la
aplicacion industrial, estudio que no fue posible realizar en el presente caso,
dado que no se ajusto la solicitud de acuerdo a los requerimientos
formulados.

Cabe anotar con respecto a los piretroides, que en el documento aportado
por el interesado se expresa claramente que se entiende por “piretroides:
denominacion de compuestos sintéticos lipéfilos con afinidad estructural
préxima o lejana....” Y se indica también que “ mediante variaciéon de los
componentes alcoholes y la introduccion de halégenos se alejaron los
piretroides en su estructura cada vez mas de su modelo natural”. De manera
que el hecho de que se designen como piretroides no implica que sean
estructuralmente similares.

e Conclusion:

‘ En consecuencia y por todo lo expuesto anteriormente, se recomienda Negar las
reivindicaciones: 1 a 10 ( folios: 253 a 257)

Bogota, D.C.30-09-08

CONCEPTO TECNICO No.2955 EXAMINADOR TECNICO
Cédigo No0.202013




ES 2250 117 T3

OFICINA ESPANOLA DE @ Numero de publicacién: 2 250 117
PATENTES Y MARCAS
GDint.c1.: AOIN 47/34
- AO1TN 47/38
AO1TN 43/56
AO1N 37/50
@) TRADUCCION DE PATENTE EUROPEA T3

Numero de sclicitud europea: 00914839 .6
Fecha de presentacion : 07.03.2000

NUmero de publicacién de la solicitud: 1198170
Fecha de publicacion de la solicitud: 24.04.2002

Titulo: Composiciones insecticidas sinérgicas.

Prioridad: 12.03.1999 US 124306 P (@ Titulares: BASF Aktiengesellschaft
07.10.1999 US 158201 P 67056 Ludwigshafen, DE
Fecha de publicacién de la mencion BOPI: @ inventor/es: Treacy, Michael, Frank;
16.04.2006 Borysewicz, Raymond, Frank;

Schwinghammer, Kurt, Allen;
Rensner, Paul, Erich y
Oloumi-Sadeghi, Hassan

Fecha de Ia publicacién del folleto de la patente: Agente: Carvajal y Urquijo, Isabel
16.04.2006

AvisO: En el plazo de nueve meses a contar desde la fecha de publicacién en el Boletin europeo de patentes, de
la mencién de concesién de la patente europea, cualquier persona podrd oponerse ante la Oficina Europea
de Patentes a la patente concedida. La oposicién debera formularse por escrito y estar motivada; sélo se
considerara como formulada una vez que se haya realizado el pago de la tasa de oposicién (art. 99.1 del
Convenio sobre concesién de Patentes Europeas).

Venta de fasciculos: Oficina Espafiola de Patentes y Marcas. C/Panama, 1 — 28036 Madrid

82!



Epy 98 170

Irernational application No.

INTERNATIONAL SEARCH REPORT PCT/US 00/05879

Box! Observations where certain claims were found unsearchable (Continuation of item 1 of first sheet)

This International Search Report has not been established in respect of certain claims under Article 17(2)(a) for the following reasons:

1. Claims Nos.:
because they relate to subject matter not required to be searched by this Authority, namely:

2. Claims Nos.:
because they relate to parts of the International Appiication that do not comply with the prescribed requirements to such
an extent that no meaningful International Search can be carried out, specifically:

3. D Claims Nos.:
because they are dependent claims and are not drafted in accordance with the second and third sentences of Rule 6.4(a).

Box Il Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 2 of first sheet)

This International Searching Authority found multiple inventions in this international application, as follows:

see additional sheet

iy

. D As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this International Search Report covers all
searchable claims.

2. D As all searchable claims could be searched without effort justifying an additional fee. this Authority did not invite payment
of any additional fee.

3. [D As only some of the required additional search fees were timely paid by the appiicant, this International Search Report
covers only those claims for which fees were paid, specifically claims Nos..

1-10 (as far as they cover subject-matter relating to items 1, 2 or 5;
i.e. claims 1-4, 7-10 partially, claims 5 and 6 completely)

4 D No required additional search fees were timely paid by the applicant. Consequently, this International Search Report is

restricted to the invention first mentioned in the claims; it is covered by claims Nos.:

Remark on Protest D The additional search fees were accompanied by the applicant's protest.

No protest accompanied the payment of additiona! search fees.

Farm PCTASA/210 (continuation of first sheet (1)) (Julv 1998)
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Re ltem |

A discrepancy appears between the hand-written amended claim 1 and the
version presented in the annexes : silafluofen is not disclosed in the latter, whereas it is
in the hand-written version.

If according to the hand written amendments version, silafluofen is part of claim 1,
then the amendments are acceptable (Art. 34(2)(b) PCT).

If effectively silafluofen is not part of claim 1, then the choice of
pyrethroid/pyrethroid-type compounds as disclosed in present claim 1 represents a
sub-group of pyrethroid/pyrethroid-type compounds which is itself associated to another
sub-group (compounds |, I, IV and V out of |-V) : the resulting sub-group being not
disclosed in the application as filed, said claim, and all the claims depending directly or
indirectly and dealing with pyrethroid/pyrethroid-type compounds, namely claim 2, 3, 6,
7 would not be acceptable (Art. 34(2) PCT).

The other amendments are accepted since they meet the requirements of Art.
34(2)(b) PCT.

Re Item i

The subject matter of the compound claims 8-11 has not been searched.
Nevertheless, in view of the documents cited in the description, the IPEA can raise a
novelty objection (see point V).

Re ltem IV

The application proposes to combine a neuronal sodium channel antagonist of
formula 1, Il, IV and V with different type of biocides ( = group A) :

1. specific pyrethroid and pyrethroid type compounds

2. recombinant nucleopolyhedroviruses capable of expressing insect toxin

3. specific formamidines and amidinohydrazones

The compounds of these 3 groups are not structurally related and must have very
different action mode.
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(Any replacement sheet containing such amendments must be referred to under item 1 and annexed to this
report.)

6. Additional observations, if necessary:

Ill. Non-establishment of opinion with regard to noveity, inventive step and industrial applicability

1. The questions whether the claimed invention appears to be novel, to involve an inventive step (to be non-
obvious), or to be industrially applicable have not been examined in respect of:

P J the entire international application.

P4 claims Nos. 8-11 (all partially).

because:

O the said international application, or the said claims Nos. relate to the following subject matter which does
not require an international preliminary examination {specify):

3 the description, claims or drawings {indicate particular elements below) or said claims Nos. are so unclear
that no meaningful opinion could be formed (specify):

[J the claims, or said claims Nos. are so inadequately supported by the description that no meaningtul opinion
could be formed.

B no international search report has been established for the said claims Nos. 8-11.

' 2. A meaningful international preliminary examination cannot be carried out due to the failure of the nucleotide
and/or amino acid sequence listing to comply with the standard provided for in Annex C of the Administrative
Instructions:

[0 the written form has not been furnished or does not comply with the standard.
[J the computer readable form has not been furnished or does not comply with the standard.

IV. Lack of unity of invention

1. In response to the invitation to restrict or pay additional fees the applicant has:
O restricted the claims.
& paid additional fees.
[0 paid additional fees under protest.

[0 neither restricted nor paid additional fees.
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REIVINDICACIONES

1. Una composicién insecticida que comprende un antagonista de los canales de sodio neuronales de férmula I:

1
X Ii IT f 2, (1)

—¢C —N —NZITXC —A — (CRR’),

en donde
A es CR*R’ o NR%;
WesQOoS;

XY y'Z son cada uno independientemente H; halégeno; OH; CN; NO,; alquilo C,-C, opcionalmente sustituido
con uno o més grupos haldgeno, alcoxi C,-C;, haloalcoxi C,-Cs, cicloalquilo C;-Cg, alquenil(C,-Cg)oxi o sulfoniloxi;

alcoxi C;-C¢ opcionalmente sustituido con uno o més grupos halégeno, alcoxi C;-C; o cicloalquilo C5-Cg;

alcoxi(C,-Cs)carbonilo, c1cloa1qu11(C3 Cs)carboniloxi, fenilo opcionalmente sustltuldo con uno o mas grupos ha-
16geno, alguilo C,-C, o alcoxi C,-C,; :

aminocarboniloxi opcionalmente sustituido con uno o mas grupos alquilo C,-Cs;
alcoxi(C,-Cs)carboniloxi; alquil{C,-C¢)sulfoniloxi;

alquenilo C,-Cs; 0 NR'R?;

m, p y q son cada tno independientemente un enterode 1,2, 3,40 5;
nesunenterode 0, 1 0 2;

R, R‘, R?, R?, R* y R’son cada uno independientemente H o alquilo C;-Cj;

RS es H, alquilo C;-Cs, haloalquilo C,-Cg, alcoxialquilo C,-Cs, alcoxi C,-Cs, haloalcoxi C,-Cs, alquenilo C,-Cs,
alquinilo C,-Cs, alquil(C,-Cg)carbonilo, alcoxi(C, -Cg)carbonilo, alquil(C, -Cs)tio o haloalquil(C,-Cs)tio;

R’ y R? son cada uno independientemente H o alquilo C;-Cg;

y la configuracién de linea de puntos C === N representa un enlace doble o un enlace sencillo (es decir; C-N o
C=N),

o un estereoisémero de los mismos,
y uno o mas compuestos seleccionados del Grupo A:
1) compuestos de piretroides;
2) compuestos de tipo piretroide;
3) nucleopolihedrovirus capaces de expresar una toxina de un insecto;
4) compuestos de organofosfato;
5) compuestos de carbamato;

6) compuestos de formamidina;

I
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7) compuestos de lactona macrociclica;

8) compuestos de amidinohidrazona;

9) compuestos antagonistas de GABA; y

10) compuestos ligandos de receptores de acetilcolina,
en cantidades sinérgicamente activas.

2. Una composicidn segiin la reivindicacion 1, en donde, en la férmula I,

Wes O

X es trifluormetoxi;

Y es trifluormettlo; -,

Z es CN;

A es CHy;

nesO;

m, p y q son cada uno 1;

R y R! son cada uno H;

yla conﬁguracién de la linea de puntos C === N representa un enlace doble.

3. Una composicién segun la reivindicacién 2, en donde el compuesto o los compuestos seleccionados del Grupo
A son cypermethrin, cyhalomethrin, cyfluthrin, permethrin, ethofenprox, silafluofen, fipronil, endosulfon, imidacio-
prid, acetamiprid, nitepyram, thiamethoxam, profenofos, acephate, sulprofos, malathion, diazinon, methyl parathion,
terbufos, methonyl, thiodicarb, fenothiocarb, amitraz, chlordimeform, chlorfenamidine, avermectin, emamectin, mil-

bemectin, nemadectin 0 moxidectin,

4. Una composicién segtin la reivindicacién 2, en donde el compuesto o los compuestos seleccionados del Grupo
A consisten en hydramethylnon.

5. Una composicidén de cebo que contiene, en peso, de 0,01 a 20% de una antagonista de los canales de sodio
neuronales de férmula T como se ha definido en la reivindicacidén 1 en combinacién con hydramethylnon.
7
6. Una composicion segin las reivindicaciones 1 a 4, en donde la relacion del los ingredientes activos es de 1 parte
en peso de un antagonista de los canales de sodio neuronales de férmula I como se ha definido en la reivindicacién 1
por 0,01 a 100 partes en peso de uno o mds compuestos del Grupo A como se ha definido en la reivindicacion 1.

7. Un método para el control de insectos que comprende poner en contacto dicho insecto con una composicion
segun las reivindicaciones 1 a 4.

8. Un método para proteger una planta frente a la infestacién y ataque por insectos, que comprende aplicar al follaje
o tallos de dicha planta una cantidad sinérgicamente eficaz de una composicién segiin las reivindicaciones 1 a 4.

9. Uso de las composiciones segin las reivindicaciones 1 a 6 para combatir insectos de los géneros de los Lepi-
dépteros y Coledpteros.

10. Uso de las composiciones segtin las reivindicaciones 1 a 6 para el control de plagas higiénicas o plagas para la
salud piiblica seleccionadas del grupo consistente en Dipteros, Himendpteros y Blattaria.

11. Uso de las composiciones segiin las reivindicaciones 1 a 6 para el control de insectos que se alimentan de la
madera seleccionados del grupo consistente en Himendpteros, IsGpteros y Coledpteros.

10
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