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DESCRIPCION
Agente de control de plagas.
ANTECEDENTES DE LA INVENCION

Campo de la invencién

La presente invencion se refiere a un nuevo derivado de piripiropeno y a una composicion para uso como agente de
control de plagas que comprende el derivado como principio activo.

Técnica anterior

El piripiropeno A tiene actividad inhibitoria contra ACAT (acil-CoA:colesterol-aciltransferasa) y se espera que se
administre, por ejemplo, para el tratamiento de enfermedades inducidas por la acumulacién de colesterol, como se
describe en la publicacion de patente japonesa H04-360.895 A y en Journal of Antibiotics (1993), 46(7), 1168-9.

Ademas, algunos analogos y derivados de piripiropeno y la actividad inhibitoria de ACAT de estos se describen en
Journal of Synthetic Organic Chemistry, Japén (1998), vol. 56, n° 6, pags. 478-488, el documento WO 94/09417, la
publicacion de patente japonesa H08-259.569 A y la publicacion de patente japonesa H08-269.062 A. Sin embargo,
estos documentos no desvelan el compuesto que porta un grupo ciclopropilcarboniloxi en las posiciones 1, 7 6 11
como grupo aciloxi.

Ademas, en Applied and Environmental Microbiology (1995), 61(12), 4429-35, se describe que piripiropeno A tiene
actividad insecticida contra larvas de Helicoverpa zea. Ademas, el documento WO 2004/060065 describe que
piripiropeno A tiene actividad insecticida contra larvas de Plutella xylostella L. y contra Tenebrio molitor L. Sin
embargo, en estos documentos no hay una descripcion especifica de la actividad insecticida de piripiropeno A contra
otras plagas.

Ademas, ninguno de los documentos anteriores describe la actividad insecticida de andlogos y derivados de
piripiropeno.

Segun el conocimiento de los presentes inventores, no existe ningin documento que desvele derivados de
piripiropeno con un grupo ciclopropilcarbonilo como se menciona anteriormente.

Hasta ahora se han descrito y se han usado como agentes de control de plagas muchos compuestos con actividad
insecticida. Sin embargo, la presencia de especies de insectos que son resistentes o que apenas pueden controlarse
con estos compuestos ha planteado un problema. Por consiguiente, todavia se deseaba el desarrollo de un nuevo
agente de control de plagas con una excelente actividad insecticida.

RESUMEN DE LA INVENCION

Hemos encontrado ahora un nuevo derivado de piripiropeno que tiene una actividad insecticida significativa. La
presente invencion se basa en este resultado.

Por consiguiente, un objetivo de la presente invencion es proporcionar un nuevo derivado de piripiropeno con una
actividad insecticida significativa.

Por consiguiente, otro objetivo de la presente invencién es proporcionar una composicidn como agente de control de
plagas que pueda mostrar de manera fiable el efecto contemplado y pueda usarse con seguridad y que comprenda
los nuevos derivados de piripiropeno o una sal de estos aceptable desde el punto de vista agricola u horticola y un
vehiculo aceptable desde el punto de vista agricola u horticola.

El nuevo derivado de piripiropeno segun la presente invencion es un compuesto representado por la formula (1) o
una sal de este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola.
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[Férmula quimica 1]

(1)

en que las dos R representan un atomo de hidrégeno, respectivamente, o las dos R pueden combinarse entre si
para representar un grupo oxo.

Ademas, una composicion que puede usarse como agente de control de plagas segun la presente invencion
comprende los nuevos derivados de piripiropeno representados por la férmula () anterior o una sal de estos
aceptable desde el punto de vista agricola u horticola y un vehiculo aceptable desde el punto de vista agricola u
horticola.

Ademas, otro objetivo de la presente invencién es proporcionar un procedimiento para el control de una plaga. El
procedimiento segun la presente invencion comprende la aplicacion a una planta o al suelo de una cantidad eficaz
del compuesto representado por la férmula (1) anterior o de una sal de este aceptable desde el punto de vista
agricola u horticola. Segun otro aspecto de la presente invencion, se proporciona el uso del compuesto representado
por la férmula (1) anterior o de una sal de este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola como agente de
control de plagas.

DESCRIPCION DETALLADA DE LA INVENCION

Las sales de los compuestos representados por la féormula (l) aceptables desde el punto de vista agricola u horticola
incluyen, por ejemplo, sales de adicion de acido como clorhidratos, nitratos, sulfatos, fosfatos o acetatos.

Los compuestos representados por la formula (l) pueden sintetizarse a partir de piripiropeno A como material de
partida por el procedimiento descrito en la publicacion de patente japonesa H08-259.569 A, la publicacién de patente
japonesa H08-269.062 A o en Journal of Antibiotics (1997), 50(3), pags. 229-36.

El piripiropeno A como material de partida se produce por el procedimiento descrito en Journal of Synthetic Organic
Chemistry, Japon (1998), vol. 56, n° 6, pags. 478-488 o en el documento WO 94/09417.

El compuesto representado por la férmula (I) segun la presente invencion tiene una excelente actividad insecticida
contra varias especies de insectos. Por lo tanto, segun la presente invencion, se proporciona una composicion que
puede usarse como agente de control de plagas que comprende el compuesto representado por la féormula (1)
anterior o una sal de este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola y un vehiculo aceptable desde el
punto de vista agricola u horticola. La composicién segun la presente invencion puede prepararse mediante la
mezcla del compuesto representado por la férmula (1) anterior como principio activo con un vehiculo aceptable desde
el punto de vista agricola u horticola.

Las especies de insectos contra las cuales el compuesto de la férmula (I) segun la presente invencién tiene efecto
de control incluyen: plagas de lepidoteros, por ejemplo Spodoptera litura, Mamestra brassicae, Pseudaletia separata,
la oruga verde, Plutella xylostella, Spodoptera exigua, Chilo suppressalis, Cnaphalocrocis medinalis, tortricidos,
carposinidos, lionétidos, limantridos, plagas que pertenecen al género Agrotis spp., plagas que pertenecen al género
Helicoverpa spp. y plagas que pertenecen al género Heliothis spp.; plagas de hemipteros, por ejemplo afidoideos,
que incluyen afididos, adélgidos y filoxéridos como Myzus persicae, Aphis gossypii, Aphis fabae, Aphis maidis
(pulgdn de la hoja del maiz), Acyrthosiphon pisum, Aulacorthum solani, Aphis craccivora, Macrosiphum euphorbiae,
Macrosiphum avenae, Metopolophium dirhodum, Rhopalosiphum padi, Schizaphis graminum, Brevicoryne brassicae,
Lipaphis erysimi, Aphis citricola, el pulgdn rosado de la manzana, Eriosoma lanigerum, Toxoptera aurantii y
Toxoptera citricidus; deltocefalidos como Nephotettix cincticeps; delfacidos como Laodelphax striatellus, Nilaparvata
lugens y Sogatella furcifera; pentatdmidos como Eysacoris ventralis, Nezara viridula y Trigonotylus caelestialium;
aleirédidos como Bemisia argentifolii, Bemisia tabaci y Trialeurodes vaporariorum; diaspididos, margarddidos,
ortézidos, aclerdios, dactilopidos, kérridos, pseudocéccidos, coccidos, eriococcidos, asterolecanidos, beesoénidos,
lecanodiaspididos o cerocdccidos, como Pseudococcus comstocki y Planococcus citri Risso; plagas de coledpteros,
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por ejemplo Lissorhoptrus oryzophilus, Callosobruchuys chienensis, Tenebrio molitor, Diabrotica virgifera virgifera,
Diabrotica undecimapunctata howardi, Anomala cuprea, Anomala rufocuprea, Phyllotreta striolata, Aulacophora
femoralis, Leptinotarsa decemlineata, Oulema oryzae, carposinidos y cerambicidos; &acaros, por ejemplo
Tetranychus urticae, Tetranychus kanzawai y Panonychus citri; plagas de himendpteros, por ejemplo tentredinidos;
plagas de ortépteros, por ejemplo acrididos; plagas de dipteros, por ejemplo muscidos y agromicidos; plagas de
tisanépteros, por ejemplo Thrips palmiy Frankliniella occidentalis; nematodos fitoparasitos, por ejemplo Meloidogyne
hapla, Pratylenchus spp., Aphelenchoides besseyi y Bursaphelenchus xylophilus, y parasitos de animales, por
ejemplo sifonapteros, anopluros, acaros como Boophilus microplus, Haemaphysalis longicornis, Rhipicephalus
sanguineus 'y Scarcoptes scabiei. Se prefieren las plagas de hemipteros.

Las plagas de hemipteros incluyen afidoideos como afididos, adélgidos y filoxéridos, preferentemente en particular
afididos, y pentatomidos; y cocoideos como diaspididos, margarédidos, ortézidos, aclerdios, dactildpidos, kérridos,
pseudocéccidos, céccidos, eriocdccidos, asterolecanidos, beesénidos, lecanodiaspididos y cerocdccidos. Los méas
preferidos son Myzus persicae, Aphis gossypii, Trigonotylus caelestialium y Pseudococcus comstocki.

Mientras que el compuesto representado por la férmula (1) puede usarse de por si como un agente de control de
plagas, el compuesto de la férmula (I) puede prescribirse en cualquier formulacién adecuada, como concentrados
emulsionables, formulaciones EW, formulaciones liquidas, suspensiones, polvos mojables, polvos granulados
mojables, polvo, polvo DL, granulos de polvo, granulos, comprimidos, disoluciones oleosas, aerosoles, floables,
floables secos o agentes microencapsulados, mediante el uso de un vehiculo adecuado como vehiculos solidos,
vehiculos liquidos, vehiculos gaseosos, tensioactivos, dispersantes y/u otros adyuvantes para formulaciones y
similares.

Los vehiculos solidos que pueden usarse en este caso incluyen, por ejemplo, talco, bentonita, arcilla, caolin, tierra
de diatomeas, vermiculita, carbon blanco y carbonato de calcio.

Algunos ejemplos de vehiculos liquidos incluyen: alcoholes como metanol, n-hexanol y etilenglicol; cetonas como
acetona, metiletilcetona y ciclohexanona; hidrocarburos alifaticos como n-hexano, querosina y queroseno;
hidrocarburos aromaticos como tolueno, xileno y metilnaftaleno; éteres como dietiléter, dioxano y tetrahidrofurano,
ésteres como acetato de etilo; nitrilos como acetonitrilo e isobutironitrilo; amidas de acido como dimetilformamida y
dimetilacetamida; aceites vegetales como aceite de soja y aceite de semillas de algoddn; dimetilsulféxido y agua.

Los vehiculos gaseosos incluyen, por ejemplo, GLP, aire, nitrégeno, didxido de carbono y dimetiléter.

Los tensioactivos o dispersantes que pueden usarse, por ejemplo, para emulsionar, dispersar o extender incluyen,
por ejemplo, ésteres alquilsulfénicos, sales de acidos alquil(aril)sulfénicos, alquil(aril)éteres de polioxialquileno,
ésteres de polioles y sales de acidos lignosulfonicos. Los adyuvantes usados para mejorar las propiedades de las
formulaciones incluyen, por ejemplo, carboximetilcelulosa, goma arabiga, polietilenglicol y estearato de calcio.

Los vehiculos, tensioactivos, dispersantes y adyuvantes anteriores pueden usarse en solitario o en combinacion
segun se necesite.

El contenido del principio activo en la formulacién no esta particularmente limitado. Sin embargo, en general el
contenido del principio activo es del 1 al 75% en peso para concentrados emulsionables, del 0,3 al 25% en peso
para el polvo, del 1 al 90% en peso para polvos mojables y del 0,5 al 10% en peso para granulos.

El compuesto representado por la féormula (1) o una sal de este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola
y las formulaciones anteriores que los comprenden pueden aplicarse a las plantas o al suelo como tales o después
de su dilucion. Por lo tanto, segun otro aspecto de la presente invencion, se proporciona un procedimiento para el
control de plagas que comprende la aplicacion a una planta o al suelo de una cantidad eficaz del compuesto
representado por la férmula (1) anterior o de una sal de este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola.

Los procedimientos preferidos que pueden usarse para la aplicaciéon del compuesto o la formulacién a las plantas o
al suelo incluyen tratamientos de extension, tratamientos del suelo, tratamientos de superficie y tratamientos de
fumigacion. Los tratamientos de extension incluyen, por ejemplo, extensidn, pulverizacion, nebulizacion,
atomizacién, aplicaciéon de granulos y aplicacién por inmersion. Los tratamientos del suelo incluyen, por ejemplo,
afusién del suelo o mezclado con el suelo. Algunos ejemplos de tratamientos de superficie incluyen, por ejemplo,
revestimiento, revestimiento de polvo y cobertura. Los tratamientos de fumigacion incluyen, por ejemplo, la cobertura
del suelo con una lamina de plastico después de la inyeccién en el suelo. Por consiguiente, el procedimiento de
control de la presente invencion comprende un procedimiento en el que el compuesto representado por la formula (1)
o una formulacién que comprende dicho compuesto se aplica por fumigacién en un espacio sellado.

La composicién como agente de control de plagas segun la presente invencion puede usarse como mezcla o en
combinacién, por ejemplo, con otros insecticidas, fungicidas, acaricidas, herbicidas, fitorreguladores del crecimiento
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o fertilizantes. Los agentes que pueden mezclarse o usarse en combinacién incluyen aquellos descritos, por
ejemplo, en The Pesticide Manual, 13°. edicién, publicado por el British Crop Protection Council y en el SHIBUYA
INDEX, 10%. edicién, 2005, publicado por SHIBUYA INDEX RESEARCH GROUP. Mas especificamente, los
insecticidas que pueden usarse en este caso incluyen, por ejemplo, compuestos de ésteres organofosforados como
acefato, diclorvos, EPN, fenitrotion, fenamifés, protiofés, profenofés, piraclofés, clorpirifés-metilo y diazinona;
compuestos de carbamato como metomilo, tiodicarb, aldicarb, oxamilo, propoxur, carbarilo, fenobucarb, etiofencarb,
fenotiocarb, pirimicarb, carbofurano y benfuracarb; derivados de la nereistoxina como cartap y tiociclam; compuestos
organoclorados como dicofol y tetradifon; compuestos piretroides como permetrina, teflutrina, cipermetrina,
deltametrina, cihalotrina, fenvalerato, fluvalinato, etofenprox y silafluofeno; compuestos de benzoilurea como
diflubenzurén, teflubenzurén, flufenoxurdn y clorfluazurén; compuestos analogos de hormonas juveniles como
metopreno y compuestos analogos de hormonas de la muda como cromafenozida. Otros compuestos que pueden
usarse en este caso incluyen buprofezina, hexitiazox, amitraz, clordimeformo, piridabeno, fenpiroximato, pirimidifeno,
tebufenpirad, fluacripirim, acequinocilo, ciflumetofeno, flubendiamida, etiprol, fipronil, etoxazol, imidacloprid,
clotianidina, pimetrozina, bifenazato, espirodiclofeno, espiromesifeno, flonicamida, clorfenapir, piriproxifeno,
indoxacarb, piridalilo o espinosad, avermectina, milbemicina, compuestos organometalicos, compuestos de
dinitrégeno, compuestos organosulfurados, compuestos de urea, compuestos de triacina, compuestos de hidracina.
La composicion segun la presente invencion puede usarse también como mezcla o en combinacion con plaguicidas
microbianos como formulaciones de BT y agentes viricos entomopatdgenos.

Los fungicidas que pueden usarse en este caso incluyen, por ejemplo, compuestos de estrobilurina como
azoxistrobina, cresoxima-metilo y trifloxistrobina; compuestos de anilinopirimidina como mepanipirima, pirimetanilo y
ciprodinilo; compuestos de azol como triadimefén, bitertanol, triflumizol, etaconazol, propiconazol, penconazol,
flusilazol, miclobutanilo, ciproconazol, tebuconazol, hexaconazol, procloraz y simeconazol; compuestos de
quinoxalina como quinometionato; compuestos de ditiocarbamato como maneb, zineb, mancozeb, policarbamato y
propineb; compuestos de fenilcarbamato como dietofencarb; compuestos organoclorados como clorotalonilo y
quintoceno; compuestos de bencimidazol como benomilo, tiofanato de metilo y carbendazol; compuestos de
fenilamida como metalaxilo, oxadixilo, ofurace, benalaxilo, furalaxilo y ciprofuram; compuestos de acido sulfénico
como diclofluanida; compuestos de cobre como hidréxido de cobre y oxina de cobre; compuestos de isoxazol como
hidroxiisoxazol; compuestos organofosforados como fosetil de aluminio y tolclofés-metilo; compuestos de N-
halégenotioalquilo como captan, captafol y folpet; compuestos de dicarboximida como procimidona, iprodiona y
vinclozolina; compuestos de benzanilida como flutolanilo y mepronilo; compuestos de morfolina como fenpropimorfo
y dimetomorfo; compuestos de organoestafio como hidroxido de fentina y acetato de fentina; compuestos de
cianopirrol como fludioxonilo y fenpiclonilo. Otros compuestos que pueden usarse en este caso incluyen ftalida,
fluazinam, cimoxanilo, triforina, pirifenox, fenarimol, fenpropidina, pencicurén, ciazofamida, iprovalicarb y
bentiavalicarb-isopropilo y similares.

EJEMPLOS

La presente invencion se ilustra adicionalmente mediante los ejemplos siguientes, con los que no se pretende limitar
la invencion.

Ejemplo de sintesis 1: compuesto 1

[Férmula quimica 2]

Vj OB\V
HO? & ~oH & 2
W \‘/{"

El compuesto 3 (1,12 g), sintetizado por el procedimiento descrito en la publicacion de patente japonesa HO8-
259.569 A, y acido ciclopropanocarboxilico (3,80 g) se disolvieron en N,N-dimetilformamida anhidra (10 ml) y a la
disolucién se afiadié clorhidrato de 1-etil-3-(3-dimetilaminopropil)carbodiimida (4,70 g) y 4-(dimetilamino)piridina (300
mg). La disolucion de reaccién se agité a temperatura ambiente durante 5 horas y 10 minutos y después se vertid en
agua, a lo que siguid una extraccidn con acetato de etilo. La fase de acetato de etilo se lavé con salmuera saturada y
se seco sobre sulfato de magnesio anhidro y el disolvente se elimind por evaporacién a presion reducida para dar un
producto crudo. El producto crudo se purificé por cromatografia en gel de silice (Mega Bond Elut (Varian),
acetona:hexano = 1:1) para dar el compuesto 4 (1,54 g).
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El compuesto 4 (1,07 g) se disolvio en una disoluciéon acuosa de metanol al 80%. A la disolucion se le afadio 1,8-
diazabiciclo[5.4.0]-undeca-7-eno (271 mg) y la mezcla se agitd a temperatura ambiente durante 24,5 horas. A la
mezcla de reaccién se le anadio &cido acético para parar la reaccion y el disolvente se elimin6é por evaporacion a
presion reducida. Se afiadié agua al cristal precipitado y a continuacion se realizé una extraccién con cloroformo. La
fase de cloroformo se lavdé con salmuera saturada y se sec6 sobre sulfato de magnesio anhidro y el disolvente se
elimind por evaporacion a presion reducida para dar un producto crudo del compuesto 5. El producto crudo se
purificd por cromatografia en gel de silice (Mega Bond Elut (Varian), acetona:hexano = 1:1) para dar el compuesto 5

(233 mg).
H
]

[Férmula quimica 3]

[Férmula quimica 4]

3
oo

El compuesto 5 (20 mg) se disolvié en diclorometano (1 ml). A la disolucion se le afadié periodinano de Dess-Martin
(21 mg) a 0°C y la mezcla se agité durante 2 horas y 40 minutos. A la disolucion se le afiadié una disolucion de
tiosulfato de sodio saturada y a continuacion se realizé una extraccion con cloroformo. La fase de cloroformo se lavé
con salmuera saturada y se sec6 sobre sulfato de magnesio anhidro y el disolvente se elimind por evaporacién a
presion reducida para dar un producto crudo. El producto crudo se purificé por cromatografia preparativa en capa
fina (gel de silice Merck 60 F 0,5 mm, acetona:hexano = 1:1) para dar el compuesto 1 (5,4 mg).

Ejemplo de sintesis 2: compuesto 2

[Férmula quimica 5]

El compuesto 5 (50 mg) preparado en el ejemplo de sintesis 1 se disolvié en tolueno (3 ml). A la disolucién se le
anadio 1,1’-tiocarbonilimidazol (90 mg) a temperatura ambiente y la mezcla se calenté a reflujo durante 2,5 horas. La
mezcla se enfrié a temperatura ambiente, se afiadié agua a la disolucién y a continuacion se realizé una extraccion
con acetato de etilo. La fase de acetato de etilo se lavé con salmuera saturada y se sec6 sobre sulfato de magnesio
anhidro y el disolvente se eliminé por evaporacion a presion reducida para dar un producto crudo. El producto crudo
se purificéd por cromatografia preparativa en capa fina (gel de silice Merck 60 F 0,5 mm, acetona:hexano = 1:1) para
dar el compuesto 6 (41,1 mg).
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El compuesto 6 (41 mg) se disolvié en hidruro de tri-n-butilestafio (20 mg) se afadio a la disolucion a temperatura
ambiente y la mezcla se calenté a reflujo durante 2,5 horas. La mezcla se enfri6 a temperatura ambiente, se afiadid
agua a la disolucién y a continuacion se realizé una extraccién con acetato de etilo. La fase de acetato de etilo se
lavé con salmuera saturada y se seco sobre sulfato de magnesio anhidro y el disolvente se elimind por evaporacion
a presion reducida para dar un producto crudo. El producto crudo se purificé por cromatografia preparativa en capa
fina (gel de silice Merck 60 F 0,5 mm, acetona:hexano = 1:1) para dar el compuesto 2 (3,5 mg).

La tabla 1 a continuacion muestra los datos de RMN 'H y los datos de espectrometria de masas de los compuestos

1y2.

Tabla 1

Compuesto
no

Datos de RMN

Analisis de masas

Disolvente

RMN "H § (ppm)

Procedimiento

Datos

CDCls3

0,83-1,00 (8H, m), 0,96 (3H, s), 1,44 (1H, m),
1,53-1,61 (2H, m), 1,63 (3H, s), 1,76 (1H, d, J =
3,7 Hz), 1,81 (3H, s), 1,87 (2H, m), 1,94-1,97 (1H,
m), 2,21 (1H, m), 2,53 (1H, dd, J = 2,6, 14,9 Hz),
2,78 (1H, t, J = 14,9 Hz), 2,91 (1H, d, J = 1,5 Hz),
3,66 (1H, d, J = 12,0 Hz), 3,84 (1H, d, J = 12,0
Hz), 4,82 (1H, dd, J = 4,8, 11,7 Hz), 5,06 (1H, m),
6,71 (1H, s), 7,41 (1H, dd, J = 4,8, 8,0 Hz), 8,09
(1H, dt, J = 1,7, 8,0 Hz), 8,70 (1H, dd, J = 1,7, 4,8
Hz), 9,02 (1H, d, J = 1,7 Hz)

ESI

592
(M+H)"

CDCls

0,84-1,00 (8H, m), 0,90 (3H, s), 1,12-1,16 (1H, m),
1,25 (1H, s), 1,35-1,46 (1H, m), 1,41 (3H, s), 1,56-
1,70 (5H, m), 1,66 (3H, s), 1,78-1,89 (2H, m),
2,12-2,17 (2H, m), 2,82 (1H, d, J = 1,4 Hz), 3,69
(1H, d, J = 11,9 Hz), 3,91 (1H, d, J = 11,9 Hz),
4,83 (1H, dd, J = 5,1, 11,5 Hz), 4,99 (1H, m), 6,46
(1H, s), 7,42 (1H, m), 8,11 (1H, dt, J = 1,7, 8,0
Hz), 8,69 (1H, m), 9,01 (1H, m)

ESI

578
(M+H)"

Preparacion del ejemplo 1: polvos mojables

Compuesto 1

30% en peso

Arcilla 30% en peso
Tierra de diatomeas 35% en peso
Lignosulfonato de calcio 4% en peso
Laurilsulfato de sodio 1% en peso

Los ingredientes anteriores se mezclaron homogéneamente entre si y la mezcla se molié para preparar polvos

mojables.

Preparacion del ejiemplo 2: polvo

Compuesto 1

2% en peso

Arcilla 60% en peso
Talco 37% en peso
Estearato de calcio 1% en peso
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Los ingredientes anteriores se mezclaron homogéneamente entre si para preparar un polvo.

Preparacion del ejemplo 3: concentrado emulsionable

Compuesto 1 20% en peso
N, N-dimetilformamida 20% en peso
Solvesso 150 (Exxon Mobil Corporation) 50% en peso
Alquiariléter de polioxietileno 10% en peso

Los ingredientes anteriores se mezclaron homogéneamente y se disolvieron para preparar un concentrado
emulsionable.

Preparacion del ejiemplo 4: granulos

Compuesto 1 5% en peso
Bentonita 40% en peso
Talco 10% en peso
Arcilla 43% en peso
Lignosulfonato de calcio 2% en peso

Los ingredientes anteriores se molieron homogéneamente y se mezclaron homogéneamente entre si. Se afiadid
agua a la mezcla y a continuacién esta se amasoé a fondo. Después, el producto amasado se granuld y seco para
preparar granulos.

Preparacion del ejiemplo 5: floables

Compuesto 1 25% en peso
Etersulfato de POE vy poliestirilfenilo 5% en peso
Propilenglicol 6% en peso
Bentonita 1% en peso
Disolucién acuosa de goma de

xantano al 1% 3% en peso
PRONAL EX300

(Toho Chemical Industry Co., Ltd.) 0,05% en peso
ADDAC 827

(Toho Chemical Industry Co., Ltd.) 0,02% en peso
Agua hasta el 100% en peso

Todos los ingredientes anteriores con excepcion de la disolucion acuosa de goma de xantano al 1% y una cantidad
adecuada de agua se mezclaron previamente entre si y la mezcla se molié después mediante un molino de
molienda en humedo. A continuacién, la disolucién acuosa de goma de xantano al 1% y el agua restante se
afadieron al producto molido para preparar el 100% en peso de floables.

Ejemplo de prueba 1: efecto plaguicida contra Myzus persicae

Un disco de hoja con un didmetro de 2,8 cm se corté de una col cultivada en un tiesto y se colocé en una placa de
Petri de 5,0 cm. Cuatro afidos adultos de la especie Myzus persicae se liberaron en la placa. Un dia después de la
liberacion de los &fidos adultos, estos se retiraron. El nimero de larvas en el primer estadio nacidas en el disco de
hoja se ajusté a 10 y sobre el disco de hoja de col se extendié una disolucion de prueba ajustada a una
concentracion predeterminada mediante la adicién de una disolucion acuosa de acetona al 50% (adicion de Tween
20 al 0,05%). El disco de hoja de col se seco después al aire. A continuacion, la placa se cubrié con la tapa y se dej6
reposar en una camara de temperatura controlada (periodo de luz de 16 h, periodo de oscuridad de 8 h) (25°C).
Tres dias después del inicio del reposo de la placa se observé la supervivencia o la muerte de las larvas y la tasa de
muerte de estas se calculé mediante la ecuacion descrita posteriormente.

Ejemplo de prueba 2: efecto plaguicida contra Aphis gossypii

Un disco de hoja con un diametro de 2,0 cm se cortd de un pepino cultivado en un tiesto y se colocé en una placa de
Petri de 5,0 cm. Una disolucion de prueba que se habia ajustado a una concentracion predeterminada mediante la
adicion de una disolucién acuosa de acetona al 50% (adicion de Tween 20 al 0,05%) se extendié sobre el disco de
hoja de pepino. Después del secado al aire se liberaron en la placa diez (10) larvas de Aphis gossypii en el primer
estadio. A continuacion, la placa se cubri6 con la tapa y se dej6 reposar en una cdmara de temperatura controlada
(periodo de luz de 16 h, periodo de oscuridad de 8 h) (25°C). Tres dias después del inicio del reposo de la placa se
observé la supervivencia o la muerte de las larvas y la tasa de muerte de estas se calculé mediante la ecuacién
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descrita posteriormente.

Ejemplo de prueba 3: efecto plaguicida contra Pseudococcus comstocki

Un disco de hoja con un didmetro de 2,8 cm se corté de una hoja de Phaseolus vulgaris y se colocd sobre agar en
un vaso de plastico en el que se habian liberado diez (10) larvas de Pseudococcus comstocki en el primer estadio.
Se extendié una disolucién de prueba ajustada a una concentracion predeterminada mediante la adicion de una
disolucion acuosa de acetona al 50% (adicion de Tween 20 al 0,05%). Después secarse al aire, el disco se dejo
reposar en una camara de temperatura controlada (periodo de luz de 16 h, periodo de oscuridad de 8 h) (25°C).
Tres dias después del inicio del reposo se observd la supervivencia o la muerte de las larvas y la tasa de muerte de
estas se calculd mediante la ecuacion descrita posteriormente.

Resultados de los ejemplos de prueba 1 a 3

La tasa de muerte de las larvas se calculé mediante la ecuacién siguiente.

Tasa de muerte (%) = {numero de larvas muertas / (nimero de larvas supervivientes + nimero de larvas muertas)} x
100

Las concentraciones que dieron una tasa de muerte del 90% o superior se muestran en la tabla 2.

Pruebas comparativas

El compuesto PR-73 desvelado en la publicacion de patente japonesa H08-259.569 A y el compuesto PR-98
desvelado en la publicacion de patente japonesa H08-269.062 se sometieron también a las mismas pruebas
descritas en los ejemplos de prueba 1 a 3. Los compuestos comparativos difieren de los compuestos presentes 1y 2
en que portan sustituyentes AcO en las posiciones 1y 11. Los resultados son segun se muestran en la tabla 2.

Tabla 2. Concentracién (ppm) para una tasa de muerte del 90% o superior

Compuesto n° Ejemplo de prueba 1 Ejemplo de prueba 2 Ejemplo de prueba 3
1 0,010 0,078 0,156
2 0,039 0,078 0,625
PR-73 (comparativo) 5 5 >20
PR-98 (comparativo) 0,156 5 >20

Ejemplo de prueba 4: efecto plaguicida contra Trigonotylus caelestialium

Una plantula de trigo se sumergié durante 30 segundos en una disolucion en la que se habia diluido cada uno de los
compuestos de prueba a una concentracion predeterminada mediante la adicion de una disolucién acuosa de
acetona al 50% (adicion de Tween 20 al 0,05%). La plantula de trigo se seco al aire y después se colocd en una
probeta de vidrio. Ademas, en la probeta de vidrio se liberaron dos larvas de Trigonotylus caelestialium en el
segundo estadio. La probeta de vidrié se cubrié con la tapa y las larvas se criaron en la camara de temperatura
controlada (25°C). Durante la prueba, la plantula de trigo recibié agua desde el fondo de la probeta de vidrio. Tres
dias después del tratamiento se observé la supervivencia o la muerte de las larvas y la tasa de muerte de estas se
calculé mediante la ecuacion siguiente.

Tasa de muerte (%) = {numero de larvas muertas / (niUmero de larvas supervivientes + nimero de larvas muertas)} x
100

Como resultado, se encontré que la tasa de muerte no fue inferior al 80% para los compuestos n° 1 y n° 2 a una
concentraciéon de 100 ppm.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto representado por la formula (I) o una sal de este aceptable desde el punto de vista
agricola u horticola:

(1)

en que las dos R representan un atomo de hidrégeno respectivamente o las dos R pueden combinarse entre si para
representar un grupo oxo.

2. Una composicion que comprende un compuesto definido en la reivindicacion 1 o una sal de este
aceptable desde el punto de vista agricola u horticola como principio activo y un vehiculo aceptable desde el punto
de vista agricola u horticola.

3. La composicion segun la reivindicacion 2 que se usa como agente de control de plagas.
4. La composicion segun la reivindicacion 3 que se usa para el control de una plaga de hemipteros.
5. La composicidon segun la reivindicacion 4, en que dicha plaga de hemipteros se selecciona entre

afidoideos, pentatdmidos o cocoideos.

6. La composicion segun la reivindicacion 4, en que dicha plaga de hemipteros es al menos una plaga
seleccionada del grupo compuesto por Myzus persicae, Aphis gossypii, Trigonotylus caelestialium y Pseudococcus
comstocki.

7. Un procedimiento para el control de una plaga que comprende la aplicacion a una planta o al suelo de
una cantidad eficaz de un compuesto representado por la formula (1) definida en la reivindicaciéon 1 o de una sal de
este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola.

8. El procedimiento segun la reivindicacion 7, en que la plaga es una plaga de hemipteros.

9. El procedimiento segun la reivindicacion 8, en que dicha plaga de hemipteros se selecciona entre
afidoideos, pentatémidos o cocoideos.

10. El procedimiento segun la reivindicacion 8, en que la plaga de hemipteros es al menos una plaga
seleccionada del grupo compuesto por Myzus persicae, Aphis gossypii, Trigonotylus caelestialium y Pseudococcus
comstocki.

11. Uso de un compuesto representado por la formula (I) definida en la reivindicacién 1 o de una sal de
este aceptable desde el punto de vista agricola u horticola como un agente de control de plagas para aplicar a una
planta o al suelo.

12. Uso de una composicion segun una cualquiera de las reivindicaciones 2 a 6 como un agente de
control de plagas para aplicar a una planta o al suelo.
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