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"COMPOSICAO INSETICIDA SINERGICA, E, PROCESSOS PARA
CONTROLE DE INSETOS, E PARA PROTEGER PLANTAS CONTRA
INFESTACAO E ATAQUE DE INSETOS".
Dividido do PI 0008930-3, depositado em 07/03/2000
FUNDAMENTOS DA INVENCAQO

Agentes inseticidas e composi¢des tém sido desenvolvidos

para o controle de pestes de insetos tais como pestes de agro-horticultura,
pestes de higiene ou pestes que se alimentam de madeira e que na pratica tém
sido usados como um uUnico agente ou um agente misturado. Entretanto, as
composi¢gdes para controle de insetos economicamente eficientes e
ecologicamente seguras estdo sendo ainda procuradas. As composi¢des
inseticidas que permitem uma razio de dosagem efetiva reduzida, uma
seguran¢a em relacdo ao meio ambiente aumentada e uma incidéncia mais
baixa de resisténcia dos insetos, sdo altamente desejaveis. Embora a aplica¢do
em rotagédo de agentes para controle de insetos possuindo diferentes modos de
agdo possa ser adotada para uma boa pratica de manuseio de pestes, este
encaminhamento néo necessariamente proporciona um controle satisfatério
dos insetos. Mais ainda, embora as combinag8es de agentes para controle de
insetos tenham sido estudadas, uma elevada ag@io sinérgica nio tem sido
sempre encontrada. A obtengdo de uma composi¢do inseticida que ndo
demonstra uma resisténcia cruzada a agentes inseticidas existentes, nenhum
problema de toxidez e baixo impacto negativo no meio ambiente, &
extremamente dificil. 0

Assim sendo, € um objeto desta inven¢do proporcionar uma
composicdo inseticida sinérgica que demonstre um elevado efeito de controle
com concomitantes custos reduzidos de produgdo na lavoura e reduzida carga
ambiental.

E um outro objeto desta invengdo o de proporcionar processos

para controle sinérgico de insetos e prote¢do acentuada das plantagdes.
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SUMARIO DA INVENCAO

A presente inveng¢do proporciona uma composi¢io inseticida

sinérgica compreendendo como ingredientes ativos essenciais uma quantidade
sinergicamente efetiva de um antagonista do canal s6dio neuronal em
combinag¢do com um ou mais compostos selecionados do grupo que consiste
de piretroides, compostos do tipo piretro, nucleopoliedrovirus recombinante
capaz de expressar uma toxina de inseto, organofosfatos, carbamatos,
formamidinas, lactonas macrociclicas, amidinohidrazonas, GABA (4cido
gama-aminobutirico) antagonistas, e ligantes de receptor acetilcolina.

A presente inven¢do proporciona também um processo para
controle de insetos sinérgico o qual compreende colocar em contato o dito
inseto com uma quantidade sinergicamente efetiva de um antagonista do canal
sédio neuronal em combinagdo com um ou mais compostos selecionados do
grupo que consiste de piretréides, compostos do tipo piretro,
nucleopoliedrovirus recombinante capaz de expressar uma toxina de inseto,
organofosfatos, carbamatos, formamidinas, lactonas macrociclicas,
amidinohidrazonas, GABA antagonistas, e ligantes de receptor acetilcolina.

A presente invencdo proporciona ainda um processo para a
protecdo acentuada de plantas de infestagdes e ataques por insetos.

DESCRICAO DETALHADA DA INVENCAO

Defini¢des

“Composto ligante receptor acetilcolina” conforme usado
neste pedido significa um composto que € capaz de se ligar ao local do
receptor acetilcolina.

“Grupo A” conforme usado neste pedido significa inseticida

1) compostos piretroides;

2) compostos tipo piretroide;

3) nucleopoliedrovirus recombinante capaz de expressar

uma toxina de inseto;
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4) compostos organofosfato;

5) compostos carbamato;

6) compostos formamidina;

7) compostos lactona macrociclica;

8) compostos amidinohidrazona;

9) compostos GABA antagonistas; e

10) compostos ligantes receptores acetilcolina.

“Haloalquil” como usado neste pedido significa um grupo
alquil CiHyy possuindo de 1 a 2x+1 atomos de halogénio que podem ser
iguais ou diferentes. De modo similar, os termos “haloalquenil”,
“haloalquinil”, “haloalcoxi”, “halofenil” e assemelhados significam
substitui¢do de mono- a perhalogénio onde os halogénios podem ser iguais ou
diferentes.

“Halogénio” como usado neste pedido significa Cl, Br, I ou F.

“Antagonista do canal sédio neuronal” como usado neste
pedido significa um composto que ¢ capaz de evitar a capacidade de uma
célula neurdnio transferir ions sédio através da membrana da célula.

“Composto tipo piretréide” como usado neste pedido significa
aqueles compostos caracterizados por uma por¢do aril-fenoxibenzil com
ligacdo nao éster.

“Sinergismo” como usado neste pedido significa uma agio
cooperativa encontrada em uma combinag¢do de dois ou mais componentes
biologicamente ativos na qual a atividade combinada dos dois ou mais
componentes excede a soma da atividade de cada componente sozinho.

De forma surpreendente, foi agora verificado que uma
composi¢cdo que compreende uma combinagdo de um antagonista do canal
s6dio neuronal e um segundo ingrediente inseticida proporciona um superior
controle de insetos, em niveis mais baixos dos agentes ativos combinados que

aquele que pode ser obtido quando o antagonista do canal sédio neuronal ou o
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segundo ingrediente inseticida sdo aplicados sozinhos.

Conforme previamente estabelecido, o termo antagonista do
canal s6dio neuronal designa um composto que € capaz de evitar a capacidade
de uma célula neur6nio transferir ions sodio através da membrana da célula.
Uma célula neur6nio assim afetada € incapaz de disparar, resultando em
paralisia e em dultima instdncia mortalidade, no hospedeiro visado. As
descri¢des de antagonistas do canal sddio neuronal e seus modos de agdo
podem ser encontrados em “Pesticide Biochemistry and Physiology”, 60: 177-
185 ou “Archives of Insect Biochemistry and Physiology”, 37: 91-103.

Os compostos antagonistas do canal sddio neuronal incluem
compostos tais como aqueles descritos nas U.S. 5543573; U.S. 5708170; U.S.
5324837 e U.S. 5462938, entre outras publicagdes. Os exemplos de
compostos antagonista do canal sédio neuronal tuteis na composi¢io desta

invencgdo sdo aqueles compostos que possuem a formula estrutural

Y
P
R W R
X, T 2q
N (3 e N — ::C*A“(CRst)n
(1)
X'
1]
Y (CR_;RS)!, z <
N_ R,
N R
l 30 Ylp -_N\ |C|: Q
W=C—N N—C—N~
i _/ |
R, e G
- 33
(11) (I11)
onde A € CR4R;5 ou NRg;

WéOouS;
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X, Y, Z X’, Y e Z’ sdo cada um independentemente H;
halogénio; OH; CN; NO,; grupos alquil C;-C¢ opcionalmente substituidos
com um ou mais halogénios, alcoxi C;-C3, haloalcoxi C;-Cs, cicloalquil C;-
Cs, alqueniloxi C,-Cg ou sulfoniloxi;

grupos alcoxi C;-Cg opcionalmente substituidos com um ou
mais halogénios, alcoxi C;-C; ou cicloalquil Cs-Cg;

grupos alcoxicarbonil C,-Cg, cicloalquilcarboniloxi C;-Csg,
fenil opcionalmente substituido com um ou mais halogénios, alquil C,-C4 ou
alcoxi C;-Cy;

grupos aminocarboniloxi opcionalmente substituidos com um
ou mais alquil C;-Cs;

alcoxicarboniloxi C;-Cg; alquilsulfoniloxi C;-Cg; alquenil C,-
Ce; ou NR 2R 35

m, p € q sdo cada um independentemente um numero inteiro
de1,2,340u5;

n € um numero inteiro de 0, 1 ou 2;

r € um numero inteiro de 1 ou 2;

t € um nimero inteiro de 1, 2, 3 ou 4;

R, Ri, Ry, R3, R4 e Rs sdo cada um independentemente H ou
alquil C,-Cy;

R¢ ¢ H, alquil C,-Cq, haloalquil C,-Cg, alcoxialquil C;-Cs,
alcoxi C;-Cs, haloalcoxi C;-Cg, alquenil C,-Cs, alquinil C,-Cg, alquilcarbonil
C,-Cs, alcoxicarbonil C;-Cg, alquiltio C;-Cg ou haloalquiltio C;-Cg;

R; e Rg s@o cada um independentemente H; halogénio; grupos
alquil C,-Cg; alquilcarboniloxi C;-Cg ou fenil opcionalmente substituido com
um ou mais halogénio, CN, NO,, alquil C;-C, haloalquil C,-Cg, alcoxi C;-Cg
ou haloalcoxi C;-Cg;

Ry e Ry sdo cada um independentemente H ou alquil C;-Cy;

R;; € H, alquil C,-Cq, haloalquil C,-Cs, alquilcarbonil C;-C,,
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alcoxicarbonil C;-Cg4 ou haloalcoxicarbonil C,;-Cg;

Rz € Ry3 s8o cada um independentemente H ou alquil C;-Cg;

G ¢ H; grupos alquil C,-Cg4 opcionalmente substituido com um
ou mais halogénio, alcoxi C,;-C4, haloalcoxi C;-C¢, CN, NO,S(O),R;4, COR;3s,
CO;R 6, fenil ou cicloalquil C;3-Cg;

grupos alcoxi C;-C6; haloalcoxi C;-Cs; CN; NO,; S(O).Ry7;
COR5; COzR9; fenil opcionalmente substituido com um ou mais halogénio,
CN, haloalquil C;-C; ou haloalcoxi C;-Cj;

cicloalquil C;3-Cg; ou feniltio;

Q ¢ fenil opcionalmente substituido com um ou mais
halogénio, CN, SCN, NO,, S(O).R0, alquil C;-C,,

grupos haloalquil C;-C,, alcoxialquil C,-C4, alcoxi C;-Cs,
haloalcoxi C;-Cg ou NR,;Ry);

u é um numero inteiro de 0, 1 ou 2;

Ris, Ris, Rig, Rig, Rio, Ry; e Ry sdo cada um
independentemente H ou alquil C;-Cg;

R;7 e Ry sdo cada um independentemente alquil C,-C¢ ou
haloalquil C;-Csg;

R33 € COR34;

R34 € H, alquil C,;-Cq, haloalquil C;-Cg, fenil ou halofenil; e a
configuragdo com linha pontilhada C--N representa uma dupla ligagdo ou uma
ligacéo simples (i.e., C-N ou C=N); ou

um estereoisdmero dos mesmos.

Os antagonistas do canal sbédio neuronal preferidos
apropriados para uso na composi¢do da invengdo sdo aqueles compostos com
as férmulas I, II ou III onde a configuracdo com linha pontilhada C--N
representa uma dupla ligagdo.

Os mais preferidos antagonistas do canal sodio neuronal

apropriados para uso na composi¢do da inveng¢do sdo aqueles compostos com
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a formula I ou a féormula III onde a configuragdo com linha pontilhada
representa uma dupla ligacéo.

Os antagonistas do canal sédio neuronal particularmente
preferidos tuteis na composi¢do da invenc¢do sdo aqueles compostos com a
férmula I ou a férmula III onde W € O; X ¢ trifluormetoxi e estd na posic¢io 4;
Y ¢ trifluormetil e esta na posigdo 3; Z € CN e estd na posi¢do 4; A é CH,; n é
0; m,peqsdocadaum 1; R e R; sdo cadaum H; Z € C;; R33 ¢ G sdo cada um
CO,CH;; Q ¢é p-(trifluormetoxi)fenil; e a configuragdo com a linha pontilhada
C--N representa uma dupla ligagdo; ou um estereoisdmero dos mesmos.

Outros compostos antagonistas do canal sddio neuronal
incluem aqueles descritos na U.S. 5116850 e U.S. 5304573, entre outras
publicagdes. Os exemplos de outros compostos antagonistas do canal sédio
neuronal apropriados para uso na composi¢do da invengdo sdo aqueles

compostos que possuem a férmula estrutural

R,, W W

123 12611 127

N—C- N-‘CmC»':“:NI\ET-"Q'
GE

(IV) (V)

onde WéOouS;

X’e Y’ sfo cada um independentemente H; halogénio; CN;
SCN; alquil C,-Cs opcionalmente substituido com um ou mais grupos
halogénio, NO,, CN, alcoxi C;-C4, alquiltio C;-C,4, fenil, halofenil,
alquilsulfonil C;-C,, haloalquilsulfonil C,-C, ou alcoxicarbonil C;-Cyg;

grupos alquenil C,-C,; haloalquenil C,-C4; alquinil C,-Cy;
haloalquinil C,-C4; cicloalquil C;3-Cg;  halocicloalquil  C;3-Cg;  fenil
opcionalmente substituido com um ou mais grupos halogénio, CN, NO,,
alquil C;-Cy4, haloalquil C;-C,, alcoxi C;-C4, haloalcoxi Ci-Cy, alquiltio C;-Cy,,
alquilsulfonil C;-C, ou haloalquilsulfonil C;-Cy;
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alquilcarbonil C;-Cy; haloalquilcarbonil C;-C4 ou NR,gR9;

m € um numero inteiro de 1, 2, 3, 4 ou 5;

G’ € fenil opcionalmente substituido com um ou mais grupos
que podem ser iguais ou diferentes selecionados de X’;

um anel heteroaromatico de 5 membros contendo um ou dois
heteroatomos selecionados de 0 ou 1 oxigénio, 0 ou 1 enxofre e 0, 1 ou 2
atomos de nitrogénio a dito anel heteroaromatico de 5 membros sendo fixado
via carbono e sendo opcionalmente substituido com um ou mais grupos que
podem ser iguais ou diferentes selecionados de X’; ou

um anel heteroaromatico de 6 membros contendo um ou dois
heteroatomos selecionados de 0 ou 1 oxigénio, 0 ou 1 enxofre ¢ 0, 1 ou 2
atomos de nitrogénio a dito anel heteroaromatico de 6 membros sendo fixado
via carbono e sendo opcionalmente substituido com um ou mais grupos que
podem ser iguais ou diferentes selecionados de X’;

Q’ é H; alquil C;-C4 opcionalmente substituido com um ou
mais grupos halogénio, CN, alcoxi C,-Cj;, alcoxicarbonil C;-C¢, ou fenil
opcionalmente substituido com um ou mais halogénio, CN, NO,, alquil C;-C,,
haloalquil C;-C,, alquilsulfonil C;-C, ou alquilsulfinil C;-Cy;

alquenil C,-Cg; alquinil C,-Cg; ou fenil opcionalmente
substituido com um a trés grupos, os quais podem ser iguais ou diferentes,
selecionados de X’;

Ra3, Ris, Ris, Ry, Ry, Ryg e Ry sdo cada um
independentemente H ou alquil C;-C,; e a configuragio de linha pontilhada C-
-N representa uma dupla ligagdo ou uma ligagdo simples (i.e., C-N ou C=N);
ou um estereoisdmero dos mesmos.

Outros compostos antagonistas do canal sdédio neuronal
preferidos da invencdo sdo aqueles compostos com a formula IV ou V onde a
configuracdo com linha pontilhada C--N representa uma dupla liga¢ao.

Outros compostos antagonistas do canal so6dio neuronal
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apropriados para uso na composi¢do da inveng¢do sdo aqueles compostos com
as formulas IV ou V onde W € o0; X’ e Y’ sdo cada um independentemente H
ou haloalquil C;-C4; m € 1; Rys, Rys € Ry7 sdo cada um H; G é fenil
opcionalmente substituido com um ou mais atomos de halogénio; Q’ ¢é
halofenil ou alquil C;-C4 opcionalmente substituido com um grupo fenil ou
halofenil; e a configuragcdo com linha pontilhada C--N representa uma dupla
ligagdo; ou um estereoisomero dos mesmos.

o segundo ingrediente ativo da composi¢do inseticida da
inveng¢do inclui um ou mais compostos selecionados do Grupo A:

1) compostos piretroides que sdo conhecidos como sendo
inseticidamente ativos tais como cipermetrina, cihalotrina, -ciflutrina,
permetrina ou assemelhados;

2) compostos tipo piretroides que sdo conhecidos como sendo
inseticidamente ativos tais etofenprox, silafluofen, ou assemelhados;

3) nucleopoliedrovirus recombinante capaz de expressar uma
toxina de inseto, de preferéncia uma neurotoxina de inseto tal como a toxina
de inseto Androctonus australis (AalT), por exemplo HzZNPV-AalT;

4) compostos organofosfato que sdo conhecidos como sendo
inseticidamente ativos tais como profenofos, acefato, sulprofos, malation,
diazinon, metil paration, terbufos e assemelhados;

5) compostos carbamato que sdo conhecidos como sendo
inseticidamente ativos tais como metomil, tiodicarbo, fenotiodicarbo, ou
assemelhados;

6) compostos formamidina que sfo conhecidos como sendo
inseticidamente ativos tais como amitraz, clordimeforme, hidrametilnona,
clorfenamidina, ou assemelhados;

7) compostos lactona macrociclica que sdo conhecidos como
sendo inseticidamente ativos tais como espinosad, avermecitina, emamectina,

milbemectina, nemadectina, moxidectina ou assemelhados;
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8) compostos amidinohidrazona que sio conhecidos como
sendo inseticidamente ativos tal como hidrametilnona;

9) compostos antagonistas GABA que sdo conhecidos como
sendo inseticidamente efetivos tais como fipronil, endosufan ou
assemelhados;

10) compostos ligante receptor acetilcolina que sdo conhecidos
como sendo inseticidamente efetivos tais como imidacloprid, acetamiprid,
nitenpiran, tiametoxam ou assemelhadbs.

As descrigdes dos compostos disponiveis comercialmente
acima listados podem ser encontrados no “The Pesticide Manual”, 112 Edi¢3o,
“British Crop Protection Council” (1997) entre outras publica¢des. Descri¢des
do nucleopoliedrovirus recombinante capaz de expressar uma toxina de inseto
inclui Tracy et al, “Proceedings Beltwide Cotton Conference” (1999), pgs.
1076-1083.

As composi¢gdes preferidas da invengdo sdo aquelas
composi¢des que possuem um composto antagonista do canal sédio neuronal
com a férmula I ou a férmula III em combinag&o com um ou mais compostos
selecionados do Grupo A.

As composi¢Bes mais preferidas da invengdo sdo aquelas
composi¢des que possuem um composto com a formula I ou a férmula I
onde W ¢ O; X ¢ trifluormetoxi e se acha na posi¢do 4; Y € trifluormetil e se
acha na posi¢do 3; Z € CN e se acha na posi¢do 4; A€ CH3; né 0; m, p e q sdo
cada um independentemente 1; R e R, sdo cada um independentemente H; Z’
¢ Cl; R3;3 e G sdo cada um independentemente CO,CH;; Q € p-
(trifluormetoxi)fenil; e a configuragdo com linha pontilhada C--N representa
uma dupla ligagdo, em combinag¢do com um ou mais compostos selecionados
do Grupo A.

Cada um dos compostos com a féormula I, II, III, IV e V

incluem centros assimétricos que podem ser representados na forma-R e
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forma-S estereoisomeéricas. A presente inveng¢io inclui também a forma-R e a
forma-S ou misturas compreendendo a forma-R e a forma-S em uma relagio
arbitraria. Para os compostos com a férmula I11, a forma-S € a preferida.

De forma vantajosa, o composto antagonista do canal sddio
neuronal com as féormulas I, II, III, IV ou V ou uma mistura das mesmas, pode
ser formulado com um segundo ingrediente inseticidamente efetivo e
opcionalmente outros adjuvantes de formulagdo habituais. A dita formulagdo
pode ser dispersada em um diluente sélido ou liquido para a sua aplicagdo ao
inseto, ao seu suprimento de alimento, local de acasalamento ou habitat, na
forma de wuma pulverizagdo diluida ou como um pé sélido ou
concentrado de pé.

Os ingredientes ativos da composi¢do da inven¢do podem ser
também formulados separadamente como um pé molhdvel, um concentrado
emulsificadvel, um concentrado em suspensio aquoso ou liquido escoavel ou
qualquer uma das formulagdes convencionais usadas para agentes de controle
de insetos, e ainda misturados em tanque no campo com agua ou outro liquido
barato para aplicagdo como uma mistura para pulverizagdo liquida. As
composi¢des formuladas separadamente podem ser aplicadas também
sequencialmente.

De forma vantajosa, a composi¢do da invengdo pode ser
formulada como uma composi¢do isca compreendendo uma quantidade
sinergicamente efetiva de uma combinagfo de um antagonista do canal sédio
neuronal mais um ou mais compostos selecionados do Grupo A e uma
substdncia nutritiva comestivel solida ou liquida. Uma composi¢do isca
preferida podera conter em peso aproximadamente 0,01 % a 20 % de
ingredientes ativos, de preferéncia um antagonista do canal sddio neuronal em
combina¢do com hidrametilnon.

Na presente pratica, a composi¢do da inven¢do podera ser

aplicada a folhagem da planta ou tronco da planta, ou ao habitat do inseto ou
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ao local da peste higiénica na forma de uma pulverizagio diluida preparada de
qualquer uma das acima mencionadas formulagdes. A relagdo dos
ingredientes ativos essenciais da composi¢do da invengdo ¢é de
aproximadamente 1 parte em peso de um antagonista do canal sédio neuronal
para aproximadamente 0,01 - 100 partes em peso dos um ou mais compostos
selecionados do Grupo A.

As composi¢des da invengdo sdo composi¢des inseticidas
superiores € s#o especialmente Uteis para o controle de pestes em
agrohorticultura, pestes higiénicas ou pestes que se alimentam de madeira. As
ditas composi¢gdes sdo altamente efetivas para a protecdo de plantas em
crescimento ou colhidas incluindo: planta¢des de leguminosas tais como soja,
ervilha e feijdo cera e assemelhados, bem como algoddo, plantagdes de
forragem, plantagdes de couve, vegetais folhosos, fumo, tomates, batatas,
flores ornamentais tais como crisantemos, plantagdes para vinho tais como
uvas, para sucos de frutas, abdboras ou meldes e arvores de frutas tais como
cereja, pé€ssego, maga ou citricos, do ataque de insetos.

A composigdo inseticida sinérgica da inveng¢do € achada como
sendo altamente ativa contra uma ampla variedade de insetos lepidopteran e
coleopteran tais como Helicorvea zea (lagarta do algodoeiro), Heliotis
virescens (lagarta do botdo do fumo), Leptinotarsa decemlineata (besouro da
batata do Colorado), Diabrotica spp. (lagarta da raiz do milho) e
assemelhados.

De forma benéfica, a composi¢do da inveng¢do podera ser til
para a prevencdo e controle de pestes higiénicas ou de saude publica tais
como: Diptera, e.g., moscas domésticas, mosquitos ou assemelhados;
Hymenoptera, e.g., formigas, vespas parasitas, vespas ou assemelhados;
Blattaria, e.g., baratas; ou assemelhados.

Além disso, as composi¢des da invengdo poderdo ser

particularmente uteis para a prevengdo e controle de insetos que se alimentam



10

15

20

25

13

de madeira tais como cupins (Isoptera), formigas carpinteiras (Hymenoptera),
besouros destruidores de madeira (Coleoptera) ou assemelhados.

Estas e outras vantagens da inven¢do deverdo se tornar
evidentes a partir dos exemplos estabelecidos aqui abaixo. Estes exemplos sio
proporcionados meramente como ilustragdo da invengio e ni3o tém a intencdo
de serem considerados como uma limita¢do da mesma.

EXEMPLO 1

Avaliacdo do Efeito Inseticida Sinérgico de uma Combinacio de um

Antagonista do Canal Sodio Neuronal Mais um Segundo Inseticida

Nesta avaliacdo a Heliothis zea (lagarta do algodoeiro),
Heliothis virescens (lagarta do botdo do fumo) e a lagarta Heliothis virescens
resistente a piretroéides usadas sdo obtidas de coldnias de laboratério. A H.
virescens resistente a piretréides sfo derivadas da linhagem PEG
[Campannola & Plapp, “Proceedings of Beltwide Cotton Conference”
(1988)].

As folhas de algodoeiro sfo imersas em solug¢des 1:1 v/v,
acetona/dagua do composto do teste, ou solugbes de uma combinacgio de
compostos de teste, por um periodo em torno de 3 segundos. Em seguida a
imersdo, as folhas sdo deixadas para secar ao ar por 2 - 3 horas. S3o usadas
como arenas de teste bandejas plasticas para biotestes contendo multiplos
pogos de faces abertas (4,0 x 4,0 x 2,5 cm). Por¢des cortadas de uma folha
tratada, um fio dental de algoddo umedecido € uma unica larva no terceiro
estagio sdo colocados dentro de cada pogo, cobertos com uma folha plastica
transparente ventilada, com adesivo, e mantidos sob constante Iluz
fluorescente a 27° C aproximadamente durante um periodo de tempo
predeterminado. A mortalidade/morbidez das larvas é avaliada em 5 dias ap6s
o tratamento. Todos os tratamentos sé@o replicados 4 - 5 vezes em um desenho
de bloco aleatério com 16 - 32 larvas por tratamento. Utilizando a analise log-

probit convencional, a LCsy de cada tratamento é determinada.
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Usando o protocolo acima, um antagonista do canal sddio
neuronal (Composto A) pode ser avaliado sozinho com razdes de dosagem de
0,1 ppm, 1,0 ppm e 10,0 ppm em combinagdo com 1,0 ppm de um segundo
composto inseticida. Os tratamentos que podem ser usados estio mostrados

na Tabela I.

Tabela 1
razao
segundo de composto A'
composto dosagem razio de dosagem
ativo
(ppm) (ppm) (ppm) (ppm) (ppm)
cipermetrin 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
amitraz 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
fipronil 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
acetamiprid 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
spinosad 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
tiodocarb 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0

! Composto A = antagonista do canal s6dio neuronal com a férmula (Ia).

‘/OCFS
i :
g It = _ ) .
F,CO N—C—NN=C—CHj cN

(Ia)
EXEMPLO 2

Avaliacdo do Efeito Inseticida Sinérgico de uma Combinacdo de um
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Antagonista do Canal S6dio Neuronal Mais Amidinohidrazona

Nesta avaliagdo sdo usadas baratas Germéanicas (Blatela
germanica) machos adultas. Para cada teste, uma porgéo de 4,0 g de comida
para cachorro Purina (Hi-Pro Glo®) moidos sdo tratados com uma solucdo de
acetona do composto de teste por si s6 ou em combinagdo com um segundo
composto de teste. ApOs o tratamento a acetona é evaporada e a comida €
colocada em um copo plastico de 22,2 ml o qual é colocado em um abrigo
feito de folhas dobradas de papel mata-borrdo colocado em uma caixa plastica
(40 cm Cx 28 cm L x 15 cm A). A caixa plastica (arena de teste) é também
dotada com uma garrafa de boca estreita de 29,5 ml com dois fios dentais
inseridos na boca. Uma caixa de controle € preparada da mesma maneira
usando uma comida de cachorro moida que foi tratada com acetona grau
reagente. Cada tratamento € replicado trés vezes. Dentro de cada arena de
teste sdo colocadas 20 baratas macho adultas saudaveis que foram criadas em
um insetuario. As arenas de teste sdo entdo armazenadas a 24,4° C e a
mortalidade € determinada diariamente por exame visual. Os dados obtidos

estdo mostrados na Tabela II.
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Tabela I1
% Mortalidade

o .
Composto % Ingrediente Dias apés tratamento

teste Ativo
3 4 5 6 7 8
Al 0,05 0 0 0 0 0 0
A 0,10 1,7 11,7 11,7 11,7 18,3 18,3
A 0,50 5,0 5,0 5,0 5,0 5,0 5,0
B2 1,00 0 5,0 28,3 71,7 90,0 93,3
A+B 0,05+1,0 0 20,0 41,7 81,7 95,0 98,3
A+B 0,10+1,0 0 21,7 51,7 88,3 95,0 95,0
A+B 0,50+ 1,0 16,7 58,3 80,0 95,0 98,3 100,0
Controle 0 0 1,7 3,3 3,3 3,3 5,0

' Composto A = antagonista do canal sédio neuronal com a férmula Ia
2 Composto B = hidrametilnon

CF

O
E H HB

(Ia)
Conforme pode ser visto dos dados mostrados na Tabela 11, as
5 combinag¢des de um antagonista do canal sédio neuronal mais um inseticida

amidinohidrazona demonstram um controle de insetos sinérgico.

EXEMPLO 3

Avaliacdo do Efeito Inseticida Sinérgico de uma Combinacio de um

Antagonista do Canal Sédio Neuronal Mais um Nucleopoliedrovirus

10 Recombinante Capaz de Expressar uma Toxina de Inseto

Nesta avaliagdo, as larvas de Helicoverpa zea (lagarta do
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algodoeiro) sdo obtidas de uma col6nia de laboratério. Os compostos de teste
sdo dissolvidos e acetona/dgua 1:1 v/v. S3o usadas como arenas de teste
bandejas plasticas (C-D International, Pitman, NJ). Cada bandeja contém 32
pocos de faces abertas de 4,0 x 4,0 x 2,5 cm. Uma porg¢io (5 ml) de uma dieta
artificial baseada em germe de trigo-farinha de soja (Southland Products,
Lake Village, AR) é vertida em cada pogo. Apos o endurecimento da dieta,
0,4 ml da solugdo de teste € pipetada sobre a superficie da dieta em cada pogo.
As solugdes de teste sdo distribuidas de maneira uniforme sobre as superficies
da dieta levantando a bandeja e suavemente inclinando de um lado para o
outro. As bandejas s@o entdo mantidas em uma &rea ventilada por
aproximadamente 2 horas, até que a agua ndo mais forme pogas nas
superficies da dieta. Uma unica larva H. zea com 4 dias de idade € entfo
colocada na superficie da dieta de cada pogo. Apds a infestagdo larval cada
poco € recoberto com uma folha plastica adesiva, ventilada.

Todas as arenas de teste sdo mantidas sob constante luz
fluorescente e uma temperatura de aproximadamente 27° C, pela duracio do
teste. A mortalidade das larvas é determinada a 2, 3, 4 e 7 dias apds o
tratamento. A larva foi considerada como morta se ela apresentou pouco ou
nenhum movimento apoés ter sido sacudida na bandéja da dieta. Um total de
32 insetos foram testados para cada tratamento.

Os dados obtidos estdo mostrados na Tabela III.
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Tabela I11
% Mortalidade

. . )
Composto % Ingrediente Dias apés tratamento

teste Ativo
3 4 7 8
Al 0,1 ppm 43,8 46,9 53,1 53,1
B? 1000 OB?/ml 3,1 34,4 50,0 62,5
B 500 OB/ml 0,0 9,4 18,8 40,6
B 100 OB/ml 3,1 3,1 3,1 15,6
A+B 0,1 + 1000 87,5 90,6 93,8 96,9
A+B 0,1 + 500 75,0 78,1 84,4 87,5
A+B 0,1 + 100 62,5 75,0 75,0 78,1
Controle 0 3,1 3,1 3,1 3,1

' Composto A = antagonista do canal sédio neuronal com a férmula Ia
> Composto B = HzNPV- AalT, Nucleopoliedrovirus Helicoverpa zea que
expressa a toxina de inseto Androctonus australis

5 ? OB = corpos de oclusio viral

CF

O
B 0o 1 i
F3coN_’C-NN‘"C“CH@-CN

(Ia)
Conforme pode ser visto dos dados mostrados na Tabela III, as

combinagdes de um antagonista do canal sdédio neuronal mais um
nucleopoliedrovirus recombinante que € capaz de expressar uma toxina de
inseto, demonstram um controle de insetos sinérgico.

10
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EXEMPLO 4

Sinergismo do composto Ia mais acefato

Dilui¢des em série do composto Ia e acefato foram realizadas a
1:1 acetona/dgua como diluente. Folhas de feijio foram mergulhadas nas
solu¢des de tratamento e deixadas para secagem a ar seco. Uma Unica folha
tratada foi segmentada e colocada com a superficie superior voltada para cima
em papel de filtro embebido em agua dentro de placas plasticas de Petri;
lagartas do Sul do terceiro instar de Spodoptera eridania, 7 larvas/placa de
Petri foram colocadas sobre cada folha e cada area foi selada com as tampas
das placas de Petri. Cada tratamento foi repetido 4 vezes. Apos a aplicagdo do
tratamento, as placas de Petri infestadas foram mantidas no laboratério sob
luz fluorescente e temperatura constante de 26°C. A mortalidade/morbidade
das larvas e danos a alimentagdo foram avaliados apés 5 dias de pds-
tratamento.

O efeito esperado foi calculado utilizando-se a férmula de
Limpel E=X+Y - XY/100. |

Se o efeito observado € maior que o efeito esperado entfio o
sinergismo € exibido. Se o efeito observado é menor que o efeito esperado,
entdo o efeito antagdnico € demonstrado.

Os resultados para o composto Ia e acefato isolados sdo
apresentados nas Tabelas IV e V. Os resultados dos tratamentos das
combinag¢des do composto Ia e acefato sdo apresentados na Tabela VI.

Tabela IV - Composto Ia de acordo com a presente invencdo a 1,0: 0.6 € 0.3

ppm e mortalidade observada a 5 DAT (dias apds tratamento)

Tabela IV % de larvas do sul controladas
Composto la ppm Mortalidade Observada
1,0 14,3
0,6 3,6
0,3 3,6
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Tabela V - Acefato a 10ppm e mortalidade observada a 5 DAT (dias apos

fratamento)
Tabela V % de larvas do sul controladas
Acefato ppm Mortalidade Observada
10 7,1

Tabela VI - Composto Ia de acordo com a presente invencdo a 1,0, 0.6 e 0,3

ppm combinado com acefato a 10 ppm e mortalidade observada e esperada:

Tabela 4 % de larvas do sul controladas
Composto Ia Mortalidade Mortalidade
+ Acefato bpm Observada Esperada
1,0+10 82,1 20,3847
0,6 +10 50,0 10,4444
0,3+10 35,7 10,4444

A mortalidade esperada foi calculada pela formula de Limpel
(E=X+Y -XY/100).
EXEMPLO 5

Sinergia do BAS 3201 (composto Ia) mais acetamiprida

Dilui¢gbes em série com acetamiprida grau técnico e BAS 3201
foram feitas com 1:1 acetona: agua como diluente. Folhas de feijdo
segmentadas foram mergulhadas nas solugdes de tratamento e deixadas para
secagem a ar seco. Duas folhas tratadas foram colocadas com a superficie
superior voltada para cima em papel de filtro embebido em 4gua dentro de
placas plasticas de Petri; lagartas do Sul do terceiro instar de Spodoptera
eridania, 7 larvas/placa de Petri foram colocadas sobre cada folha e cada area
foi selada com as tampas das placas de Petri. Os tratamentos foram repetidos
4 vezes. A mortalidade/morbidade das larvas e danos alimentagio foi avaliada
apos 4 dias de pos- tratamento.

O efeito esperado foi calculado utilizando-se a formula de

Limpel Ec =X +7Y - XY/100. Ao utilizar a férmula de Limpel, a porcentagem
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de controle atual (E,) excede a porcentagem de controle esperado (E.) sob os
efeitos aditivos. O sinergismo foi aparente com a combinagio de acetamiprida
a 10 ppm em combinagdo com BAS 320I a 0,2 ppm. A porcentagem de
controle de S. eridania foi 92,90% quando as plantas foram tratadas com a
mistura de acetamiprida e BAS 3201 comparado com 35,7% e 60,7% quando
as plantas foram tratadas respectivamente com acetamiprida e BAS 3201,
respectivamente.

E.=35,7% + 60,7% - (35,7%)(60,7%)/100

E.=96,4 % -21,7%

E.=74,7 %

E,=92,9%

EXEMPLO 6

Sinergia do composto Ia mais piretroide

Porcentagem de controle de insetos

O potencial sinergismo do BAS 3201 com a alfa-cipermetrina
foi testado, avaliando-se a porcentagem de controle da traca das cruciferas,
Plutella xylostella.

Repolho infestado com larvas de idades variadas da P.
xylostella foi tratado com um dos seguintes tratamentos:

e Controle (sem tratamento)

e 436 ppm BAS 3201

e 30 ppm alfa-cipermetrina

e 436 ppm BAS 320I + 30 ppm alfa-ciprometrina

O numero de larvas de P. xylostella foi contado 8 dias apds a
aplicagdo do tratamento.

Baseado no numero de insetos nas plantas controle, o
porcentual de controle foi calculado para cada tratamento. A férmula de
Limpel' foi utilizada a fim de avaliar os efeitos sinérgicos.

Danos a alimentacdo de insetos
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A potencial sinergia do BAS 3201 com a alfa-cipermetrina foi
testada, avaliando-se os danos a alimentacdo dos insetos incorridos pelas
lagartas, Spodoptera liturga, no repolho.

Repolho infestado com larvas de idades variadas da S. liturga
foi tratado com um dos seguintes tratamentos:

e Controle (sem tratamento)

e 436 ppm BAS 3201

e 30 ppm alfa-cipermetrina

e 436 ppm BAS 3201 + 30 ppm alfa-ciprometrina

Os danos a alimentagdo foram avaliados atribuindo-se notas ao
dano a alimentagdo de 0-10 (0 = sem dano, 10 = desfolha¢do completa) 8 dias
apos a aplicagdo do tratamento.

Resultados - Porcentagem do controle de insetos

A porcentagem de controle da Plutella xylostella foi mais alta

"quando os repolhos foram tratados com uma mistura de BAS 320I e alfa-

cipermetrina em relagdo aos tratamentos isolados. A porcentagem do controle
da P. xylostella foi 79,8% quando as plantas foram tratadas com uma mistura
de BAS 3201 e alfa-cipermetrina, comparado com 65,7% e 17,6% quando as
plantas foram tratadas com BAS 3201 e alfa-cipermetrina, respectivamente.

Ao aplicar a formula de Limpel (Limpel, L.E.; Schuldt, P.H.;
Lamont, D. Proc. N. E. Weed Control Conf. 1962. 16:48-53), a pocentagem
de controle atual (E,) excede a porcentagem de controle esperado (E.) sob os
efeitos aditivos:

E.=X+Y -XY/100

Onde E. = efeito esperado, X = efeito causado pelo tratamento
com BAS 3201 isolado e Y=efeito causado pelo tratamento de alfa-
ciprometrina isolado.

E.=65,7% + 17,6% - (65,7%)(17,6%)/100

E.=83,3%-11,6%



10

15

20

25

23

E.=71,7 %
E, = 79,8%

Resultados - Danos a alimentacio de insetos

Os indices dos danos a alimentagdo de insetos em repolhos
infestados com Spodoptera liturga foram menores quando as plantas haviam
sido tratadas com a mistura de BAS 3201 e alfa-ciprometrina em relagdo as
plantas tratadas com os tratamentos isolados. A média do indice do dano a
alimentacdo foi de 5,3 quando as plantas foram tratadas com a mistura de
BAS 3201 e alfa-ciprometrina, comparado com 7 e 10 quando as plantas
foram tratadas com BAS 3201 e alfa-ciprometrina, respectivamente. Devido
ao fato de nenhum controle na alimentagdo ter sido observado quando as
plantas foram tratadas somente com alfa-ciprometrina, ndo era esperado que o
dano fosse reduzido a 5,3 quando tratado com a combinagdo de produtos de
indice 7, quando tratados somente com BAS 320I.

EXEMPLO 7

Sinergia da Metaflumizona (composto Ia) mais amitraz

Para avaliar o controle da lagarta do tabaco (Heliothis
virescens) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulagdo com
96 pogos contendo uma dieta de inseto e 15-25 ovos de H. virescens.
Metaflumizona (composto Ia, veja estrutura no relatério descritivo), amitraz
ou uma mistura de ambos compostos foram formuladas usando uma solug¢éo
contendo 75% de agua e 25% de DMSO. Diferentes concentra¢des dos
compostos ou misturas formuladas foram pulverizadas sobre a dieta do inseto
a 10pl, usando um micro-atomizador customizado, e duas replica¢des. Para as
misturas experimentais, neste teste volumes idénticos de ambos componentes
da mistura nas concentragdes respectivamente desejadas foram misturados.
Depois da aplicagéo as placas de microtitulacdo foram incubadas a 28 + 1°C,
80 £ 5% umidade relativa (UR) por 5 dias. A mortalidade de ovos e larvas foi

entdo avaliada visualmente.
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A presenca de efeito sinérgico em termos de porcentagem de
controle entre as duas substincias da mistura foi determinada usando a
equagdo de Colby (Colby, S.R., 1967, Calculating Synergistic and
Antagonistic Responses in Herbicide Combinations, Weeds, 15, 20-22):
XY
E= ——
100
onde X, Y: substancias da mistura
Quando o efeito controle combinado observado é maior que o

efeito controle combinado esperado (E), entdo o efeito combinado € sinérgico.

Os resultados dos testes realizados estdo apresentados na

Tabela VII.
Tabela VII
Média (%
Lagarta do tabaco ppm
controle)
Controle 0+0 0
Metaflumizona isolada 0,3+0 0
Amitraz isolado 0+ 300 0
Metaflumizona +
0,3 + 300 75 *
amitraz

* efeito sin€rgico de controle de acordo com a equag¢do de Colby

EXEMPLO 8

Sinergia do BAS 3201 (composto Ia) mais fipronil

Dilui¢ées em série com fipronil grau técnico e BAS 3201
foram feitas a 1:1 acetona: 4gua como diluente. Folhas de feijdo segmentadas
foram mergulhadas nas solugdes de tratamento e deixadas para secagem a ar
seco. Duas folhas tratadas foram colocadas com a superficie superior voltada
para cima em papel de filtro embebido em agua dentro de placas plasticas de
Petri; lagartas do Sul do terceiro instar, Spodoptera eridania, 7 larvas/placa de

Petri foram colocadas sobre cada folha e cada area foi selada com as tampas
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das placas de Petri. Os tratamentos foram repetidos 4 vezes. A
mortalidade/morbidade das larvas e danos a alimentagdo foram avaliados apds
4 dias de pos- tratamento.

O efeito esperado foi calculado utilizando-se a férmula de
Limpel E. = X +Y - XY/100. Ao utilizar a férmula de Limpel, a porcentagem
de controle atual (E,) excede a porcentagem de controle esperado (E.) sob os
efeitos aditivos. O sinergismo foi aparente com fipronil a 3 ppm em
combinacdo com BAS 320I a 0,1 ppm. A porcentagem de controle de S.
eridania foi 25,0% quando as plantas foram tratadas com a mistura de fipronil
e BAS 3201 comparado com 17,9% e 3,6% quando as plantas foram tratadas
respectivamente com fipronil e BAS 3201, respectivamente.

E.=17,9% + 3,6% - (19,7%)(3,6%)/100

E.=21,5%-0,6%

E.=20,9 %

E,=25,0%

EXEMPLO 9

Sinergismo da Metaflumizona (composto Ia) mais spinosad

A presencga de efeito sinérgico em termos de porcentagem de
controle entre as duas substdncias da mistura foi determinada utilizando-se a
equagdo de Colby (Colby, S.R., 1967, Calculating Synergistic and
Antagonistic Responses in Herbicide Combinations, Weeds, 15, 20-22):
XY
E= —0
100
Onde X, Y: substancias da mistura
Quando o efeito controle combinado observado é maior que o
efeito controle combinado esperado (E), entdo o efeito combinado € sinérgico.
Para avaliar o controle da drosoéfila do Mediterraneo (Ceratilis

capitata) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulagdo com

96 pogcos contendo uma dieta de insetos e 50-80 ovos de C. capitata.
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. Metaflumizona (composto Ia, veja estrutura no relatério descritivo), spinosad

ou uma mistura de ambos compostos foram formuladas usando uma solugdo
contendo 75% de agua e 25% de DMSO. Diferentes concentragdes dos
compostos ou misturas formuladas foram pulverizadas sobre a dieta do inseto
a 5pl, usando um micro-atomizador customizado, e duas replica¢des. Para as
misturas experimentais, neste teste volumes idénticos de ambos componentes
da mistura na concentragdo respectivamente desejada foram misturados.
Depois da aplicagdo as placas de microtitulagdo foram incubadas a 28 + 1°C,
80 £ 5% umidade relativa (UR) por 5 dias. A mortalidade de ovos e larvas foi
entdo avaliada visualmente.

Os resultados dos testes realizados com as droséfilas do

Mediterraneo estdo apresentados na Tabela VIII.

Tabela VIII
Drosofilas do Média
) R ppm
Mediterraneo (% controle)
Controle 0+0 0
Metaflumizona sozinha 1+0 0
Spinosad sozinho 0+10 0
Metaflumizona +
) 0,3+1 75 *
spinosad

* efeito sinérgico de controle de acordo com a equagdo de Colby

Para avaliar o controle da lagarta do tabaco (Heliothis
virescens) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulacdo com
96 pogos contendo uma dieta de inseto e 15-25 ovos de H. virescens.
Metaflumizona, spinosad ou uma mistura de ambos compostos foram
formuladas usando uma solug¢do contendo 75% de agua e 25% de DMSO.
Diferentes concentragdes dos compostos ou misturas formuladas foram
pulverizadas sobre a dieta do inseto a 10ul, usando um micro-atomizador

customizado, e duas replicagdes. Para as misturas experimentais, neste teste
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volumes idénticos de ambos componentes da mistura nas concentragdes
respectivamente desejadas foram misturados. Depois da aplicagdo as placas
de microtitulacdo foram incubadas a 28 + 1°C, 80 + 5% umidade relativa
(UR) por 5 dias. A mortalidade de ovos e larvas foi entdo avaliada
visualmente.

Os resultados dos testes realizados com as lagartas da maci

estdo apresentados na Tabela IX.

Tabela IX
Média (%
Lagarta do tabaco ppm
controle)
Controle 0+0 0
Metaflumizona sozinha 0,1+0 0
Spinosad sozinho 0+0,3 0
Metaflumizona +
0,03 +0,3 100 *
spinosad

* efeito sinérgico de controle de acordo com a equagdo de Colby

EXEMPLO 10

Metaflumizona (Composto Ia) mais varios inseticidas (clorodimeférmio,

emamectina, etofemprox, tiametoxam e tiodicarb)

Sinergismo pode ser descrito como uma interagdo onde o
efeito combinado de dois ou mais compostos é maior do que a soma dos
efeitos individuais de cada um dos compostos. A presenga de efeito sinérgico
em termos de porcentagem de controle entre dois componentes da mistura (X
e Y) pode ser calculada usando-se a equagdo de Colby (Colby, S.R., 1967,
Calculating Synergistic and Antagonistic Responses in Herbicide

Combinations, Weeds, 15, 20-22):
E=X+Y—

Quando o efeito de controle combinado observado € maior que

o efeito de controle combinado esperado (E), entio o efeito combinado é
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sinérgico.

Teste 1

Para avaliar o controle do bicudo-do-algodoeiro (4nthonomus
grandis) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulagio com
24 pogos contendo uma dieta de inseto e 20-30 ovos de 4. grandis.

Os compostos ou misturas foram formulados usando uma
solugdo contendo 75% de agua e 25% de DMSO. Diferentes concentra¢des
dos compostos ou misturas formuladas foram pulverizadas sobre a dieta do
inseto a 20ul, usando um micro-atomizador customizado, e duas replicagdes.

Para as misturas experimentais, neste teste volumes idénticos
de ambos componentes da mistura nas concentragdes respectivamente
desejadas foram misturados.

Depois da aplicagdo as placas de microtitulagdo foram
incubadas a 23 + 1°C, 50 £ 5% de umidade relativa (UR) por 5 dias. A
mortalidade de ovos e larvas foi entdo avaliada visualmente. Para as misturas

testadas, os resultados estdo apresentados na Tabela X.

Tabela X
) Média
Bicudo-do-algodoeiro ppm
(% de controle)
Clodimeférmio +
0+4 25
composto Ia
50+0 0
50+4 75 *
Tiodicarb + composto Ia 0+4 50
2+0 0
2+4 75%

* efeito sinérgico de controle de acordo com a equagdo de Colby
Teste 2

Para avaliar o controle da droséfila do Mediterraneo (Ceratilis
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capitata) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulagio com
96 pogos contendo uma dieta de inseto e 50-80 ovos de C. capitata.

Os compostos ou misturas foram formulados usando uma
solucdo contendo 75% de agua e 25% de DMSO. Diferentes concentragdes
dos compostos ou misturas formuladas foram pulverizadas sobre a dieta do
inseto a 5pl, usando um micro-atomizador customizado, e duas replicagdes.

Para as misturas experimentais, neste teste volumes idénticos
de ambos componentes da mistura nas concentragdes respectivamente
desejadas foram misturados.

Depois da aplicagdo as placas de microtitulagio foram
incubadas a 28 + 1°C, 80 + 5% umidade relativa (UR) por 5 dias. A
mortalidade de ovos e larvas foi entdo avaliada visualmente. Para as misturas

testadas, os resultados estdo apresentados na Tabela XI.

Tabela XI
Droséfilas do Mediterraneo ppm Meédia (% controle)

Emamectina + composto Ia 0+4 0
0,4+0 0

0,4 +4 50%*

Etofemprox + composto Ia 0+2 25
20+0 0

20 +2 75 *
Tiodicarb + composto Ia 0+20 0
2+0 0

2+20 75%

* efeito sinérgico de controle de acordo com a equagdo de Colby
Teste 3
Para avaliar o controle da lagarta do tabaco (Heliothis
virescens) a unidade do teste foi constituida por placas de microtitulagio com

96 pogos contendo uma dieta de inseto e 15-25 ovos de H. virescens.
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Os compostos ou misturas foram formulados usando uma
solucdo contendo 75% de agua e 25% de DMSO. Diferentes concentracdes
dos compostos ou misturas formuladas foram pulverizadas sobre a dieta do
inseto a 10pl, usando um micro-atomizador customizado, e duas replicacdes.

Para as misturas experimentais, neste teste volumes idénticos
de ambos componentes da mistura nas concentragbes respectivamente
desejadas foram misturados.

Depois da aplicagdo as placas de microtitulagio foram
incubadas a 28 + 1°C, 80 + 5% umidade relativa (UR) por 5 dias. A
mortalidade de ovos e larvas foi entfo avaliada visualmente. Para as misturas

testadas, os resultados estdo apresentados na Tabela XII.

Tabela XII
Lagarta do tabaco ppm Média (% controle)
Clorodimeférmio +
0+0,16 0
composto la
50+0 0
50+ 0,16 75%
Etofemprox + composto Ia 0+0,016 0
50+0 25
50+ 0,016 50 *
Tioamtoxamo + composto la 0+0,8 0
10+0 0
10+ 0,8 75%

* efeito sinérgico de controle de acordo com a equagdo de Colby
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REIVINDICACOES

1. Composi¢do inseticida sinérgica, caracterizada pelo fato de

compreender um antagonista de canal de s6dio neuronal das férmulas I ou V:

Y
p

R W R
X RN 2
N-—C—N—N=C—A— (CR_R,) -

(D)

Y"m l?zs ﬁ 51227
N"‘"C““"‘CT-‘NI?“"‘"Q '

G!

(V)

onde A é CR4R;5 ou NRg;

WéOouS;

X, Y e Z s3o cada um independentemente H; halogénio; OH;
CN; NO,; grupos alquil C;-C¢ opcionalmente substituidos com um ou mais
halogénios,

grupos alcoxi C;-Cs;, haloalcoxi C;-Cs;, cicloalquil Cs-Cg,
alqueniloxi C,-Cg ou sulfoniloxi;

grupos alcoxi C;-Cg opcionalmente substituidos com um ou
mais halogénios, alcoxi C,-C; ou cicloalquil C;-Cg;

grupos alcoxicarbonil C;-Cg, cicloalquilcarboniloxi Cs-Cg,
fenil opcionalmente substituido com um ou mais halogénios, alquil C;-C4 ou
alcoxi C;-Cy;

grupos aminocarboniloxi opcionalmente substituidos com um
ou mais alquil C;-Cs;

alcoxicarboniloxi C;-Cg; alquilsulfoniloxi C;-Cg; alquenil C,-
Cs; ou NR 2R 35

m, p € q sdo cada um independentemente um numero inteiro
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del,2,340ub5;

n € um numero inteiro de 0, 1 ou 2;

R, Ry, Ry, R3, R4y € Rs sdo cada um independentemente H ou
alquil C,-Cy;

R¢ € H, alquil Ci-Cg, haloalquil C;-Cg, alcoxialquil C;-Cg,
alcoxi C;-Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquenil C,-Cg, alquinil C,-Cs, alquilcarbonil
C,;-Cs, alcoxicarbonil C;-Cg, alquiltio C;-C¢ ou haloalquiltio C;-Cg;

R e Rjy3 sdo, cada um, independentemente, H ou
alquila C,;-Cs.

Y" é H; halogénio; CN; SCN; alquil C,-C¢ opcionalmente
substituido com um ou mais grupos halogénio, NO,, CN, alcoxi C;-C,,
alquiltio C;-Cy4, fenil, halofenil, alquilsulfonil C;-C,, haloalquilsulfonil C;-C,
ou alcoxicarbonil C;-Cy;

grupos alquenil C,-C4; haloalquenil C,-Cg4; alquinil C,-Cy;
haloalquinil C,-C4; cicloalquil C;-Cg;  halocicloalquil  C;-Cg4;  fenil
opcionalmente substituido com um ou mais grupos halogénio, CN, NO,,
alquil C;-Cy4, haloalquil C;-C,, alcoxi C,-C4, haloalcoxi C;-Cy4, alquiltio C-C,,
alquilsulfonil C,-C,4 ou haloalquilsulfonil C;-Cy;

alquilcarbonil C,-Cy; haloalquilcarbonil C;-C4 ou NR,3R»9;

G’ ¢ fenil que pode ser ndo substituido ou substituido com um
ou mais grupos que podem ser iguais ou diferentes selecionados de Y";

um anel heteroaromatico de 5 membros contendo um ou dois
heteroatomos selecionados de 0 ou 1 oxigénio, 0 ou 1 enxofre ¢ 0, 1 ou 2
atomos de nitrogénio a dito anel heteroaromatico de 5 membros sendo fixado
via carbono e sendo opcionalmente substituido com um ou mais grupos que
podem ser iguais ou diferentes selecionados de Y"; ou

um anel heteroaromatico de 6 membros contendo um ou dois
heteroatomos selecionados de 0 ou 1 oxigénio, 0 ou 1 enxofre ¢ 0, 1 ou 2

atomos de nitrogénio a dito anel heteroaromatico de 6 membros sendo fixado
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via carbono e sendo opcionalmente substituido com um ou mais grupos que
podem ser iguais ou diferentes selecionados de Y";

Q’ ¢ H; alquil C,;-C¢ opcionalmente substituido com um ou
mais grupos halogénio, CN, alcoxi C,;-C;, alcoxicarbonil C;-C4, ou fenil
opcionalmente substituido com um ou mais halogénio, CN, NO,, alquil C;-Cy,
haloalquil C,-C,4, alquilsulfonil C,-C,4 ou alquilsulfinil C;-Cy;

alquenil C,-Cg; alquinil C,-C4; ou fenil opcionalmente
substituido com um a trés grupos, os quais podem ser iguais ou diferentes,
selecionados de X’;

Rz, R37, Rag € Ry9 s80 cada um independentemente H ou alquil
C;-Cy; e a configuragdo de linha pontilhada

C=—N

representa uma dupla liga¢do ou uma ligag¢do simples; ou

e um composto selecionado do grupo A:

compostos de lactona macrociclica selecionados do grupo que
consiste de espinosad, avermectin, emamectin, milbemectin, nemadectin e
moxidectin,

em quantidades sinergisticamente ativas.

2. Composigdo de acordo com a reivindicagdo 1, caracterizada

pelo fato de que o antagonista do canal s6édio neuronal € um composto com a
féormula I e a configuragdo de linha pontilhada

C—N

representa uma dupla ligago.

3. Composi¢do de acordo com a reivindicag¢do 2, caracterizada

pelo fato de que:
W é O;
X é 4-trifluormetoxi;
Y € 3-trifluormetil;

Z é 4-CN;
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A é CHy;

n ¢ 0;

m, p e q sdo cada um 1;

R e R, sdo cada um H;

Z’ é CL

4. Composi¢do de acordo com as reivindicagbes 1 a 3,

caracterizada pelo fato de que a relagdo dos ingredientes ativos é 1 parte em

peso de um antagonista de canal de sd6dio neuronal da formula I como
definido nas reivindicagdes 1 a 3 a 0,01 a 100 partes em peso de um composto
do grupo A como definido na reivindicagio 1.

5. Processo para controle de insetos, caracterizado pelo fato de

que compreende colocar em contato o dito inseto com uma composi¢do de
qualquer uma das reivindicagdes 1 - 4.
6. Processo para proteger plantas contra infestagdo e ataque de

insetos, caracterizado pelo fato de que compreende aplicar 4 folhagem ou

galhos da dita planta uma quantidade sinergicamente efetiva de uma
composi¢do de acordo com qualquer uma das reivindicag¢des 1-4.

7. Processo de acordo com as reivindicagdes 5 ou 6,

caracterizado pelo fato de que os insetos sdo selecionados do grupo Diptera,

Hymenoptera, Blattaria, Isoptera e Coleoptera.
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1
RESUMO

"COMPOSICAO INSETICIDA SINERGICA, E, PROCESSOS PARA
CONTROLE DE INSETOS, E PARA PROTEGER PLANTAS CONTRA
INFESTACAO E ATAQUE DE INSETOS".

A presente invengdo proporciona uma composi¢do inseticida
sinérgica que compreende como ingredientes ativos essenciais um antagonista
do canal sédio neuronal em combinagdo com um ou mais compostos
selecionados do grupo que consiste de lactonas macrociclicas. Sio
proporcionados ainda processos para o controle de insetos sinérgico e

protecdo de plantagdes.
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