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Relatério Descritivo da Patente de Invencao para "COMPOSI-
CAO PESTICIDA".

A presente invengao refere-se ao campo de controle de peste,
e, em particular, ela refere-se as composi¢ées e métodos Uteis para controle
de pestes, especialmente pestes com base em solo.

Uma variedade de peStes de p|anta € conhecida causar dano
significante as sementes e plantas ornamentais e de cultivo. Pestes incluem
vermes, insetos, nematddeos, lesmas, fungos, e similares. Geralmente es-

tas pestes sdo controladas por pesticidas quimicos, a maior parte das quais

- é toxica para humanos ou animais e/ou o meio ambiente e as quais podem

persistir por muito tempo apds eles serem aplicados.
The United States Federal Insecticide, Fungicide and Rodent Act
(FIFRA) define um "pesticida" como qualquer substancia ou mistura de
substancias pretendida para prevengao, exterminio, repelimento, ou mitiga-
¢do de qualquer peste. Por causa dos envolvimentos com respeito & toxici-
dade de pesticidas quimicos, a Agéncia de Protecao Ambiental (EPA) isen-
tou certos pesticidas de risco minimo do FIFRA. Os ativos na lista incluem
diversos 6leos essenciais tais como 6leo de citronela, 6leo de cravo-da-
india, 6leo de geranio, 6leo de hortela, 6leo de hortela-pimenta, éleo de ca-
pim limao, 6leo garlico, 6leo de tomilho, 6leo cedro e 6leo de canela.
| Oleos essenciais foram usados desde tempos primérdios como
pesticidas. Muitas publica¢gdes mostram as propriedades fungicidas de éleos
essenciais e diversas paientes os reivindicaram para cohtrole de uma varie-
dade de pestes. Por exemplo garlico é vendido sob diversas marcas regis-
tradas; muitas contém apenas baixo nivel de 6leo garlico, o que limita sua

- eficacia. A Patente dos Estados Unidos 6.511.674 apresenta melhor eficacia

quando a composi¢do de uma solugdo de extrato garlico tendo uma concen-
tragdo quantificavel maior do que dez por cento em peso de um extrato gar-
lico, o extrato garlico compreendendo alitina, alicina, dissulfeto de dialila, e
sulféxido de dimetila.

Outra rotina é usar a familia Cruciferae de plantas, cujos mem-

bros contém glicosinolatos e enzimas de mirosinase, que em destrui¢do
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formam isotiocianatos de alila (AITCs) e outros compostos que sao nocivos
para pestes, tais como nematddeos, fungosl patogénicos, e os que produ-
zem um sabor amargo pungente para predadores de mastigagdo. Por e-
xemplo a Patente dos Estados Unidos 6.207.705 ensina o uso de derivados
sintéticos naturais e intimamente relacionados ou analogos relacionados as
duas classes de compostos naturais, isto é glicosinolatos e monoterpendi- .
des. Uma fonte particularmente boa de AITCs € o 6leo de mostarda.

No entanto, 0 uso destes pesticidas naturais comb substitutos
para pesticidas quimicos nao foi tdo bem-sucedido como antecipado, prova-
velmente devido a menor eficacia. Tentativas foram feitas para realgar sua
eficacia, por exemplo, a Patente dos Estados Unidos 6.231.865 reivindica
um inseticida natural para inibir o desenvolvimento de insetos, o inseticida
compreendendo extrato garlico e um dleo selecionado do grupo consistindo
de 6leo de semente de algodao, e 6leo de canela.

Recentemente, o Governo Federal dos Estados 'Unidos come-
¢ou oferecendo um processo de registro de "fast-track' como a EPA para
"biopeéticidas“, gue inclui tanto pesticidas com base natural quanto deriva-
dos ou analogos préximos. |

Um dos problemas do uso de pesticidas naturais tais como 6-
leos essenciais é que eles sdo altamente volateis e sua atiVidade € apenas
durante uma curtaduragdo. Um modo de ter liberagéo sustentada é encap-
sular usando tecnologias tais como aquelas delineadas no Pedido de Paten-
te dos Estados Unidos 2005-0214337. |

Atualmente foi descoberto que, se garlico e AITCs sao usados
juntos em relagdes particulares, ha uma melhora surpreendente e inespera-
da em desempenho, particularmente na intensidade e duragdo do efeito. A
invengcado, em um aspecto, por esse motivo fornece uma composicao pesti-
cida consistindo essencialmente em uma mistura de 6leo garlico e AITCs na
relagao de peso de 95:5 a 60:40. '

Em um outro aspecto, a presente invengao fornece uma prepa-
racao pesticida compreendendo uma composi¢do pesticida consistindo es-

sencialmente em uma mistura de 6leo garlico e isotiocianatos de alila
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(AITCs) na relagao de peso de 95:5 a 60:40, e opcionalmente um ou mais
constituintes adicionais, por exemplo, veiculos.

A invengdo adicionalmente fornece um método de controle de
pestes de planta, compreendendo a aplicagdo a planta e/ou ao solo no qual
ela esta desenvolvendo-se de uma composi¢do que consiste essencialmen-
te em uma mistura de 6leo garlico e AITCs na relagao de peso de 95:5 a
60:40. |

A relacdo de peso é de preferéncia entre 90: 10 e 70:30 e mais
preferivelmente entre 85:15 e 80:20.

Embora AITCs puros possam ser usados, é preferivel que uma
fonte natural seja usada. Uma fonte especialmente boa é 6leo de semente
de mostarda. |

Outra modalidade preferida é aonde o 6leo garlico e AITC sao
incorporados em capsulas que sao biodegradaveis.

Uma modalidade mais preferida é aonde a cépsula possui uma
casca de hidrogel e um nucleo oleoso, o gérlico e AITC sendo carregados a
capsulas vazias na preseknga de agua. Tais capsulas sao descritas, por e-
xemplo, nas Patentes dos Estados Unidos 6.045.835 e 6.106.875, os conte-
udos das quais sdo incorporados aqui por referéncia. Capsulas vazias deste
tipo estéo disponiveis comercialmente de Givaudan Flavors Corp.

A composicao da invencdo pode também ser incorporada em
outros sistemas de liberagdo controlada. Muitos destes sdao conhecidos na
técnica. Preferidas seriam particulas que sao secadas por spray ou aglome-
radas usando materiais de nucleo na lista da EPA de inertes, por exemplo
dextrose, cloreto de sodio e similares.

Uma modalidade preferida € aonde a composicdo sinérgica é
pré-misturada em uma cera ou solido de ponto de fuséo baixo de peso mo-
lecular alto que pode ser misturada facilmente como suporte material, 0 ma-
terial de suporte é um material capaz de absor¢édo do 6leo essencial e cera
ou solido de ponto de ebulicdo baixo de peso molecular alto ao nivel que a
mistura resultante esteja na forma de um p6 de fluxo livre; e fornece o me-
canismo de controle da liberagdo da mistura de garlico e AITC. Sélidos ade-
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quados sdo materiais tais como argilas; silicas; celitas; zedlitos; sais de me-
tal, incluindo por exemplo, fosfatos; carbonatos, tais como bicarbonato de
sodio; boratos, tais como borato de sédio; sulfatos tais como sulfato de so6-
dio; polimeros solveis em agua; bérax; e misturas dos mesmos.

A composigao pode ser utilizada como qualquer veiculo ade-
quado. A escolha de veiculo dependerda do método de aplicagédo. Veiculos
liquidos tais como agua podem ser usados de modo que eles possam ser
aplicados como sprays e similares. No caso de agua, se reqUerido, um e-
mulsificante/solvente adequado poderia ser empregado. De preferéncia um
material aprovado pela EPA tal como sulfato de lauril sédio é usado. Outros
liquidos adequados podem ser selecionados, de preferéncia aqueles na lista
da EPA de inertes, por exemplo 6leo de milho, 6leo de semente de linho e
Oleo de soja. |

Veiculos sélidos podem ser quaisquer materiais inertes tais co-
mo sabugo de milho moido, celulose, areia, terra, rocha mbn’da, cinza de
mosca, € misturas dos mesmos.

A composigao pode ser aplicada como parte liquida e parte vei-
culo.

E também considerado que a composicdo pode ser formulada
como outros pesticidas e/ou 6leos essenciais para mitigar o odor de garlico.

A invengdo é também descrita como referéncia aos seguintes
exemplos, nos quais todas as partes, porcentagens e relagdes séo em peso.
EXEMPLOS |
Exemplo 1

As seguintes capsulas foram preparadas e testadas para libera-
¢ao:

10% (peso) de garlico

10% (peso) de AITC (béleo de mostarda) -

10% (peso) (90 garlico:10 AITC (% de peso/peso))
Procedimento:

Garlico, AITC ou uma mistura dos dois na relagao em peso de
90:10 foram carregados como ativos em 10% em peso de carga em micro-
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capsulas de gelatina obtidas de Givaudan Corporation, de acordo com o
procedimentd aqui abaixo descrito. |

1. Misturar ativo, alcool e agua (fase liquida) nas seguintes pro-
porgoes (todas as quantidades em % em peso): | |

% de Garlico % de AITC % de 90 garlico/10
(peso/peso) (peso/peso) AITC (peso/peso)
Capsulas de 75 75 75
gelatina
Ativo ' 10 ' 10 10
Alcool 10 10 10
Agua : 5 5 5

2. Agitar vigorosamente até que uma emulsao seja formada.

3. Despejar a emulsdo de fase liquida sobre as capsulas em um

‘misturador de cimento e homogenizar a mistura.

4. Deixa-la turbilhonando até que o po esteja seco e de fluxo
livre.
AQIicagéo _

50 mgs foram misturados em 1 kg de terra. Estes foram coloca-
dos em um jarro de vidro. Uma amostra de topo livre foi tomada cada dia e
analisada. Os seguintes resultados foram obtidos:
NANOGRAMAS POR LITRO

Garlico Mostarda 90:10 (peso/peso)
S , de Garlico:AITC
Dia 1 4692 3590 9283
Dia 7 918 713 7876
Dia 14 248 36 4456
Dia 23 » 105 2,6 1335
Dia 28 102 1,1 1004

Surpreendentemente, a mistura é capaz de sustentar um alto |
nivel de ativos liberados por mais tempo do que os materiais sozinhos.
Exemplo 2 |

| As seguintes cépsulas foram preparadas como por exemplo 1
(todas as quantidades em % em peso):
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Garlico AITC % de 85 Gér-. % em 50 Gar-
% % -lico/15 AITC | lico/50 AITC
(peso/peso) | (peso/peso) | (peso/peso) (peso/peso)
Cépsulas de 75 75 75 75
gelatina
Ativo 10 10 10 10
Alcool 10 . 10 10 10
Agua 5 5 5 5
Aplicacao

50 mg foram misturados em 1 kg de terra. .Estes foram coloca-
dos em um jarro de vidro. Uma amostra de topo livre foi tomada cada dia e
analisada. Os seguintes resultados foram obtidos:
NANOGRAMAS POR LITRO
85:15 '(peso/peso)
de Garlico:AITC

50:50 (peso/peso)
de Garlico:AITC

Dia 1 9877 4917
Dia 7 8006 8177
Dia 14 4683 1863

Isto indica que o efeito da mistura ndo sera como longa duragéo
se a relacao de garlico para AITC se tornar muito alta.
Exemplo 3 ' }

Este exemplo investiga se as sementes poderiam ser protegidas
contra pestes por meio de atividade pesticida prolongada e ser reativadas
em plantag&o por liberagio lenta continuada de garlico e AITC.

As seguintes capsulas foram feitas:

Uma mistura de garlico e AITC na relagdo de 90:10 (peso/peso)
foi carregada em 10% (peso) em microcapsulas de gelatina obtidas de Gi-
vaudan Corporation, de acordo com o procedimento no exemplo 1.

Sementes de milho foram tingidas de vermelho usando corante
de semente Gustafson Pro-lzed. Uma solugado aquosa a 10% foi preparada
e as sementes foram misturadas e turbilnonadas com esta solugao. As se-
mentes foram deixadas secar a ar antes de adigao das capsulas de garli-
co/AITC.
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As sementes foram preparadas por fixagéo de varias concentra-

¢Oes de capsulas consequientemente :

0,50% (5g de capsulas/Kg de sementes) -

1,00% (10g de capsulas/Kg de sementes)

As sementes foram analisadas por coleta de topo livre como
segue: , |

As sementes foram colocadas em jarras de coleta de vidro de 1
litro e deixadas equilibrar durante 30 minutos antes de coleta, isto represen-
ta as condicbes secas. Para as condi¢des Umidas, as sementes foram sub-
metidas a ativagao de égua} a 10% (0,6 gramas para 6 sementes testadas) e
deixadas equilibrar durante 3 horas antes de amostragem. O teste foi con-
duzido durante um périodo de 12 meses. Resultados sao mostrados na se-

guinte tabela.

Resultados: Topo Livre de Sementes Secas e Umidas
' A mistura sinérgica de garllco/AITC ¢ liberada em uma taxa rela-

tivamente constante durante 12 meses.

1 més 6 meses 12 meses
Ng/I Ng/I Ng/!
0,50% Seca 1448,2 1062,4 1059,2
Umida 7369,2 110795 |  6094,9
1,00% Seca 1097,2 1517,7 1404,5
Umida 8141,8 12022,2 13128

Na ativagdo de agua, ha um aumento repentino na concentra-
géo de garlico/AITC claramente indicando liberagao dos ativos.

Para explorar se a germinagéo de semente foi afetada pelo sis-
tema de garlico/AITC, amostras de algodao de 50,8 x 50,8 milimetros (2 x 2
polegadas) foram colocadas em placas de Petri de vidro. 3 a 4 ml de agua
foram adicionados ao algodao e 1 semente fdi colocada na amostra. A placa |
de Petri foi colocada em um forno fixado a 27°C (78°F) para observag¢ao de
germinagdo. Uma semente de cada nivel de concentragéo foi observada.
Depois de 7 dia.s transcorridos, todas as sementes tratadas mostraram clara
evidéncia de germinagéo. |

As capsulas de garlico/AITC sédo estaveis em armazenagem



emanando mistura de gérlico/AlTC'durante 12 meses e também fornecem
um nivel aumentado quando as sementes 30 irrigadas. Nenhuma atividade:
deletéria a germinagao de semente de milho foi observada.

Exemplo 4
Exemplo de uma composicdo sdlida.

Polietileno Glicol 4000 foi colocado em um vaso de mistura e a
mistura de 6leo garlico e AITC foi adicionada como agitagdo. Quando ho-
mogeneizada, ela foi despejada sobre uma mistura de zeélitd e argila de
bentonita em um misturador de cimento e turbilhonada até que a mistura

ficasse um pé de fluxo livre seco. Os materiais foram misturados na seguinte

proporgao: ‘
% (peso)
Garlico/AITC (85:15) | | 20
Polietileno Glicol 4000 (Union Carbide) 1
Bentonita H (Whitaker, Clark & Daniels) _ 10
Zedlito de Aluminosilicato de Valfor® 100 (PQ Corp.) 69
| O resultado era um pé de fluxo livre. ‘
Exemplo 5
Exemplos adicionais de pd de fluxo livre (todas as quantidades em % em
peso):
A - B C - D
Componentes de | Garlico 85 (12,75 | 8,5 17
Oleos ativos
AITC 1,5 2,25 1,5 3
Fixador Cera de parafina* 1 1
Cera de abelha™* 1
PEG 4000 ’ 1
Componentes de | Sabugo de milho 60 55
po : moido
Caulinita*** , 49
Bentonita 29 29 40 19
Zedlito : 60
Total 100 100 100 100
Fluxo Livre? Y/N ‘ Y Y Y Y

* Cera microcristalina de Micropure® 185-CW (Shamrock Corp.)
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** SP 422P (Strahl & Pitsch)
*** (Southern Clay Products)

Exemplo 6
Teste de terra de uma composicao encapsulada.

Oleo garlico, uma combinacdo de 85/15 (peso/peso) de_ Oleo
garlico/AITC e agua (controle) foram carregados em cépsulas de gelatina
disponiveis c':omercialmentev pof Givaudan Flavors Corp. A carga em cada
caso foi de 20% (peso) | .

Os trés tipos de capsula foram testados em amostras de terra. A
terra foi derivada de um campo de algodao (barro de sedimento, pH 6,2,
CEC (capacidade de permuta de cétion) <10meq/100g de terra, matéria or-
ganica <1,0%). Ela foi naturalmente infestada com nematédeo de protube-
rancia de raiz (Meloidogyne incognita), nematodeo espiral (Heliocotylénchus
dihystera) e nematédeo de dano (Pratylenchus brachyurus). A terra foi mis-
turada 50/50 (vol.) e dividida em lotes de 1 Kg, os quais foram colocados em
potes de PVC de 10 cm de diametro.

A cada trés séries de potes foram adicionados 100 ml de cada
uma das trés composi¢des encapsuladas, produzindo uma taxa de 400 mg
de formulagdo por Kg de terra. Os potes foram em seguida cobertos como
1,5 mil (0,038mm') de polietileno claro espesso. Depois de 8 dias, o polietile-
no foi removido e as terras submetidas a analise nematoldgica.

Cada pote foi em seguida plantado como soja "Hutcheson" (5
mudaé por pote) e as pléntas foram deixadas crescer durante 7 semanas.
Elas foram em seguida removidas do solo e parametros de desenvolvimento
foram determinados. Além disso, amostras de solo foram analisadas para
fornecer uma contagem de nematddeo final e as raizes foram incubadas
para determinar niveis de nematdédeo nelas. Os resultados foram como se-
gue:
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controle

garlico

“garlico/AITC

Contagem de nematddeo final

M. ingognita, pré-planta, 37 10 -
numero/100 ml de terra
M. ingognita, final, nume- 53 25 10
ro/100 ml de terra :
M. ingognita, nimero em 500 310 200
sistema de raiz |
H. dihystera, numero em 15 39 2
sistema de raiz

outros
Altura de broto media 25,2 26,5 24,7
(cm) | |
Raizes frescas de peso 16,8 19,8 18,4

médio (g)

Os resultados mostram que o desenvolvimento total da combi-

nagdo de garlico/AITC foi significantemente melhor do que aquele do contro-

le ou do garlico sozinho.
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REIVINDICACOES

1. Preparacao de pesticida: compreendendo uma composicao
pesticida consistindo essencialmente em uma mistura de 6leo garlico -e iso-
tiocianatos de aI‘iIa (AITCs) na relagdo de peso de 95:5 a 60:40, e opcional-
mente um veiculo. | |

2. Preparagao de acordo com a reivindicagdo 1, em que 0s
AITCs sao fdrnecidos por déleo de mostarda. |

3. Preparagao de acordo com a reivindicagao 1, em que a pro-
porgdo de bleo garlico para AITCs é de 90:10 a 70:30.

4. Preparagao de acordo com a reivindicagao 1, em que a pro-
porgao de dleo garlico para AITCS é de 85:15 a 80:20. '

' 5. Preparagao de acordo com a reivindicagdo 1, em que a com-

posi¢éo esta na forma sélida. _

6. Preparagao de acordo com a reivindicagdo 5, em que a forma
solida é fornecida pela adsorgdo da composigdo em um veiculo sélido poro-

S0.

7. Preparagao de acordo com a reivindicacao 5, em que a forma
sélida é fornecida pelo encapsulamento da composigao.

8. Preparagao de acordo com a reivindicagao 7, em que as cap-
sulas tém cascas de hidrogel e nucleos oleosos.

9. Preparagéo de acordo com a reivindicagao 6, em que a com-
posicdo adsorvida no veiculo sélido poroso € pré-misturada em uma cera ou
sélido de baixo ponto de 'fuséo, de peso molecular elevado.

10. Método de controle de pestes de planta, compreendendo a
aplicagcao a planta e/ou ao solo no qual ela esta desenvolvendo-se de uma
preparagao pesticida como definida na reivindicacao 1.

11. Método de acordo com a reivindicagao 10, em que a prepa-

racao é aplicada na forma sélida.

12. Método de acordo com a reivindicagdo 11, em que a forma
solida é fornecida pela absorcdo da composi¢ao em um veiculo sélido poro-
SO poeirento. '

13. Método de acordo com a reivindicagao 12, em que a compo-
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sicao é pré-misturada em uma cera ou solido de baixo ponto de fuséo, de
peso molecular elevado, antes de adsorgédo no sélido.

14. Método de acordo com a reivindicacdo 11, em que a forma
sélida é fornecida pelo encapsulamento da composicdo em capsulas.

15. Método de acordo com a reivindiCagéo 14, em que as capsu-
las possuem cascas de hidrogel e nucleos oleosos.

16. Composicao pesticida consistindo essencialmente em uma
mistura de 6leo garlico e isotiocianatos de alila (AITCs) na relagdo de peso
de 95:5 a 60:40.

17. Método de controle de pestes de pla‘nta, compreendendo a
aplicag:éo a planta e/ou ao solo no qual ela esta desenvolvendo-se, de uma

composigdo pesticida como definida na reivindicagéo 16.



R 667599

RESUMO
Patente de Ihvengéo: "COMPOSIGAO PESTICIDA".
Uma preparagao de pésticida compreende uma compoéigéo
pesticida consistindo essencialmente em uma mistura de éleo garlico e iso-

.. tiocianatos de alila (AITCs) na relagdo de peso de 95:5 para 60:40. Ela é

especialmente eficaz como um pesticida, especialmente contra nematédeos

comumente encontrados no solo.
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