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Mezcla herbicida que comprende yodosulfurén-metilo
o sus sales y flazasulfurén.

La presente invencién se refiere a una mezcla
herbicida que comprende yodosulfurén-metilo o sus
sales y flazasulfurén y a un procedimiento de control
de las especies infestantes en los cultivos de olivar o
de vifia.
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DESCRIPCION
Mezcla herbicida que comprende yodosulfurén-metilo o sus sales y flazasulfurén
Campo de la invencién

La presente invencion se refiere a una mezcla herbicida, que comprende yodosulfurén-

metilo o sus sales y flazasulfurén, y a su uso en la proteccion de los cultivos.
Antecedentes de la invencion

El compuesto (l), yodosulfuron-metilo (IUPAC: 4-yodo-2-[3-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-

ilJureidosulfonillbenzoato de metilo), cuya férmula estructural es:
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es una sustancia herbicida descrita en la patente europea EP 0574418.

Se usa preferiblemente la sal de sodio del yodosulfurén-metilo (yodosulfurén-metilo-sodio),

que tiene la formula estructural (la):
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El yodosulfuron-metilo-sodio es una sulfonilurea que actua inhibiendo la biosintesis de los
aminoacidos esenciales de plantas susceptibles, a través de la inhibicion de la enzima

acetolactato sintasa (ALS).

En esta solicitud, la dosis del principio activo yodosulfuron-metilo (I) o de su sal de sodio (la)
se expresa, a efectos del calculo de las razones entre los principios activos en la mezcla 'y a

efectos de la cantidad que va a usarse por hectarea como yodosulfurén (Ib),
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teniendo en cuenta que 493,2 g de yodosulfurén corresponden a 507,2 g de yodosulfuréon-

metilo 0 529,2 g de yodosulfurén-metilo-sodio.

El compuesto (ll), flazasulfuron [IUPAC: (1-(4,6-dimetoxipirimidin-2-il)-3-(3-trifluorometil-2-

piridilsulfonil)urea], tiene la siguiente férmula estructural:

CH
O/ 3
N
g 5
/
TSNH ONHT N Yo7
F F O

F (1)

El flazasulfurén es también una sulfonilurea que actia inhibiendo la biosintesis de los
aminoacidos esenciales de plantas susceptibles, a través de la inhibicion de la enzima
acetolactato sintasa (ALS), implicado en la sintesis de los aminoacidos leucina, isoleucina y
valina. Se describié por primera vez por Ishihara Sangyo Kaisha, Ltd. en 1985 (documento
EP0184385).

Hay algunas patentes referentes a formulaciones de sulfonilureas.

La solicitud W0O2002017718 se refiere a un método de produccién de una formulacién solida
que contiene una sulfonilurea o una sal de la misma, opcionalmente otro herbicida y al
menos un adyuvante, que comprende las etapas de formar una suspension en agua que
contiene los componentes de formulacioén, ajustar el pH de esa suspension a un valor de

entre 6,5 y 8 y secar la suspension para obtener la formulacién soélida.

La solicitud W02006098156 da a conocer una suspension que comprende una sulfonilurea
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o una sal de la misma, al menos un tensioactivo seleccionado de entre ésteres de sorbitol de
acidos grasos alcoxilados y ésteres de sorbitano de acidos grasos alcoxilados y un material

inerte inmiscible con el agua.

La solicitud W0O2007027863 se refiere a formulaciones liquidas que comprenden del 0,1 al
20% de sulfonilureas, del 0 al 40% de otros agentes activos distintos de sulfonilureas, del
0,1 al 10% de lignosulfonatos, del 0 al 99,8% de ésteres de acidos grasos de alcoholes en

C4-C4, y del 0 al 20% de otros componentes de formulacion.

La solicitud WO02007119435 se refiere a la incorporacion de un alquil éter-fosfato
polialcoxilado o de una sal del mismo para mejorar la eficacia bioldgica y la reduccion de la

dosis de sulfonilurea que va a usarse.

Sin embargo, ninguno de los documentos del estado de la técnica contiene ninguna

referencia o sugerencia relativa a la mezcla de yodosulfurén con flazasulfurén.

Descripcion detallada de la invencién

Es practica comun en el area de la proteccion de los cultivos el desarrollo de formulaciones
que contienen varios principios activos, con finalidades bastante diversas como la gestién de
fendmenos de desarrollo de biotipos resistentes, la ampliacién del espectro de accién
biolégica, evitar sucesivas aplicaciones de productos fitofarmacéuticos, etc. Los usuarios
prefieren, en general, las formulaciones liquidas, debido a la facilidad en las operaciones de

medicion, preparacion del caldo, dilucion y pulverizacion.

Sorprendentemente, se verificé que aplicando en postemergencia temprana en los cultivos
de olivar o de vifha una mezcla de yodosulfuron-metilo-sodio y flazasulfurén, se obtuvieron
resultados de eficacia en el control de las especies infestantes superiores a lo que seria de
esperar teniendo en cuenta la eficacia observada para cada uno de los principios activos, lo
que indica un comportamiento sinérgico de la mezcla en relacion con cada uno de los

principios activos.

Se entiende por “aplicacién en postemergencia temprana” la aplicacion del herbicida en
cultivos permanentes tras la germinacion de las especies infestantes hasta el estado de 2 a

3 hojas.
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Las especies infestantes a las que se refiere la presente invencion son, por ejemplo:
Amaranthaceae como moco de pavo (Amaranthus retroflexus L.), bledo rojo (Amaranthus
hybridus L.);

Caryophyllaceae como hierba gallinera (Stellaria media (L.) Will.);

Compositae como hierba carnicera (Conyza albida Sprengel), rama negra (Conyza
bonariensis (L.) Cronq), hierba vaquera (Calendula arvensis L.), cimarrona (Matricaria
chamomilla L.), cerraja blanda (Sonchus oleraceus L.);

Cruciferae como bolsa de pastor (Capsella bursa-pastoris L.), pan y quesito amarillo
(Diplotaxis cathotica (L.) DC.), mostaza de los campos (Sinapis arvensis L.), jaramago
(Raphanus raphanistrum L.);

Chenopodiaceae como quinhuilla (Chenopodium album L.);

Geraniaceae como filamaria (Erodium malacoides (L.) L'Her.);

Labiatae como lamio purpura (Lamium purpureum L.);

Leguminosae como mielga negra (Medicago lupulina L.);

Malvaceae como malva (Malva parviflora L.), malva silvestre (Malva silvestris L.);

Papaveraceaea como amapola (Papaver rhoeas L.);

Polygonaceae como hierba menuda (Polygonum aviculare L.), hierba pejiguera (Polygonum

persicaria L.);
Rubiaceae como amor de hortelano (Galium aparine L.);
Gramineae como raigras (Lollium spp.), carretilla (Setaria verticillata (L.) P. Beauv.), millan

(Digitaria sanguinalis (L.) Scop), pata de gallina (Echinochloa crus galli (L.) P.).
La mezcla segun la invencion es particularmente util en el control de las especies infestantes
hierba carnicera (Conyza albida Sprengel), rama negra (Conyza bonariensis (L.) Cronq) y

raigras (Lollium spp.).

Un objetivo de la presente invencion es proporcionar una nueva mezcla sinérgica herbicida,

que comprende los principios activos yodosulfuron-metilo (l) o sus sales y flazasulfurdn (11).

En una realizacion preferida de la invencién, la razén, en masa, entre flazasulfurén y

yodosulfurén en la mezcla esta comprendida en el intervalo de entre 2:1y 7:1.

En una realizacion mas preferida de la invencion, la razén, en masa, entre flazasulfurén y

yodosulfurén en la mezcla esta comprendida en el intervalo de entre 3:1 y 4:1.

En una realizacién aun mas preferida de la invencion, la razén, en masa, entre flazasulfurén
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y yodosulfurén en la mezcla es de 4:1.

La mezcla segun la invencién puede obtenerse por mezcla en el tanque, realizada
inmediatamente antes de la aplicaciéon, de formulaciones comercialmente disponibles de
ambos principios activos o, alternativamente, puede usarse una formulaciéon que comprende
los dos principios activos y los adyuvantes habituales, presentada en forma de granulos
dispersables en agua (ahora en adelante designada en esta solicitud mediante la
designacion adoptada internacionalmente: formulacion WG) o en forma de una suspension
de particulas en aceite (ahora en adelante designada en esta solicitud mediante la

designacion adoptada internacionalmente: formulacion OD).

Las formulaciones WG se preparan segun procedimientos conocidos por el experto en la
técnica, pudiendo obtenerse, por ejemplo, por un procedimiento de extrusidbn que

comprende las etapas de:

- mezclar los principios activos (I) o (la) y (ll) y, posteriormente, moler la mezcla en un
molino de chorro de aire, hasta obtener un tamafio de particula suficientemente fino (cerca

del 95% de las particulas por debajo de 10 um);

- afadir la mezcla anterior a los componentes restantes de la formulacién (dispersantes,
humectantes, agentes antiespumantes, disgregantes, estabilizantes, reguladores del pH vy

materiales inertes), y mezclar en una mezcladora adecuada (ej. mezcladora Nautamix);

- afadir agua a la mezcla anterior de modo que se forme una “pasta” homogénea, que
posteriormente se alimenta a una extrusora (por ejemplo del tipo “canasta”), en la que se
fuerza el material a través de una tela perforada (de 0,8 mm a 1 mm de diametro) debido a

la accidon de laminas de extrusion;

- alimentar los granulos humidos que salen de la extrusora a un esferonizador, en el que una
placa rotativa promueve las colisiones de los granulos contra las paredes del equipo y contra
otros granulos, dando como resultado su deformacion plastica, proporcionando la formacién

de esferas, y

- secar el producto resultante con un flujo de aire caliente en una secadora de lecho

fluidizado.
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Las formulaciones OD se preparan segun procedimientos conocidos por el experto en la
técnica pudiendo obtenerse, por ejemplo, por un procedimiento de molienda en via humida

que comprende las etapas de:

- anadir, bajo agitacion, a un aceite vegetal o mineral, un conjunto de aditivos (dispersantes,
humectantes, estabilizantes, reguladores del pH);

- afadir a la disolucién obtenida en la etapa anterior los principios activos (I) o (la) y (ll),
hasta obtener una dispersion en aceite homogénea;

- bombear la dispersion en aceite resultante de la etapa anterior a través de un molino de
esferas refrigerado de modo que se obtenga una distribucion granulométrica con
Dogs <8 um; vy,

- afiadir a la suspensién anterior un agente estructurante y mantener la agitacién hasta que

se obtenga una dispersion en aceite homogénea.

De un modo preferido, la formulacion que contiene los principios activos segun la invencion

se presenta en forma de una formulacion OD.

Otro objetivo de la presente invenciéon es proporcionar un procedimiento de control de las
especies infestantes en los cultivos de olivar o de vifia que comprende aplicar, en
postemergencia temprana, la mezcla segun la invencion diluida en una cantidad suficiente
de agua (normalmente de 150 a 600 litros por hectarea en aplicacion terrestre por tractor) de
modo que se garantice la aplicacion homogénea sobre el suelo o las especies infestantes de

25 a 35 g de flazasulfurén y de 5 a 12,5 g de yodosulfurén por hectarea.

En una realizacion preferida, el procedimiento de tratamiento comprende aplicar 30 g de

flazasulfuron y de 7,5 a 10 g de yodosulfurén por hectarea.

En un modo mas preferido, el procedimiento de tratamiento comprende aplicar 30 g de

flazasulfurén y 7,5 g de yodosulfurén por hectarea.
Eficacia bioldgica
Se aplic6 una mezcla que comprendia yodosulfuron-metilo-sodio y flazasulfuron en

postemergencia temprana en el cultivo de olivar, usando una dosis de 30 g/ha de

flazasulfuron y 7,5 g/ha de yodosulfurén (en forma de yodosulfuron-metilo-sodio).
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En paralelo también se aplicaron:

- una formulacién que contiene flazasulfurdn, en la que la dosis aplicada fue de 50 g/ha;
- una formulacién que contiene yodosulfurén y diflufenican, en la que la dosis aplicada fue
de 10 g/ha de yodosulfurén (en forma de yodosulfurén-metilo-sodio) y 150 g/ha de

diflufenican.

Las pruebas se realizaron en Portugal, y se llevaron a cabo segun las Buenas Practicas

Experimentales definidas por el Reglamento 1107/2009 de la Unién Europea.

Los ensayos se realizaron en bloques casualizados, con 4 repeticiones, existiendo junto a

cada area tratada una franja sin tratar.

Se hizo una evaluacion de la eficacia 28 dias tras la aplicacion de la mezcla segun la

invencién y se obtuvieron los siguientes resultados:

Cultivo: Olivar gramos de | % eficacia 28
Especie infestante: Conyza spp. principio dias tras la
activo/ha aplicacién
Yodosulfurén + 10 + 39,9%
diflufenican 150
Flazasulfurén 50 29,5%
Yodosulfurén + 7,5+ 58,9%
Flazasulfurén 30

Tabla 1. Resultados de eficacia

Puede constatarse que el valor de la eficacia obtenido para la mezcla es bastante superior al
de uno cualquiera de los principios activos aplicados de manera aislada, incluso si las dosis
de los principios activos aplicados de manera aislada son significativamente mas elevadas

que las dosis en la mezcla.

Para cuantificar el efecto sinérgico resultante de la asociacidon de principios activos se usa la
metodologia descrita por Colby (Colby, S.R., “Calculating synergistic and antagonistic

response of herbicide compositions”, Weeds 15, pags. 20-22, 1967), segun la cual se

8
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compara la eficacia esperada (EE) para la mezcla de los principios activos determinada

usando la férmula de Colby:

EE =x+y - (xy)/100

en la que:
- EE es la eficacia esperada, en %, usando la mezcla de compuestos activos A 'y
B en las concentraciones a y b.
- X es la eficacia, en %, usando el compuesto activo A en la concentracion a;
-y es la eficacia, en %, usando el compuesto activo B en la concentracion b;

con la eficacia observada experimentalmente (E).

Si la eficacia observada (E) supera la calculada (EE), hay un efecto sinérgico.

Aunque los resultados de la tabla 1 no permitan usar con todo el rigor la formula de Colby,
dado que las dosis de los principios activos aplicados individualmente no son las mismas
que las dosis en la mezcla y porque el yodosulfurén no se ha sometido a ensayo de manera
aislada sino mezclado con diflufenican, pudo utilizarse la formula de Colby para obtener una

estimacion de la eficacia esperada para la mezcla segun la invencion.

Esta estimacion correspondera a una aproximacion por exceso del valor teérico, dado que la
dosis del flazasulfuron puro es superior a la del flazasulfurén en la mezcla binaria y también
porque, al utilizar una mezcla de yodosulfuron con diflufenican en lugar de yodosulfurén
puro, no sélo la dosis de yodosulfurén es superior a la dosis en la mezcla como aun se esta

considerando que la eficacia del diflufenican es cero.

Sustituyendo los valores de la tabla 1 en la formula de Colby se obtiene un valor esperado

para la eficacia del 57,6%, inferior al observado experimentalmente (58,9%).

Teniendo en cuenta que los calculos se realizaron considerando un caso muy desfavorable
para la mezcla segun la invencion, resulta claro que hay un efecto sinérgico sorprendente

que se deriva de la mezcla de los dos principios activos.
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REIVINDICACIONES

Mezcla sinérgica herbicida, caracterizada porque comprende yodosulfuron-metilo o

sus sales y flazasulfurdn.

Mezcla segun la reivindicacion 1, caracterizada porque la razén, en masa, entre
flazasulfuron y yodosulfurén en la mezcla estd comprendida en el intervalo de entre
2.1y 71,

Mezcla segun la reivindicacion 2, caracterizada porque la razon, en masa, entre
flazasulfuron y yodosulfurén en la mezcla estd comprendida en el intervalo de entre
3:1y4:1.

Mezcla segun la reivindicacion 3, caracterizada porque la razon, en masa, entre

flazasulfurdn y yodosulfurén en la mezcla es de 4:1.

Procedimiento de control de las especies infestantes de los cultivos de olivar o de
vifia, caracterizado porque comprende una etapa de aplicar, en postemergencia
temprana, de 25 a 35 g de flazasulfuron y de 5 a 12,5 g de yodosulfurén por

hectarea.

Procedimiento segun la reivindicacion 5, caracterizado porque se aplican 30 g de

flazasulfuron y de 7,5 a 10 g de yodosulfurén por hectarea.

Procedimiento segun la reivindicacion 6, caracterizado porque se aplican 30 g de

flazasulfuron y 7,5 g de yodosulfurdn por hectarea.

10
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Declaraciéon

Novedad (Art. 6.1 LP 11/1986)

Actividad inventiva (Art. 8.1 LP11/1986)

Reivindicaciones
Reivindicaciones

Reivindicaciones
Reivindicaciones

Se considera que la solicitud cumple con el requisito de aplicacion industrial
examen formal y técnico de la solicitud (Articulo 31.2 Ley 11/1986).

Base de la Opinién.-

1-7

SI
NO

SI
NO

. Este requisito fue evaluado durante la fase de

La presente opinidn se ha realizado sobre la base de la solicitud de patente tal y como se publica.

Informe del Estado de la Técnica

Pagina 3/4




OPINION ESCRITA

N° de solicitud: 201730088

1. Documentos considerados.-

A continuacién se relacionan los documentos pertenecientes al estado de la técnica tomados en consideracion para la
realizacién de esta opinién.

Documento Numero Publicacién o Identificacion Fecha Publicacion
D01 US 2007010399 Al (ROSINGER CHRISTOPHER et al.) 11.01.2007

2. Declaracion motivada segin los articulos 29.6 y 29.7 del Reglamento de ejecucién de la Ley 11/1986, de 20 de
marzo, de Patentes sobre la novedad y la actividad inventiva; citas y explicaciones en apoyo de esta declaracion

El objeto de la invencion es una mezcla herbicida que comprende iodosulfuron-metilo y flazasulfuron.

El documento D1 divulga una mezcla que comprende iodosulfuron metilo (denominado compuesto B
1.3) y flazasulfuron (denominado compuesto B1.14). (Ver tabla 4).El efecto sinérgico de la mezcla no
ha sido eficazmente probado dado que el iodosulfuron metilo no se ha sometido al ensayo de eficacia
de forma aislada sino mezclado con diflufenican.

Por lo tanto, a la vista del documento citado la reivindicacién 1 de la presente invencion carece de
novedad y de actividad inventiva. (Art. 6.1y 8.1 LP).

Por otro lado, la seleccién de las proporciones especificas de los componentes de la mezcla en
ausencia de un efecto técnico sorprendente o mejorado frente al estado de la técnica no puede ser
considerada inventiva y, por consiguiente, las reivindicaciones dependientes 2 a 7 de la presente
solicitud carecen de actividad inventiva. (Art. 8.1 LP).
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