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"PROCEDINIEHTO PARA..PREPAihär DERIVADOS DEL ACIDO' FLUOR-ACETICO, ; 
CONO PLAGUICIDAS". . r / '' '' '

' - n ' Memoria descriptiva. ' d*

Los insecticidas,sistúmicos hasta, ahora conocidos, como ser 
la mono-íluor-acetamida y el fluor-r-acctato de sodio poseen, como 
surge, de la siguiente: tabla., una toxicidad relativamente, elevada 
para los animales .de sangre' caliente o hematotermos, debido a 10 
cual su uso trae consigo un cibrtó peligro. Según los conocimien 
tos . actuales, el responsable de este hecho es el grupo mono- ... 
fluor-acetiló que a través de la ceensima A-fluoracetilo ee, in . '. 
troducé en el ciclo del ácido cítrico.

El presente invento tiene por.objeto la elaboración y el 
uso de insecticidas sistámicos, insecticidas por contacto y a.ca
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bieldas de una toxicidad más reducida fpente a los. animales".hemar 
totérmos, perogde. una,,..efectivida.d por -l.c menos ..iguol' a., la" de 'los 
compuestos hasta, ahora, conocidos hadados sobre el ácido inono- 
fluor-acático. ' : ' d

- El invento se refiere a. uh procedimiento para la. elahóración. 
de. compuestos de la i ármala .'. ......

CHgF.CO.hH.CH (OH).CClgR '1 CEgF.OOl N.CE D.CClg'R,

¿o

^0

'30.

en la que R representa, tanto halógeno como también un radical de
.alquilo inferior^.con- o "sin halógeno, caracterizándose el procedí _
miento * por el hecho .de que se hacen reaccionar aldehidos .haloge 
nados correspondientes, 'preferentemente clora! y sus. derivados"i 
como mono-fluor-ace.tamida en. forma en sí conocida, tratándose , 
los productos obtenidos del procedimiento eventualmente con suba' 
tancias halogenantes, preferentemente halogenuros de ácidos.

,E1. invento, ade.más,\sé refiere a insecticidas sis.témicos,-^ 
insecticidas, .poh''COhtaeto _y-'.aó'¡anici'd$.S'# .q.u.e; se cáracterízah porg. g 
.su tenor en compuestos,,de* la.s 'fórmulas' arriba .' citadas , ''cómo sub^d- 

támeias ''activas. LáS; substánciás aotivas de la. fórmula.-meR'ciohadad- 
en. primer lugar se' producen, por'. eí,empío,' -por reacción de aldehi ' 1 
dos halogenados con'mpno-fluor-acetauiida,- 'según la ecuación

O'HgF.00.hHg + O. COI- = CRgí'.QO.hH. CH(OH) .COI- d . . ¡ ' r ' '

. Preferentemente se- parte- de doral y de, sus derivados y se ' 
lleva a cabo la reacción sin solventes, a 8Ú - 1008 C, con vigoro 
sa agitación. ' gd.: dh'd-d du* . .. :d:.; pg - - ' -g-dd;

,hos. productósgresultantés.del procedimiento, son compuestosg : - 
blancos, que s.'e- rdonden^sin descomposición, poseen. un olor parecido 
-ai '.del. cloral,- son fácilmente solubles an alcohol y.. son .moderada, 
mente a difícilmente.. solubles gen aguada lar temperatura, ámbiente.d '

'-ghd'ví']



'Medi¿mte el tratamiento de estos compuestos, por ejemplo 

con cloruro de aceti-lc en un recip iente cerrado, a apróximadamen' 

te  .100 -  13u§ C, pueden' elaborarse -los ' correspondientes .'-derivados 

...de' cloruro de imida' según. la  siguiente., .ecuación f - i.- '

CH^F.CO.NH.CH(OH)¡,001̂  + CH .̂COCl'=? CH^P.0C1=N.OH(OH).rCdy+.tf'd

0H.,.C0d  - 1 ' ' :. ' - ^  . " ' . - '3 2 ' .... -
Este resultado de reacción es sorprendente y contradice

lo' afirmado por R. S ch ifi (B. 1Q,:169 /T8777) ,? según lo .cual

era. de esperar e l correspondiente derivado de 0-a c e t i lo . - ..

... La efectividad de los derivados .de cloruro de imida, se a t r i

Luye a. su desdoblamiento h id ro lít ic o , formando, la. correspondien

te .c lo r a l  monodluor^-acetamida, y se expresa- en los..valores

í'luctuantes de la  toxicidad del derivado de cloruro de -imida

(ver ta b la ) .:...  ur,-:-' 1* . .i* "'uff..,¡

Ejemplos .de'':.dbmpüestp#i.de.*..-'acúerdd..con -é í'present ét'ínvjBnt ó ''
son la, cloral'-mono-fípdr-a.cétamida, --propil-cloral'-monp-fiuór- - jj'r

acetamida, .butil-ciorál-mono-flu.or-aceta.mida. ..y éloruro- de ' c.'lpr l̂*-'

mono-rf.luor-acetam.ida. . ' -r..-" - .... "

- . En la  siguiénte -'tabla'.-.sé enumeran...estos nuevos, compuestos-

en comparación .'c'o.n''í'o.sfidsécticidaS''''SÍstóm'icoS', conocidd r

a.í óció.0 -fluoracótibó. .En'latcolumna.-' (a.)- sé consignan los diver ;

sos compuestos ''.yfenfla qolutmá,-.' b ) ;.'.eí'-?LD^p'p.'.0.. en. ratas .'albinas ;

por kilogramo''éñ,miligrai3os/óreforídó' a 'substancia a.ctiva,.);% ; -

f in  ;dé podef compara.r Ist.s' .foxñcidad'es de los ...diversos,feompues.tps

se- ."Inscribieron en la. .colunma.-(c) .-l'as-.-'.toxicidáde.s'-''molares.,''-'.'que .* ' :

pueden calcularse en base a. la  ID^p. de la  columna, (b)--'.por divi

sión por el.correspondiente ? peso? molecular. ;. ' ?u '.?'? 74-.f';fi'...-f
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-¡'t ' (a) t

LD^o P * o.
(ratas)
mg/kg
(b).

LD5Q ; - 
molar

. (c)

70 Cloral-mono-fluor-acetamida 60 - 75 C-,27 - 0,33
!j -

Propil-cloral-mono-fluor-acetamida. . 80 100 . 0,33 - 0,42 pp

f. " .Butil-cloral-mono-ilupr-a.ceta.mida 125 i . .0,5.
- t ' r Cloruro do cloral-mono-fluor-aceti . - / -- *..... . -- - - i - - '.

' mida ' '. ;. ; , - 100 - 300 ' 0,41 -1,2

L * " Fluor-acetamida . . 15 0,19 ) . " .

, ¡ 75 Fluor-acetato de sodio 5 0,05 . Zp

Í . . .
. ... - La menor toxicidad.de los compuestos nuevos frente a los ani
r males'hemátotermos, con.efectividad insecticida por lo menos igual

eii comparación con las composiciones conocidas, se basa, posiblemen,.
te en 1.a estabilidad relativamente elevada .de la agrupación.

80 pt'* .- * . , . - CO.iíH.OH (OH) . CClg - i

, Se dificulta asi la formación ..de la'.coen z i ma A de ..' m o n o - í ! u p r - a c_e '.
. ".tilo.. '**--..''7 ;" "* .-*i; **''.';."*'i... " ;r " P ' / .

. !
'Ejemplo 1 ' " ...r...p*; -'-'r

* "* .'(Cloral-mono-í'luor-acetamida) .
ad -"" ' 1.47/5 gramos * (l mol) ..de.-'.cidral.''reción destilado/se calientan "...

;oon 77 gramos (1 mol) .de.,mono^fÌuor-aó.etàmida,. aproximadamentè ' 
tante 1.plora a 90§ .0 y b  a j o a gì taci óndigériÓndose subsiguiente . 
mente con agua. ,*' p'/Zpi* '*'.'.

a;.- - 'Se obtienen 184 gràmos (82% del rendimiento teorico) del prò . 
ducto del ..encabesamiento, de punto * de fusión 101 a 102§ C (de meta , 
noi/agua). , ' .p.././b''/.*; r.-̂;.-' pi; ;p.rppp . " ip.'. " , r i *;
E j émpio-' 2 ' ' -p*/./' ri:;r.r:j* 'p.;'-tp-:p:;//'.-;/ip;/'r /,.:'..r'i/''.t.p "* ̂r..p.pr;'''ip '

( Pr o.pi'l - c 1 ora: 1 -mono -1' 1 uor -a, c et am i d a) ; r /'/'-;. ; ; p" 4"*-*'* ;̂'pP;

I "... ;'16Ì,5rgramos. (l mol) de 2,.2,3-tilcloròipropio.na.l'd'éhidd/.se ca...
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"(lien tan coa 77 gramos (1 mol); de-mbhohfluor-acetamida, 'aproximada''

mente durante 1 hora., a. 908 0, bajo-agitación. El producto del'prn .' 

cedlmiento se recrístáliza de''-metano 1/agua. *

Se obtienen 16?'(gramos (60%. de.l-''rendimiento tedr.ioo) .del ,prb". 

ducto citado en el encabezamiento," de punto de fusión 133. a. 1343

C. ... ' ' ' ' f .

Ejemplo 3

. (Butil-cloral-iaono-iluo-r-acetemida).-" huid

193)5 gramos (1 mol) de- hidrato de .butíl-cloral se. calientan 

' con 77 gramos (1 mol) de mono^fluor-acetamida, durante 3 a "4' horas 

a 903 0 y bajo' agitación. "Elproducto,^eipródedimientó se .'.redi' 

dsuelve .de 100 mi- metano!. y-100-mí agua,. db (."('

'.d (8e obtienen 177.. gramos.. (70%'del rendimiento teórico) del p r o . 

ducto..citado', de punto, "de fusión 1327 a,'1-338 07 -- -

Ejemplo', 4..

(Cloruró de cloral-mono-f luor-acetimida) ''g...bd

- 80 gramos (0,356 mol)' de doral-piono-fluor-acetamida se ca 

lientan con 40 gramos (0,51 mol) de cloruro deba.cetilo, düra.nte- 

2 horas en una bomba de presión, a 120$"*C. El precipitado, crista,li 

no obtenido despuós del enfr.iámieht'o ¡ se rocristáiisa desde( Óter b' 

de petróleo (60 a 903 C). '-'-i - - '((-d.. ... b' ;n.'.(7'::. y.b(

" Se (obtienen 35 gramos^ (4Ó% del .rendimiento teórico).- -d.e-l'bprodfb 

ducto.citado de punto de fusión 78 a 79§ C. -i" i '

-.Ejemplo.'5 .;'d''' d .'..-...n' ''.7"'.'' - "'
.' Si se pulverizan'con .la'cantida.d'..acostumbrada plauta.Sd'ihf..ea , 

táda s. con pulga s" (por. e(j emp.lo,( o íner'ar i as - inf e s t S.das c oh". Eyzo.d e s 

(persicae'' o: re.moldbha* ázucarer con Dora lis íaba'é.), . empleando upa 

.'dilución acuosa a.-Í( 0) 0 Í2%.-,de.un--*agehte (que" contiene 17% ,.de'.(clorál-̂ .' 

mono -f 1 u o r - a ce t am i da,(- 82,5% de metanol y :0','5% de( nóhilf en.ol ,, que ̂ 

dan destruidas todas la.s.. citadas .pulgas, de planta... - (.- . d'-'b , o ;dd(



-1 -a
123 q.Ej empió 6 ...r'-. ^.r m. d d . .' - ,. bd

dLa,s. propiedades sistómicas. de la cloral-Diono-í'luor-acetaml*

. " d a. pueden.tainbión.verificarse envolviendo 1. a. 2 centímetros
arriba, del suelú . e.on algodón envainado en material'sintético'- .  

' ...laminar ;los - tallos. 3&3. plantas' 'infestad-as,' con pulgas (por ejém 

130 !. pío, Vicia í'aba con.Doralis fabae), algodón que ha. sido .rem'papa. ' 

do con un mililitro de una. dilución al 0,1% de un agente com 
.puesto según el ejemplo 5. .

Las pulgas situadas en las partes superiores de las plan 

tas perecen dentro de los tres días.

133 ' Ejemplo 7 . "' á

Pulverizando plántasqinfestadas con pulga, cochinilla (porr- 

ejempío Nerium con Lecanium hesperidum) con una dilución acuosa, 

al 0,1% de un medio compuesto según el. ejemplo 3, en la;,c;hntl*jh,:-.' 
dad acostumbrada, .perecen dentro de dos días-las pulgas.cochi 

* 140 . nilla.s. en sus diversos. estados de desarrollo. ' -

—  "... .Ejemplo"".8.-.. -- ,,md.

' . . .  . Si. se tratan larvas de : cucarácha blatelia" germánica con

.uíia!so..luoión acuosa al 0,36%'de'tm medió conteniendo 83%. de
cloralmonofluor-acetamida, 15%'"de metiltaurida. de ácido graso' ' 

145 .. y *.2% de p-cloro-metacresoí, en. las .cantidades acostumbradas,. .

quedan destruidas, todas, dichas .larvas." ". - " * . .. .. . .. *

E jemplo 9 . -. ' ' ,.. ;

Si 'se t.ra.t.'â, .larvas - de.. ga.frap'á ta. (ornithodorus montaba,)'.de .. - 

. -i'tamaño mediano.-.con;*una.soltrción;.ae-úpsa;,.al 0,48%bóon.teniehdó ."' J'

150 "'.-83% de. cloral-monO"fluor-a,ceta.mid'a')' 15%. de metíltauridá. d'e."á.oir;;d

do graso y .2%' de p-cIoro.4'neta-cres'ól,**perece la. totalidad dé'".;...;!'" 
-.-...d d'.'dichs8' ' l a . r Y . a s . ' ..p'.f '""" "

' Ejemplo 10 d fq ' ... .'..' 'd "qd;*r/''. d' ;d 5 :',v' ; d.
.. '., .. . Si se fratan.-larvas, de. ;ga.rráps.t.a). (ornithodorus moutaba) de'

-"d.1'55 ...' tamaño-'mediano - con runa solucíónd acuosa,; al 4̂.". oOhténiehdo *,15%.'-.de
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buti'lcló'ra'l̂ m'.onóíÍ.ué'racetámid..n,-'-,-7'5%:.'..-̂ e. cíclohexsmona y 10% nouil-. 
i'enél,; perece ía. tbtalidad de. dicha .peste. . '.' . . 5 - ' 1 .%...
Ejemplo 11 - :... - .5'*-.

;-. - - , Contra las larvas.de encaracha né .bíatellgL'. germànici sé; ha --. !"h 

visto qùe ,és''muy'...efectiva ,uiia'"Sólucióii acuosa, al'..1,2%' .da .mi. . medio';"; 
consistente ite. 15%. de propil-cioral-mono-fluor-àcetamidà, 75% de. 

ciolohexanona y. 10% ¿e noni li cuoi. ' % , r; - 5

.Ejemplo 12 " . .''i'tp. """.-'i';
Si se. tratan judiad atacadaP por la arahita roj.a;(metatetra.ny; 

"Chus ulmi);còn una. solución acuosa...al 0,25%.-de un medio contehien. .. 
do 25% 'de butil-cioral-mùno-fluoi'-a.'cetamida, se consigue, intensa ; 

destrucción de' los acares. ... '

Ejemplo 15 -
Sir'se- pulverizan -plantas; de;., judia, . (yicia -''f áha .atacad.̂ á*;pô  

.pulgas. dé planta (Doralis l%'.bae);con.la dilución al 0,016%'de un *1 

preparado conteniendo .25;% de butil-cloraÍ-mo.no-fluor-acetámída,!o %; j 
25% de propil-cloral-mono-fluor-a,cetámida% 64% de ácido silícico * 
'activado, 10% de betún dé celulosa y 1% de métiltaurida. de.ácido _ 
graso, empleando la cantidad, acostumbrada para ;t.al pulverización, :
se destruya la totalidad" de las pulgas. "1 --... ' *

Ejemplo 14 - ' . "; "... '
Las propiedades sistémicas de-la b.util-cloral-moho-fluor-á.ce_.; 

tamida y propil-clora.í-monó-fluor-a.cetamida pueden verificarse r_o- 

7J deando los tallos de plantas de judía (vicia faba) infestadas con
.180 .. pulgas de planta (doralis fabae), 1 a 2"centímetros.de.distancia

del suelo, coh algodón envuelto en material sintético laminar y em 
papado con 1 cc de una dilución al 0,1% de un prepotrado compuesto . 
según el ejemplo 13. Las pulgas de p.láhta'quecan.destruidas, dentro' 

; ' de 3 días. ; - * i..' ' ' ... " ' 1' '. - ¿ .

185 Ejemplo 15 ..r " - ' t'" n'
 ̂ Pulverizando plahfá.s de. dléandrp .inf estadas'̂  con pulgas- cochi" ,

Éni
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nillas (lecanima hesperidum) con mía dilución al 0,07% de u n ,pre 
parado compuesto según el ejemplo 13, en la. cantidad acostumbra.:.;.-: 
da, se destruye la totalidad de dichas pulgas. . P

Ejemplo 10 - * "-0 - pl.' l . *"\11 *
- Pulverizando cinerarias infestadas'cón pulgas de planta 

^(myzodes pérsicas) con*la dilución al 0,016% de un preparado con - 

teniendo 25% de cloruro' de cioral-mono-f luor^a.cetimidá,'- 64% de. 
ácido' silícico activado, 10%'de betún de celulosa y .1% de metil 
taurida.de ácido graso, empleando las cantidades acostumbradas, 
,que produce la destrucción .de - todas' las citadas pulgas.

Ejemplo 17
- . Las propiedades sistámicas. de.l .cloruro de cloral-mono-fluor- 

acetimida pueden cdmprobarse. rodeando -los .tallos de, plantas de 
judía (vicia faba) infestadas con pulgas (doralis fabae) 1 a 2 

centímetros arriba del suelo con algodón envuelto en material sin 

tático laiRinar y empapado con 1 cc. de una dilución al 0,1% de 
un preparado compuesto según el ejemplo 16. Las pulgas perecen 

dentro de los 3 días. .. -

Ejemplo 18 * " n " *. ' - r" '*' p
Si plantas de oleandro, infestadas con pulgas de cochinilla 

(lecanium hesperidum) se pulverizan con una dilución al 0,1% de 

im-; preparado;. o.pntenienúo./*15% .dé "oloruro -de cloral-mono-fluor- 
acetímida, -75% de ciclohexanona .y 10%pde nonílfenol, empleándo­
las cantidades acostumbradas, se produce la destrucción completa 
de. dicha peste de pulgas. 1

Esta solicitud que corresponde a la presentada en Alemania 
el 4 de Hayo de 1.960, bajo el número F 31 152 ÍVb/12.0, se acoge 

a los beneficios del artículo 51 del vigente Estatuto sobre Fr_o 
piedad Industrial y del.'artículo. 4&..:-del Convenio ae la Unión. , -



1). Procedimiento para preparar compuestos de lar fórmula general 

. 1," ^'-CH2-C0-NH-CH(0H)-CCl2-R p . *  ... 'i

y sus productos áe cloración correspondientes a la fórmula general

F-CH2-C=N-CH(OH)-CClg-R, * 1
' - . . C1 J . ^ q - . / : ../ .. ) p

en la que R representa cloro o un radical alquilo conteniendo l"*a 

4' átomos', de carbono y ..que /..puede contener cloro.jcloral-mono-fluor- 
.acetamida,.. propil-cloral-móno-fluor-acetamlda,,/butil-cloralrmonq-. 

iluor-acetemida, cloruro de .c.loral-mono-fluor-acerimide*, ; Jt*r
2) . Proced'imien*co para preparar compuestos ,de/la fórnmla'-'general

. ... .. F-CH2-C0-NH-CH(0H)-CCl2-R, -

en la que R representa cloro o un radical alquilo conteniendo 1 a 
4 átomos de carbono y que además puede contener cloro, caracteri­
zado por. el hecho de que se hacen.reaccionar los correspondientes
aldehidos halogenados, preferentemente.doral y sus homólogos, 

con mono-fluor-acetamida.
3). Procedimiento para preparar compuestos de la fórmula, general

F-CH2-C=N-CH(0H)-CCÍg-R 
C1 '

en la que R representa cloro o un radical alquilo conteniendo 1 a 
4 átomos de carbono y que puede contener cloro, caracterizado por 
tratarse los compuestos obtenidos según la. reivindicación *6), con 

las correspondientes sustancias de acción clorante, preferentemen 
te con halogenuros de ácidos.
4). Procedimiento para preparar insecticidas y acaricidas, caracte^ 
rizado por contener como sustancia activa por lo menos un compue s¡ 
to según la reivindicación 1.
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Ri! 5) . .'.Procedimiento pará preparar Insecticidas yyacaricida!'s'f'*c'arác Li- 
245 terizado - por el hecho de que contienen. como sustancia activa.'por 
. lo menos un compuesto según la reivináica.ción.1), y que se presen

' r.;,tan.en concentraciones papaces ,de .ejercer,,una.°;.ac.cidn' insecticida 
y' y acaricida, .dichas'ysustancias -activas'' hallándose me.zq'ládás có 

. ". y los usuales excipientes sólidos o líquidos y eventualmente con-una- 
250 sustancia dotada -'de'y-a .. ; \y ---"'y  ̂*

. 6), 1R0CE3IL1IE1ÍT0 PARA PREP^AR DERIVADOS DEL ACIDO FLUOR-ACETICO '
y/,̂ 'l;':;f̂ C0Hq;*?LAGUI0!DÁS ''''hyyŷy.̂ yyy-:.

yy-yy- "..... Esta Memoria consta de diez hojas foliadas y mecanografiadas- \
. por un solo lado de sus hojas. . "

y ' * ; V ' y y . v - -  111''.!;'' yy Eedrid, 29 de Ahrilude 1?961 * '

]"S'

&i'S
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