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PATENTE

DE
INVENCION

por "PROCEDIMIENTO PARA LA FRIPARACICY DE UFA COMPOSICION IN-

SECTICIDA O LARVICIDA FPARA USAR CONTRA LOS MOSQUITOS™, a;favor
de la firms italiena MONTECATINI, Societd Generale Per 1' Indus-
trie Mineraria e Chimica, domiciliada en MILANO (Italia), Largo

G+ Donegani 1-2.

MEMORIA DESCRIPTIVA

En 1a memorie de la patente briténice Ne 834 814
gse ha descrito la accidén insecticida de los ésteres alki-
licos de los 4cidos 0,0-dialkilditiofosforilfenilacéticos.
Este invento se refiere a la aplicacién especifica
pera destruir larvas de mosquitos de un compuesto inclufdo
dentro de la clase general de dpmpuestos reivindicada en lea

patente briténica citada, & saber, el éster etilico del

4dcido 0,0~dimetilditiofosforilfenilacético, de la férmula:
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Por este invento se proporciona una composicién
insecticida o larvicida paraz usar contra s mosquitos,
que comprende unz solucibn del éster etilico del 4dcido

0y0-dimetilditiofosforilfenilacético.

Se sabe que, parsz que sSea eficaez, la lucha contra

los mosguitos debe efectuarse sobre todo contra las larvas.

En efecto, destruyendo los mosquitos acultos dnicemente
puede disminuvirse, pefo nunca éliminsrse, el perjuicio para
los seres humenos y los animales, puesto que, evidentemente,
s0lc se extermina al insecto despuds que ya ha picado. En
tiempos pasédos se usaban para destruir las larvas aceites
minerales que contenian compuestos eromdticos insaturados

¥y fenélicos, los cuales se rociaban sobre la superficie de
las aguas infestadas, 0 productos arsenicales o cuprosrse-
nicales. Se realizd un progreso importante con el uso

del DDT, que es activo tanto contra las larvas como contra

los mosquitos adultos; pero la eficacia de esa subs-

tancia, y de otras substancias semejantes empleadas para

- este fin, disminuye continuamente en el tiempo, a causa de

ls "resistencia" gue desarrollan los insectos.
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Ahora hemos descubierto sorprendentemente que
el éster etilico del 4cido 0,0-Qimetilditiofoéforilfenil—
acético tiene actividad descollante tanto contra las’ larvas
como contra los insectos adultos que se han vuelto resis-
tentes a la accién del DDT y otros compuestos larvicidas
empleados hasta aqui.

La notable actividad larvicida de dicho compuesto
se asocia con ube destacada actividad contra los adultos,
de modo que el &ter etflico de 4cido 0,0-dimetilditiofosfo-
rilfenilacético constituye un egente completo contra los
mosquitos, tanto cuando ge_le usa so0lo como cwando se le
use asociado con otros insecticidas.

Los valores indicativos de la actividad contra los
insectos adulﬁos figursn en la Tabla i. Estos valores se
obtuvieron mediante pruebas efectuadas con adultos de

Culex pipiens, segln el método de Busvine (Bull. Entom. Res.,

44, 371, 1953) ligeromente modificado; el método perticular

que se empled es el siguiente:

En vasos trdncocdnicos, hechos de papel parafinado
¥ cuyas paredes laterales estaban forradas con recténéulos
de papel Whatman para cromatografia, previamente trétados con
so%gciones acetdénicas de 155 substancizs activas en ensayo
(cantidades determinadas por unidades de superficie), se

introdujeron adultos de Culex Pipiens, criados en el lebora-

torio en condiciones estanfiardizadas.

Lg lectura de la mortalidad se efectud al cabo de

16 horas de iniciado el contacto.

Para cada producto se ensayesron varias dosis en la
proporcién de 1:2, para tener una escsls de las mortalidedes

con la que fuera posible trazar la lineg de accién y deducir
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luego las corresponiisntes dosis letales 50 (DL 50) y 95

(DL 95).

‘P ABLA

I

DL 50'y DL 95 en mg/m2 obtenidas por evaluaciones comparati-~

vag sobre adultos de Culex pivpiens

: Producto

DL 50 (mg/h?)

DL 95 (mg/m)

0s0-dimetilditiofosfo-

Ester etilico del dcido

rilfenilacético 0,4 145
Lindano 0,12 146
Monometilamida del deci-

do O,0-dimetilditio-

fogforilacético 10 30

DT 10 1200
Melation 1,2 5
--- ———
Aldrina 1,2 17
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La actividad sobre las larvas de mosquito se deter-

miné sobre el Culex pipiens de la manera siguiente:

En vasos de papel parafinado que contenian 100 cc

de la dispersién acuosa de los productos en ensayo, apropia-

damente formulados, se introdujeron larvas de Culex pipiens

de tres dias de edad, criadas en el laboratorio.

De la linea:de accidn obtenida a base de las morta=-
lidades hallades el cabo de 20 horas, se establecieron la
DL 50 y la DL 95, que permiten la comparacidén de los diversos

productos lervicidas.

mABLA II

DL 50 v DL 95 en paries por milldén, obtenidas en evaluaciones

comparativas sobre larvas de Culex pipiens

y—
Producto DL 50 POPOmo/Sqao DL 95 P.p.m./s.a.
Bster etilico del 4cido
0,0~dimetilditiofosforil- 06,0015 0,006
fenilzcético
Lindano | ©s15 o 1

DT 0,075 0,5
Meletion . ] 0,03 0,15
Aldrina - 0,02 . 0,5
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Ue los cdatos antses expuestos resulta claro que
el dster etflico Gel 4cido 0,0-dimstilditiofosforilfenilacé-
tico es, respecio & la DL 50, cincuenta veces més activo
gue ¢l DDT, cien vece5‘¢és activo que el Lindano, trece
5, veces néds activb que la Aldrine y veinte veces més activo
que el Walation; y respecto & la DL 95, cien veces mds
activo que el DDT, ciento sesenta y seis veces mds activo
que el Lindano, cien veces més activo que la Aldrine y
veinticinco veces mds activo que e1'Malation. También se
10. ha comprobado gue ninguno de los productos menciona@os
menifiesta una relacidn entre su actividad contra los
adultos y su actividad contra las larvas tan favorable cormo
le cdel éster etilico del 4cido 0,0-dimetilditiofosfori1fe-
nilacético.
| i5. Lg peticionaria ha observado también, sorprenden-
‘ temente, que la actividad del éster etilico del deido
0,0-dimetilditiofosforilfenilacético es muy superior a .
la de otros compuestos més andlogos que los yg menciona-

dos; asl, por ejemplo, dicho compuesto muestra contra el

Culex pipiens una DL 50 que es 11,6 veces mayor que la

20. del compuesto de la férmula

CHO :
25 N\ S
/E-s-w-cm%% . (4)
CH 07 8

25+ 5.
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7,5 veces maybr que la del compuesto de la férmula

CH_O

3 N\ -
- P=-8-CH- COOCH3
/ (1] J .

(B)

¥y 18,13 veces mayor que la del compuesto

CHO.

25
P~ 8 - CH -~ COOCH
" ] 5
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Comparando ahora la DL 95 de dichos compuestos,

hemos comprobado que el compuesto a que se refiere esta

- solicitud es 8 veces mds activo que el compuesto (4),

4 veces més activo que el compuesto (B) y 12 veces més

activo que el compuesto (C).

La composicién de este invento puede usarse sin
dificulted para exterminar las lerves y los adultos de los

mosquitos en las aguas estancadas disolviéndola, por
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ejemplo, en mezclas de petréleo y aceites minerales como
lzs que se usan generslmente para rociar sobre lz super-
ficie de las agues o inyectdndola directamente en las egues
infestadas en forma de una composicién que se disperse
fécilmente en el agua, y con este fin la composicién del
invento contiene un agente disperéante, por ejemplo dodecil-
bencen~sulfonato cdlcico. Por su notable aceidén contra los
adultos, las mismas composiciones que contienen el éster
mencionado entes y que se usan contrs las larvas, pueden
usarse pare exterminar, por aspersién,'los mosquitos en las
cercanias de las aguas estancadas.
Le composicién es apta tambidn para el uso préctico
a causa de su escasa toxicidad para los animales de sangre
caliente; asi, la DL 50, medida en ratones blancos, es igual
& 450 mg/kg. |
Porg mejor ilustrar el invento, se expone a con-
tinusci én un ejemplo detallado ds la actividad de una formu~-
lacién constituida por aceites minesrales y petrdleo y que
contisne el éster etilico del dcido 0,0=-dimetilditiofosforil-
fenilacétioo,'asi como. un ejemplo dél modo de preparacibén de

una formulecidbne

BJEMPIO 1.

En frescos de vidrio cilindricos (19 cm de didmetro;
altura utilizable, 35 Fm) que contenfan 10 litros de agua, se

introdu jeron larvas de Culex pipiensg de tres dias de edad,

criadas en sl laboratorio. Por medio Iz una micreojeringg
se dlstribuyeron por la superficie del agua centidades
deterninsdas -de compuesto larvicida por unidad de superfi=-

cie.
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Al cabo de 20 hores se determind ia mortaelidad de

las larvas. Esta mortalidad figura en la Tablae 3.

DABLA 3.

Porcentaje de mortalidad de las larvas de Culex pipiens por

tratamiento con formulaciones del éster etilico del &cido

0,0-dimetilditiofosforilfenilacdtico.

15

Producto € /b2, | Alture | pep.m. de éster | Mortali-
' Tuqe del etflico del &- | dad al
agua. .cido Q0y0~dime~ cabo de
en cm. tilditiofosfo=- 20 horas
rilfenilacético
en agua
Aceite mineral 12 35 - 0
6 35 - 0
3 35 - 0

Aceite mineral junto] ¢ - 6 100

con 1% de 'dster et~} 3 gg | 8:888 96

lico del .4cido 0,0~ 1,5 35 0,004 - 78

-dimetilditiofosfo- ,

rilfenilacético

Aceite mineral y 2% | 12 35 - ' 0

de DDT 6 35 - , 0

dceite mineral més

1% de éster etflico 6 35 0,016 100
del 4cido 0,0-dime= 3 - 35, 0,008 98
tilditiofosforilacé~-| 1,5 35 0,004 81

tico y 2% de IDT
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EJEMPLO 2, 5

: - 28 53ﬂ

A temperatura ambiente, se aﬁadiero;?;gicando

o, 5 partes en peso de un agente tens;oactlvo (un producto
de condemsacién de 0xido de etileno con un alkilfenol) y
1 parte en peso de éster etilico del dcido 0,0~dimetildi=-
tiofosforilfenilacético a una mezola constituida por 45 par-
tes en peso de petréleo y 53,5 partes en peso -de aceite

Diesel con p.i. TAG igual a 602, dy500 = 0 8792,

Se obtuvo una formnlacién liquida homogénea,
apta para usar en la exterminacién de laes larvas de mosgui-

to por aspersidén sobre las aguas estagnanteé infestadas.

EJEMPLO 3.

Se obtuvo una composiciéh segin el invento, facile
mente disperseble en ague, mezclando a temperatura ambien-
te (el orden de introduccién no es critico) 50 partes de
éster etilico de dcido 0,0-dimetilditiofosforilfenilacético,
30 partes de xileno, 10 partes de dodecilbencen-s%lfonaﬂn

~ céleico y 10 partes del producto de condensacién de éxido

de etileno .con un alkilfenol y eon alcoholes aliféticos

de cadena larga (las partes se entienden partes en peso ) ¥

sometiendo la mezcla obtenida e sacudimiento mecénico hasyas

la solubilizacién de los componentes.
Esta composicién se emple$ con éxito para combatir
Yy exterminar las larvas de mosquito directamente en las

sguas infestadas.
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Descritc el objeto de la invencidn, se declara nve=

vas las siguientes reivindicaciones, con, prioridad iteliana

ne 8593/62 del 30 de abril de 1962:

1. Procedimiento para la preparacidn de una composi=-
cibén insecticida o larvicide peras usar contra los mosquitos,
carzcterizado por el hecho de dometer en solucibn al éster eti-

lico del dcido 0,0-dimetilditiofosforilfenilacético.

2. Procedimiento segn se ha definido en la reivin-
dicacidn 1, caracterizado por ser el disolvente petréleo, o

un aceite nmineral, o una mezcls de ellos. o

3+ Procedimiento segdén se ha definido en las reivin-
diéaciones 1 0 2, caracterizado por el hecho de contener'la
conposicidn el producto ds la condensacidn ds 6xido de etileno
con un alcohol alifético de cadena larga, dodecilbencen~sulfonato

cdlecico © una mezcla de dos.o mds de estas substancias.

4. Procedimiento para la preparacibén de una composi-

cién insecticida o larvicida pare usar contra los mosquitos.

Seglin se describe y reivindica en le presente memoria

que consta de 11 hojas, foliadas y escritas 2 méquina por una

gola de . sus caras.
Kadrid, a 29 ABR, '963
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