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Este invento se refiere a métodos y a com-—
posiciones para la proteccidén de personas ¥ animales
contra los insectos que depositan huevos, los que pican,
v los que chupan sangre. MAs particularmente, se refie
re a métodos y a composiciones para repeler insectos y
para desalentar a estos insectos nocivos o plagas para
que no piquen ni depositen huevos.

Son conocidos un gren nimero de agentes Tg
pelentes de insectos. Ya en 1901 se registrd la efica-
cia del aceite de citronella como agente repelente.
Desde aquella época se han ensayado, con grado varia-
ble de éxito, muchos otros aceites esenciales, mezclas
de diversas clases de aceites, grasas, unglientos y pol
vos. Entre los agentes repelentes de insectos disponi-
bles actualmente, ¥ que se utilizan ampliamente, se en
cuentran la N,N-dietil-toluamida, 2,3,4,5-bis(Deltay-
butileno)-tetrahidro fusfural, isocincomeronato de di-n-
propilo, butoxi-polipropilenglicol y succinato de di-n-
butilo.

Para que.una susbtancia sea generalmente
aceptable como agente repelente, deberd poseer duracidn
o eficacia durante un periodo de tiempo relativamente
largo, contra uno o mds de los insectos nocivos o pla-
gas que ponen huevos, que pican o que chupan sangre,

tales como moscardones, mosquitos, moscas picadoras,
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pulgas, chinches, garrapatas, polillas ¥y similares. A
este fin,-deberé ser relativamente estable guimicamente,
y no se disipard fécilmente'por evaporacién ni vapori-
zacién., Para aplicacidén dérmica, un agente repelente
no deberd ser irritante, y deberé ser fécil de aplicar
con las manos, o con una esponja, o en forma de pulve-
rizacidn. Para ser utilizado bajo condiciones de piel
himeda, es decir una piel que pueda estar humedecida o0
mojada por el sudor, el agente repelente deberd ser,
de manera preferible, relativamente insoluble en agua.

| Son de utilidad limitada los agentes repe-
lentes que puedan afectar a la ropa coloreando, blan-
queando o debilitando & la fibra, o que puedan tener un
aspecto o tacto "oleoso" o "aceitoso" sobre la piel.
Preferiblemente, el agente repelente deberd estar exen
to de olor, especialmente de los olores que pueden scr
considerados como desagradables y dificiles de enmascg
rar. Preferiblemente, también, la substancia repelente
deberd tener poca o ninguna accidén disolvente sobre
diversos acabados, pinturas, barnices, lacas, plésti~
cos, fibras sintéticas, y similares.

Se ha encontrado ahora que las cualidades

o caracteristicas desesbles antes enumeradas, asi como
una excelente actividad repelente, se combinan hasta

un grado excepcionalmente alto en ésteres relativamente
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Thus
no volétiles de los 4cidos alcohil-cinconinicos. Son

especialmente activos los compuestos de la formula

COORY
i

en la que Rl es un grupo alcohilo de 1 a 6 &tomos de
ecarbono, preferiblemente de 2 a 4 4tomos de carbono, y.

10 R? representa un &tomo de hidrdgeno o un grupo alcohilo
de 1 a 4 atomos de carbono.

El método de acuerdo con el presente inven
to para la proteccidén de personas y animales contra
los insectos que ponen huevos, los que pican y los que

15 chupan sangre, estd caracterizado por aplicar a la piel
0 a la ropa uno o més compuestos de la f£6rmula I, solos
o conjuntamente con uno o mds de otros compuestos repg
lentes de insectos, posiblemente en mezcla con un vehi
culo,

20 Uno o mis compuestos activos de la férmula
I, solos o conjuntamente con otros compuestes repelen-
tes, pueden ser mezclados, emulsificados o disueltos
en un vehiculo, y pueden ser aplicados en esta forma o
sin que esté presente ningin vehiculo. El vehiculo pue

25 de estar en una forma liquida, semiliquida o sblida;

6.6.67, _ 341761
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mi-liquidos. BEntre estos vehiculos se encuentran dilu-
yentes orgénicos liquidos, por ejemplo disolventes or-
ganicos tales como alcoholes, hidreccarburos, hidrocar-
buros halogenados, cetonas, y similares; por ejemplo
alcohol etilico, alcohol isopropilico, glicerina, ci-
clohexanol, metilciclohexanol, triclorcetilenv, bence-
no, y tambidn ésteres de origen vegetal o animal, ta-
les como aceites y grasas vegetales o animales tales
como aceite de cacahuete, manteca de cacao, lanolina,
v otros; alternativamente se pueden utilizar también
aceites y grasas minerales tales como aceite de parafl
na, petrolato o aceite mineral blanco, vaselina y simi
lares. Si se busca una emulsidén acuosa del agente repe
lente, el agua, juntamente con un agente emulsificante,
posiblemente con adicidn de uno o mis de los compues-—
tos antes mencionados, desempefia el papel de vehiculo.
Como vehiculo sdélido, se pueden considerar ccmpuestos
de origen orgénico asi como inorganico. Entre los miem
bros del grupo primeramente mencionado se encuentran
cera de abejas, parafina, alcohol cetilico y entre los
del grupo Gltimamente mencionado, caolin y talco. Des-
de luego, se pueden realizar otras adiclcnes a dicha
composicién para tener en cuenta cualquier finalidad

secundaria para la que se pueda utilizar la composgi-
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cibén, por ejemplo como agente de proteccldn contra

los rayos solares., Eligiendo uno o mis vehiculos, asi
como otras adiciones de manera apropiada, se pueden ob
tener pulverizaciones de aerosol, soluciones, afeibes
o cosméticos, cremas, aceites, emulsiones o polvos, ba
rras cosméticas, lociones ¥ paflos impregnados.

Los compuestos de la f£ormula I se pueden
preparar esterificando Acido cinconinico con un alco-~
hol de la fdérmula Rl-OH en presencia de un 4dcido mine-
ral en los casos en que RZ es un adtomo de hidrbgeno, ¥y
esterificando el cloruro de dcido cinconinico sustitul
do con un alcohol de la fdérmula Rl—OH en los casgos en
que R2 representa un grupo alcohilo de 1 a 4 Atomos de
carbono.

Estos ésteres repelentes son en su mayor
parte liquidos a temperaturas ordinarias, que ‘tienen
solo una limitada miscibilidad con agua ¥y que pueden
ser puestos en contacto directo con la piel sin nin-
gin efecto irritante sustancial, E1 olor, si lo hay,
es suave y puede ser enmmascarado ficilmente. Es peque-
fia la accidn disolvente sobre materiales o articulos
con los que es probable que entren en contacto los és-
teres durante la utilizacidén ordinaria, y los tejidos,
pinturas, barnices, lacas, plisticos y similares no

son atacados de manera apreciable por los mismos, si
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llegan a ser atacadoé.

La toxicidad de los compuestos del presen-
te invento es baja. Por ejemplo se encontréd que la
DL5O por via oral del éster etilico del Boido 3-etil
cinconinico era de 3,4 g/kg de peso corporal del indi-
viduo, comparado con la DL5O por via oral de la N,N-die
til toluasmida que se encontrd que era de 1,8 g/kg de
peso corporal del individuo,

Estos ésteres repelentes han mostrado has-
Ga ahora que comunican una proteccidén relativamente du
radera contra los siguientes insectos para ensayo:
Stomoxys calcitrans; Iucilia sericata; Iucilia cuprina;
Musca domestica, Aedes aegypti y Culex fatigans; Culi-
coides obsoletus; Glossina pallidipes y Glossina palpa
lis. El efecto de estos ésteres repelentes se encuen-
tra ilustrado en los siguientes ejemplos,
Ejemplo 1

Bandas o tiras de melaza de 6 mm de anchu-
ra fueron aplicadas en caliente sobre pequeflas terjetas
o cartulinas. Se dispersaron cantidades conocidas del
meterial de ensayo en 0,1 ml de acetona, sobre retales
de tejidos de 75 x 1% mm, los cuales fueron apilados
después sobre las tiras de melaza. Se pesd cada cartu~
lina o terjeta completa y se £ijé despuéds en una cubeta

de cultivo en una posicidn curvada que aseguraba un con
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tacto muy intimo del tejido con la melaza. Se encerra-

ron en la cubeta 10 moscas (Tmcilia sericata) de cada
sexo, con una edad de 4 dias, que llevaban 19 horas
sin comer (sélo habian bebido agua). Se registrd duran
te 5 horas, a intervalos de 60 minubtos, el nlmero de
moscas que habian comido., Al final de las 5 horas se
volvieron a pesar las cartulinas o tarjetos. Se juzgd
el resultado basdndose en el nlmero total de moscas
que habian comido y en la cantidad ingerida de melaza,
Juzgada por el cambio de peso de la cartulina tarjeta.
En la Tabla I se da el porcentaje de repe-
lencia de los compuestos de la férmula I en los que Rl
A R2 tienen el significado especificadc, juntamente
con una caracterizacidén de los compuestos por sus pun-
tos de ebullicidn (exceptuando los ésteres netilicos
del Acido 3-metil cinconinico, cuyo puntc de fusidén es
de 74,5 a 76,09C). A titulo de comparacidn, se da el

grado de repelencia de la dietil-toluamida.
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Ejemplo 2
Se aplicaron cantidades dosificadas de las
substancias de ensayo disueltas en 0,06 mg de etanol,
al abdomen afeitado de ratones blancos, para proporcio
nar una dosis de aplicacidén de 0,0008 ml/cm2, dosis que
se encontrd que proporcionaba una actividad convenien-
te superior a la del testigo, pero inferior al grado
de repelencia de 100%. Después de 5 horas, la zona tra
tada fue expuesta a un fuerte ataque de aproximadanecnte
30 Stomoxys calcitrans cultivadas normales,que hablan
sido privadas de alimento y de agua durante las 24 ho-
ras anteriores. Se utilizd un anestésico general y los
ratones fueron expuestos durante una hora (es decir en
tre las horas 52 y 63 después de la aplicacidén). Des-
puds de esto, las moscas fueron matadas o muertas con
cloroformo y fueron aplastadas sobre un papel de fil-
tro entre placas de vidrio, para indicar las que habian
ingerido sangre. A partir de esto se determind el por-
centaje de las que habian comido, y a partir de ésbe
por comparacidn con los testigos (que fueron califica-
dos con 0% de repelencia) se dedujo un "porcentaje de
repelencia”. Se llevaron a cabo repeticiones de los en
sayos en cada caso, realizdndose para estos la exposi-
cidn aproximadamente entre las horas 62 y 72 después de

la aplicacidén. Se combinaron los resultados y se tomd

o, 941761



su promedio, En la tabla II se da el porcentaje de re-

pelencia de compuestos de la férmula I, en los que Rl
v R2 tienen el significado éspecificado, Juntamente
con el porcentaje de repelencia de la dietil-toluamida,

5 ensayada por el mismo método., En la Gltima columna, se
da el promedio global de todos los ensayos para cada

compuesto.
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Ejemplo 3

" Se aplicaron cantidades dosificadas de las
substancias de ensayo disueltas en etanol al abdomen
afeitado de ratones blancos, y a telas metdlicas de 1
cm de anchura que los envolvian, de manera tal que las
moscas que deseasen comer o alimentarse sobre los rato
nes no pudieran evitar el tocar una superficie tratada.

a) para el ensayo de la potencia o efica-

cia inicial, los ratones fueron expuestos a un fuerte
ataque de aproximadamente 30 Stomoxys calcitrans culti
vadas normales, que habian sido privadas de alimento y
de agua durante las 24 horas anteriores. Se utilizd un
anestésico general y los ratones fueron expuestos du-
rante 30 minutos, Después de esto, las moscas fueron
muertas con cloroformo y aplastadas sobre papel de fil
tro entre placas de vidrio, para indicar cualecs de
ellas habian ingerido sangre. A partir de esto se de-
termind el porcentaje de las que habian comids, v a
partir de ello, por comparacidén con los testigos, (que
fueron calificados como con 0% de repelencia) se dedujo
un "porcentaje de repelencia". Se realizaron repeticio
nes de ensayo en cada caso,

Los resultados combinados estan mostradcs

en la Tebla ITTa. 3 4 1 7 6 1

- 13 -



-3
<
"
2

e - - - - - ~ - OTTA
nq-U—-TP P OQEULOONS
14 - ¢ - - - - TOOTTS3
~ueptdoadrtod TXOognq
1<% 2 az 81 49 - - - ortdoxd-u-Tp
8P 092BUOCIS{MWOOUTOOST
o¢ ¢¢ 144 6G ¢6 - - - Teangany |
~OZPTURILSq~(0USTIIN]
~-“eq1aq) sTa~GHete
ot 8% X4 Ot 69 |86 00T 001 ePTWENTO3~TT3oTP~N N
92 8T g A2 68 |ooT 00T 00T - XOOTUTUOOUTO 0P
TO® TOP OOTTIING I93S
4s L9 28 88 00T [00T 00T 00T OOTUTUOOUTO TI40W~¢ OD
IO 9P OOTTTINq I93SH
¢¢ 8¢ 4g 8t ¢8 00T 00T 001 OOTUTUOOUTO TI39~¢ OP
TO® TOP OOTIT4e I°94SH
TO00 0 JTO0 0| (45¢q [LO°O ¢o‘o[tfo ¢‘0 | 0'T pwmo/Jux,
2-0T] o-0T OT % ¢ ¢OT|cOT X ¢ |LOT },OT ¥ ¢ |._OT JWo/Tu
ogsondmo)

op woToeoTTde op STSOP BUn Ue vIOUOTOodex op ¢

- 14 - ;5 li

CTI1 vIdvid

6.6.67.



10

15

20

25
6.6.67.

e ———— T -
g s13z3e0 ¥
i RS,

no se ha ensayado

punto de ebullicidn 2009C a 10 mm de Hy

M
]

b) Con el fin de ensayar la persistencia, se
realizbé un ensayo similar al anterior, perc se dejb
transcurrir un periodo de tiempo de 5 horas enbre la
aplicacitn a los ratones y a las telas metdlicas, v ol
ataque por parte de los insectos de emsayo. Los resul-

tados estén mostrados en la tabla IIIb.

TABLA IITb

% de repelencia con una dosis
de aplicacidn de

Compuesto - -
P 1074 1072 mi/cm®

Ester etilico del Acido
3-¢til cinconinico 82 0
Ester butilico del 4cido
3-metil cinconinico Q7 66
Ester butilico del Acido
cinconinico 70 51
2,3,4,5—bis(Delta2—butileno)
~tetrahidrofurfural 79 20
Isocincomeronato de
di-n-propilo 54 0

Ejemplo 4

Por el método descrito en el Ejemplo 2, pe

ro utilizando una dosis de aplicacidén de 0,0016 ml/cm2

341761
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Se ensayaron compuestos de acuerdo con el invente con-
tré un fuerte ataque de aproximadamente 50 Aedes aegypti
cultivados normales. Ya que solamente pican las hembras,
se debtermind el sexo de los mosquitos aplastados con

el fin de determinar el "porcentaje de los gue hebian
comido". En la Tabla IV se da el porcentaje de repelen

1 2

cia de los compuestos de la férmula I, en que R~ vy R

tienen el significado especificado.

341761
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posiciones repelentes de insectos que comprenden com-

puestos de acuerdo con el invento en calidad de ingre-—

dientes activos.
Ejemplo 5

Se mezclaron y homogeneizaron 30 g de és—
ter propilico del 4cido 3-metil cinconinico y 70 g de
tierra de diatomeas. Se obtuvo de esta manera un polvo
repelente de insectos.
Ejemplo 6

Se calenbaron conjuntamente a 702C 16 g de
cera blanca de abejas, 10 g de vaselina y 12 g de acel
te de parafina, hasta gue se hubieron fundido todas las
sustancias. Entonces, se afladieron 30 g de éster etili
co del acido 3-etil cinconinico.

Se disolvieron 0,8 g de borato de sodio en
31 g de agua calentada a 702C, después de lo cual se
afladieron esta solucidn y 0,5 g de perfume a2 las sus-—
tancias fundidas, mientras se agitaba vigorosamente.
Se continud la agitacidn hasta que la crema se enfrid.
Ejemplo 7

Se disolvieron 20 g de éster propilico del
dcido 3-etil-cinconinico en una mezela de 15 g de mongo
laurato de polioxietilen sorbitano y 40 g de etanol.

Mientras se agitaba se anadieron 0,5 g de perfune y

341761
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azua hasta llegar a 1003, Se obtuvo de esha manera una
locidn repelente de insectos gque también podfa ser utili-
zada en un pulverizador accionado manualmente.
Ejemplo 8
5 Se prevard un concentrado mezclando 50 o

de éster etilico del dcido 3-etil cinconinico, 45 o de
etanol, 4,5 g de vropilenglicol y 0,5 = de perfunme.

Se nrepard entonces una pulverizacidn para
aerosoles utilizando 75, de concentrado v 25u de diclo-

14 rodifluorometano.

La presente solicitud que corresponde a la
presentada en Suecia, el 15 de Junio de 1985, Dbajo el
nimero 8199/6&, se acose a los beneficios del articulo

51 del vigente Estatubo sobre Propiedad Industrial.

15 Los puntos de invencidn propia v nueva que
se nresenvan nara que sean objebo de esta golicitud de
Patente de Invencidn en Zspafia, por VEINTE afios, son los
si_ulentes:

19 l.- Un mébodo para la proteccibn de perso-

. 941761

24, 5,68,



(04

10

15

10

-7

24.5.68,

R
! us e N

RO A
(o sy P

0

‘nas y snimales contra los insechos que ponen huevos, los

que pican, y los que chupan sangre, caracberizado por
aplicar sobre la piel ¥/0 sobre la Tropa uno o mis com-

nuestos de la férmuls

CooRt

= X R°
N S t

]

en la que r! es un grupo alcohilo de 1 a & Atomos de
carbono, preferiblemente a de 2 a 4 &tomos de carbono, 7
R® representa un &tomo de hidrégeno o un grupo alcohilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, solos o conjuntamente con
uno o mas de obtros compuestos repelentes de insectos,
posiblemente en mezcla con un vehiculo.

2.~ Un mébodo de acuerdo con la reivindica-
cidn 1, en que R es un grupo butilo y R® o5 un ZPUDO
metilo,

5.~ Un método de acuerdo con la reivindica-
cibén 1, en que RY ¥ R° son srupos ebilo.

4.~ Un método de acuerdo con la reivindica~
cibn 1, en que Rl es un grupo butilo ¥y R2 es hidrbpeno.

5.~ Un método para la proteccidn de personas

y animales contra los insectos que ponen huevos.

- 941761



Tal y como se ha descrito en la Memoria que
antecede y para los fines que se han especificado.
Lsta liemoria consta de velnbtiuna hojas escri

tas a maquina por una sola cara.

-4
=3

J-te

adr

ou

a,

LAY B |
/.,

5o, 341761



	Bibliographic data
	Description
	Claims



