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MEMORTIA DESCRIPTIVA
de una Patente de Invencifn a nombre de:
SCHERING AKTTENGESELLSCHAFT, de nacione-
lidad alemana, domiciliada en BERLIN, Mi
llerstrasse 170-172 (Alemania); por:
"PROCEDINIENTC DE FABRICACION DE UN ME-
bIO DE EFECTO INTENSIFICADO CONTRA LOS
ACAROS RESISTENTES AL ESTER FOSFORICO,
EN PARIICULAR ACARIDOS PARASTYOS DE LAS
PLANTAS",

e e 0 00 000 00 Qo s s

El presente invento se refiere a un procedimiento de
fabricacion de un medio de efecto intensificado para combatir los
dcaros resistentes al ésier fogfbérico, en particular los acédridos
pardsitos de las plantas.

Es sabido que los dcaros (Acarina) y, sobre todo, los
acaridos (letranychidae) pueden llegar a ser reéistentes contra

los agentes quimicos que se utilizan para combatirlos. Esta re-



10

15

20

25

sistencia es producida principalmente por medios a base de éste=
res fosféricos Que se encuentran en los acaricidas mds conocidos
y eficaces. Una de las principales dificultades el respecio es
debida a que tal resistencia de los parisitos no existe solamente
frente a la propia sustancia activa empleada, sino generélmente
también frente a todas las demds sustancias activa s queﬂpérte—
necen a la misma clase de compuestos que aquélla. Aparte de
esto, también puede observarse una resistencia frente a sustan-
cias activas de otras clases de compuestos, siempre que las mis-
mas desarrollen su efecto lo mismo que la sustancia activa vau-
sante de tal resistencia, a base de una inhibicién de la enzima
de colinesterasa en el cuerpo del insecto.

Se sefialaron oportunamente varios procedimientos de
combatir pardsitos que se han vuelto resistentes. En particular
se sugirié la fabricacién y aplicacién de nuevos compuesios con
diferente actividad, lo cual no descartaba, sin embargo, el que
pudiese producirse también una resistencia, paralela a la mencio-
nada en primer lugar, frente a estas nuevas sustancias activas.

Hace unos afios se sugirié también el buscar unos com-
puestos que fuese activos principalmente conira los pardsitos
resistentes que tienen mayor sensibilidad que los insectos nor-
males no resistentes, a 1lo cual se llama "resistencia negativa
cruzada" (mayor sensibilidad inducida por resistencia). Hasta
ahora se han encontrado en ese sentido s6lo unos pocos compues—

tos con tales propiedades, los cuales no lograron sin embargo
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generalizarse en la préctica porque no satisfacia su efecto co-
mo medio entiparasitario.
Se ha descubierto ahora que los medios conteniendo

3-dimetilamino-metileniminofenil—N-metilca;bamato de la férmula

CH _
CH?N-CH-N- N
3 0 - C - NH - CH,

y/0 sus sales con 4cidos inorgénicos u orgénicos tienen, ademds

de su efecto ya conocido contra insectos y édcaros normalmeinte sen-
sibles, una actividad intensificada contra acaridos resisfentes

al éster fosférico, sobre todo contra acdridos pardsitos de las
plantas, y que por lo mismo son apropiados para combatir estos
pardsitos aplicando una cantidad mAs pequefia que la que se necesi-
ta corrientemente para 4caros de sensibilidad normal.

El efecto insecticida y acaricida del compuesto mencio-
nado asi como de sus sales es ya conocido por la patente alemana
n¢ 1.169.194 (patente inglesa n® 987.381). Pero de este efecto
conocido no se pudieron sacar conclusiones acerca de una activi-
dad principalmente contra 4caros resistentes al éster fosféricd,
puesto que en los compuestos de efecto insecticida y acaricida de
andloga constitucidn no se pudo hallar hasta ahora ningin efecto
de esta clase. Ademds es sorprendente, y ha de considerarse como
un fenémeno particularmente raro, el hecho de que el efecto en—

contrado contra Acaros resistentes al éster fosférico se desarro-



10

15

20

344879

1la ya en concentraciones de aplicacién que son inferiores a laa
cantidades corrientemente utilizadas en la préactica para comba-
tir dcaros no resistentes, es decir normslmente sensibles. El
hecho de que los dcaros resistentes al éster fosférico se wusden
combatir ya con cantidades menores, y por tanto mis econémicas,
de la sustancia a emplear segin el invento, que para los ég§§os
no resistentes, tiehe que considerarse como una aportaciéﬁ‘eéﬁe-
dal del invento. |

Por cantidades corrientes deben entenderse aqui cbncenp
traciones dé aplicacidén de unos 20 a 50 gramos por 100 litros de
caldo para pulverizar, que al emplear acaricidas conocidos a ba-
se de ésteres fosféricos para combatir pardsitos que se han vuelto
resistentes, tienen incluso que aumentarse con frecuencia verias
veces para consegulr una exterminacidn de resultados seguros.

Por el contrario, el medio sugeri&o por el invento per-
mite ya con concentraciones mds reducidas, y por tanio mis econd-
micas, combatir con seguridad dcaros resistentes al éster fosféri-
co, lo cual representa un considerable progreso técnico. Por acé~
ridos resistentes que pueden combatirse segin la idea ael invento,
deben entenderse principalmente los que frente a ésieres fosféri-
cos de accidén acaricida tienen valores de mortalidad LC5O de por
1o menos 50 ppm (pértes en peso de sustancia activa por millén),

Fl medio sugerido por el invento puede aplicarse solo,
mezclado o juntamente con otros medios antiparasitarios, tales

como acaricidas, insecticidad o fungicidas. Supreparacién se efec-
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tda en una forma habitual para preparados fitosanitarios emplean-
do sustancias de soporte lfquidas o s6lidas. Sustancias de sopor-
te apropiadas son, ademds de agua, entre otros aceites minerales o
disolventes; sustancias de soporte sélidas adecuadas son, por
ejemplo bentonita, tierras decolorantes, yeso, cél, kieéelgur,
pirofilita, diéxido de solicio,talco o harinas de procedencia
vegetal, tales como de semillas de algodén o de céscara de nuez.
Los preparaios pueden contener aditivos, fales como emulgadores,
humectantes, aglutinantes, esfabilizgdores, gases impelenies, sus-
tancias aromiticas, atractivas o repelentes. Los medios pueden
gplicarse, entre otros, como 1iQuidps atomizables, pulverizables

0 inyectables, tales como suspensiones, emulsiones o soluciones.

La sustancia activa, como ya se dijo antériormente, es
de por sf conocida, y puede prepararse por métodos conocidos.

La sustancia activa a emplear segin la idea del in
vento puede emplearse como tal y/o en forma de sus sales con Aci-
dos inorgdnicos u orgdnicos, por ejemplo de clorhidratos solubles
en agua

El contenido en sustancia activa de los distintos pre-
parados puede variar dentro de amplios limites. Entre otras co-
sas depende de la clase de formulacién y del procedimiento de
aplicacidén, y asciende aproximadamente del 0,1 al 90 por ciento
en peso del producto. Como ya se ha dicho, para combatir 4caros
resistentes al éster fosflérico bastan ya unas concentraciones de

aplicacibn por debajo de lo corriente, por ejemplo £ gramos de
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sustancia activa por 100 litros de caldo para pulverizar - como
se desprende del ejemplo 3, en donde un aumento hasta 10 gra-
mos de sustancia activa por 100 litros de caldo para pulveri-
zar comprende ya un margen de seguridad corriente en la pricti-
ca.

Los siguientes ejemplos de ensayo muesiran la'eiicacia
del medio sugerido por el invento en comparacibn éon acériéidas

conocidos.

EJEMPLO 1

La siguiente tabla incluye los valores LCy, (concentra~
¢ibn letal con 50 % de morialidad) que se obtuvieron con acdri-
dos hembra por el método de trozos de hoja. A este fin, de unas
hojas de judia se cortaron trozos redondos de 18 mm de didmetro,
se colocaron con la parte de atras hacia arriba sobre tases re-
dondas de materia esponjosa en cubetas de Petri llenas de agua
y se ocuparon cada una con 10 acédridos hembra. El fratamiento se
hizo con 4 mg de caldo para pulverizar por cmg, a cuyo fin cada cua~
tro concentraciones disminufdas hasta la mitad fueron aplicadas
en proximidadrdel valor L050 previsto. Por concentracibén se em=
plearon 4 trozos de hoja con un total de 40 insectos, se calcula-
ron los valores de mortalidad después de 3 a 4 dfas en tantos
por ciento de animales muertos con relacidn a la suma total de
animales experimentales y se registraron sobre el denominado papel

Log-Probit (red de probabilidades). Se trazd una recta por los
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puntOS'respectivbs y se leyeron los valores del 50% de morta-

lidad en % de sustancia activa. Como acdridos se emplearon

a) una cepa normalmente sensible de laboratorio
del acdrido de invernadero (Tetranychus urti-
-cae Koch) = ¥,

b) una cepa corrienfe resistente al éster fosfé-
rico del acdrido carioffleo (Tetranychus di-
nathica Dosse) = SR,

c) una cepa resistente obtenida por seleccibn con
0,0-dimetil=S=~2=(etilsulfinil)~etiltiolfosfato = MR,

,,,,,,

A LC5O en ppm .
Sustancias activas N SR " VR
3-dimetilaminometilenimino-fenil-

N-metilcarbamato ‘ 2,9 0,21 0,34

Ester fosférico:

0,0~dimetil-S-2=(etilsulfinil)-
etiltiolfoststo 0,6 250 330

0,0-dietil=0=(2-igopropil=-d-metil-

pirimidil-(@-tionofostato 4
0,0=dietikg,5=diclorofenilmercapto-

metil-ditiofosfato (5:1) 10 . 500
0,0~dimetil=N-metilcarbamoil=
metilditiofosfato 1 68

0,0-dietil=s=(3,4=dihidro~4~0xo~
(1,2, 3-benzotriazinil~(3))-ditiofos-
fato 1 80

0,0=dimetil=S=(3,4=dihidro=4~0x0~
(1,2,3~benzotriazinil-(3))-ditiofos-

fato 6 100
0,0-dietil=-N~isopropilcarbamoilmetil-

ditiofosfato 0,8 600
0,0-dimetil=S~(5-metoxi-1,3,4~tiadiazol~
2-on=-il-(3)-metil)~ditiotodfato 0,6 80
Carbamatos:

4-metilmercapto-3,5-dimetilfenil-

metilcarbamato 13 122 55
4-dimetilamino~3,5-dimetilfenil~
metilcarbamato 25 140
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En esta tabla se han recopilado los valores LCsO que

EJEMPLO 2

se obtienen por tratamienio de huevas de acdrido recién puestas,
debido a la matanza de las larvas que se deslizan fuera de ellas
(efecto ovolarvicida). A este fin se pusieron acdridos hembra so-
bre los trozos de hoja y se los dej6 R4 horas para que pusieran
las husvas. Dd 30 hembras se obtuvieron en 3 trozos de hoja unas
100 a 150 huevas. lespués de retirar las hembras se hizo el tra-
tamiento con 4 mg de paldo para pulverizacidén por cmg, a cuyo

fin cada cuatro concentracionss reducicas a la mitad se aplica-
ron en proximidad del calor LC5O previsto. La observacién de la
mortalidad de las larvas j6venes se hizo 2 dias después de compro-
bado el deslizamiento fuers de las huevas en los controles sin
tratamiento y 7 dias después del tratamiento. La apreciacién ge-
neral continué haciéndose lo mismo‘que se ha descrito en el ejem=

plo 1.

LCSO en ppm
Sustancias activas N SR MR
3-dimétilaminometileniminofenil-N=
metilcarbamato . AR 3 3,7
- 0,0~dimetil=S=R=(etilsulfinil)=~etil-
tiolfosfato 7 unos 4000 unos 5000

0,0~dietil~8{3,4=dihidro=~4=0x0=
(1,8,3=benzotriazinil-(3)-ditiofosfato 7,4 40
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EJEMPLO 3

" Unas matas de judia en maceta que se encontraban en el
2¢ estadio de hojas se infestaron con todos los estados de acéri-
dos, y después de £ dias se rociaron por todas partes hasta empa-
parlas con una solucién o emulsibn del agente a probar. 4 conti-
nuacién se pusieron las matas en el invernadero y después qﬁé
hubo salido la primera hoja tripartita, lo que sucedid al ¢abo ae
10 dias, se examiné el ataque (B) de estas hojas a base del porcen-
taje de manchas blancas de fmhibicién con relacidn a la superficie

total de la hoja. Los valores estimados se calcularon convirtién-

dolos en efecto (W) (§% = 100 - B%).

Efecto en %
gustancias activas Conc. N MR SR
3-dimetilaminometilenimino- 0,004 % 96 100 100
fenil-N-metilcarbamato= 0,002 70 100 100
clorhidrato

0,001 4l 97 99
0,0005 12 94 99
0,00025 - 51 82
0,000125 - - 78
0,0-dimetil=S=2=(etilsulii- 0,4 % - 96
nil)-etiltiolfosfato 0,8 - 90
0,1 - 10
0,05 - 0
0,002 98 -
0,001 97 -
0,0005 90 -
0,00025 23 -



10

20

SR, ' 1 V—

Se reivindica como nuevo y ce propia invencién:

1.~ Procedimiento de fabricacién de un medio de erecto
intensificado contra 4caros resistentes al éster fostérico, en
particular acéridos pardsitos de las plantas, caracterizado'por—
que con 3dimetilaminometilenimino~fenil-l-netilcarbemato de la

férmula

»CH3 o
::>>N -CH=1N o

gy @o-co-mﬁ-ma
como sustancia activa y sustancias s6lides o liquidas ae soporte,
y en caso dado sustancias surfactivas, se prepara una mezcla con
una concentracidén de sustancia activa preferentemente de 0,1 a 90
por ciento en peso, la cual se agrega al caldo de pulverizar en
cantidades de hasta 10 g, referiqo a la sustancia activa.

2.~ PROCEDIMIEN®0 DE FABRICACICN DE UW KELIO DE EF:CL0
INIEHSIFICADO CONYRA LOS ACAROS RWSISTENIES AL ESTER FOSFORICO,
EN PARTICULAR ACARIDOS PARASIVOS DE LAb PLTANTAS,

Tal como se describe y reivindica en la presente Memo-
ria Uescriptiva, que consta de diez hojas escritas a maquina por

una sola cara.

liaarid, 8 SEP 1967

=t
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