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El presente invento se refigre & un procedimien
to para preparar composiciones pesf;bidas y més partiocu~
larmente, composiciones pesticidas dtiles para aplicacio
nes a volimenes sumemente bajos,

5. - Es bien conocido el emplgo'de materieles 1li-
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guidos dilﬁyentes en composiciones pésticidas; A fin'de

ser efectivo, estos materiales diluyentes deben ser com
plétameﬁtg miscibles con el ingrédiente activo pestici-
da y sobre unas proporciones dentrd.de un ampliotmargen.
En el oaso de pesticides organo-fosféricos los'diluyen-
tes empleados se caracterizan porgue son hidrocarburos

aromdticos insaturados & compuestos organicos que llevan

sustituyentes tales como 4dtomos de haldgeno, grupos hi-

‘droxi 6 grupos éster.

En las composiciones de volumen sﬁmamente bajo en
el sistema diluyente es la frmccidn de nafte aromdtica
pesade del petroleo. Adn cuando posee caracter{sticas
adecuadas como material diluyente para'muohos pesticidas
érgano-fosféricos, su empleo da frecuéntemente origen a
efectos fitotdxicos en la vegetaciép tratada con las com
posiciones de volumen sumemente bajo.

Los materiales diluyentes que comprenden una mayor
proporeidén de hidrocarburos alifétiéos saturados no han
sido descritos préviemente & empleados en composiéionea
de pest;cidas érgeno-fosfbéricos. Esto es debido & que
los conocedores de la materia consideraban que los come
puestos drgano-fosférico$ no eran solubles & miscibles
con teles diluyentes en ias proporciones adecuadas para
la produccién de composiciones pesticidas, y particuldr-
mente para aquellas que debian ser empleades en splica-
ciones simemente bajas.

Asf, por ejemplo, los siguiéhtgs compuestos inseg
ticidas drgano-fosféricos bién conocidos, que representan
una diversidad de tipos qufmicos,_hanvsido encontrados de
solubilidad insuficiente 6 miscibil%dad con un hidrocarbu



ro alifdtico principdlmente saturado que es, en otros
rgépectoé, sdecuado para material diluyente en coamposi-
ciones pesticidas.
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* En le patente britdnice No 1;619.227 se describe
¥y reivindican derivados de pirimidina'de la férmula: -

R3S Y 0.R(eRY),

en la cusl R, Rz-y R?, que puedén ser iguales & distin
tos, significan radicales alquilo y alquenilo de,hasta-
5. 6 dtomos de carbono, & en donde R! yiR2 jintemente con
el Stomo de nitrégeno adymcente forman un radical hete-
roefclico, en tanto que R3 y R4 significan hidrégeno y
los radicales alquilo y alguenilo de hasta 6 4tomos de
carbono, X significa los dtomos de ox{geno & szufre. Bg
10. tos derivedos de pirimiding tienen propiedades insecti-.
cidas y fungicidas.
Asl tembién, la patente briténica Ne 1.204.552
describe un nuevo derivado de pirimidina; es decir:

0(2-dietilemino~4-metil=-6~-pirimidinil)0,0-dimetilfosfo~

15. rotioato. = Bste compuesto tiene la férmula:
S
CHy 0-P(0CH;)

Este compuesto es también conocido con el nombre
comin de pirimifos-metilo, y se distingue de otros com-

puestos de la férmula general descrita en la pafénte bri
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tédnica N2 1.019.227 por una toxicidad oral notdblemente
baje en los mamfferos. Tiene un L.D. 50 oral agudo pa-
re las ratas hembras de 2,250 mg/kg; lo cuasl constituye
un orden de magnitud téxica menor Que otro derivado de
pirimidina muy similares. Por via de ejemplo, las toxi-
cldades de dos insecticldas conocidos-con egtructura

quimica similer se dan a continuacidn:

Nombre obmin Estiructura oral agudo
en ratas
S
]
OHy o~ 0+P(CC,Hl5)
Diazinon [ 110 mg/kg.
v RN
CH(CH3)
o
CH; 0.P(0C,Hs) 5
\\T4f\\T/’
I
Pirimitato N \( N 125 mg/kg.
N(CH),

Asimismo la patente briténica N® 1.205.000 descri
be otro derivado novedoso de pirimidina; es decir. 0(2~-
tietilamino~4-metil-6-~pirimidinil)0,0-dietil-foaforotica—

to. Este compuesto tiene la férmula:

S
"
/el
l
Ny N

N(C,Hs)
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Este compuesto se conoge bajo el nombre dohﬁn ri
rimifos-etilo, ¥ es extraordinériamenfé ﬁtil»en el con~
trol de pestes ocasionadas por 1nsecﬁos; ' 7

Contrdrismente a lo esperado en}visté de la su~
puesta invisibilidad de los compuestos Srgano-fosféricos,
se ha encontrado sorprendéntemente que dstos ¥y otros de- A
rivados de pirimidina que contienen- fdsforo son miscibles
en todas proporciones con ciertos dilujentes de hidrocer
buro que comprenden una gran proporcidn de hidrocarburos
alifdticos saturados. | |

Por lo tanto el presente invento provee eompoai;

ciones pesticidas que comprenden un darivédo dafpirimid;
na que tiene la férmula general: -

v

R3 rR* . x-P(eRY),
\(Kl(
NYN
R2
2

en la cual l’t'I es un grupo alquilo; R® es un grupb,glqui-
lo, alquiltio, emino, monoalquilamino 6 di-alquilamino;‘
R3 y r? son hidrdégeno, dtomos de haldgeno & gruﬁos alqud
lo; X e Y son dtomos de ox{geno 4§ azufre; y'que'comprenp
de un diluyente hidrocarburo que inclu&e.una &ran pro-
porcién de hidrocerburos aliféticos saturados.

Segin un aspecto preferddo dal-présénte invento,
se proporciona una composicidn pésticida‘que’eomprende

al menos uno de log derivados defp;rxnidina que tlenen

]

la férmula: _ b
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iy 0-B(OCH;),
+ / " -
\\r/”\Tr/
.l
N(OpH5)p
3
CHj 0~P(0C5Hs) »
N
N(Cal5)

"‘_y-npzdiluyente hidrocarburo que comprende ung gran pro-

Vthjbxeién,de hidrocarburos alifdticos saturados.

Un diluyente preferido péra estos fines es un

‘éogité mineral que comprende menos del 15 % en peso de

'hidrocarburos arondticos y alifdticos insaturados, por

ejemplo aceite Mineral "A",

Conforme & un aspecto preferido del invento, se
provee por lo tanto una composicién tél como ls descri-
ta en lg cual el diluyente es un aéeite minerasl que com~
prende menos del 15 % en peso de hidrocarburos arométicos

y_aliféticos insaturados.
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Otro diluyente igudlmente preferido pars sér ,
empleado en las composiciones del invento lo constitu-
ye una mezcla de hidrocarburo que comprende haéta’i,B'%
en peso de hidrocarburos aromdticos y'aliféticos ineatu
rados, ¥y al menos 98,5 % en peso de hidrocarburos'alifé
ticos saturados. | -

Conforme a otro aspecto preferido del invento, se
provee por lo tanto composiciones pesticidas que compren
den como ingrediente ectivo el derivado de pirimidina
0(2-dletil-amino-4-metil=-6=pirimidinil)«0,0-dimetilfosy~
forotioato, que tiene la férmula:

5 .
0-P(0CH;),

Y\(
!
N
N(Cal5)p

¥y como diluyente, una mezola de hidrocarburoe»qﬁe oom-
prende hasta 1,5 % en reso de hidrocarbﬁros ardmétioos
y aliféticos insaturados, y al menos 98,5 % en peso de
hidrocarburos alifédticos, saturados. ‘ '

Un diluyente partiouldrmente dtil es aquel en don
de los hidrocarburos alifdticos seturados contienen en-—
tre 9 y 11 dtomos de carbono. ’

Conforme a un aspecto ulterior, el inventc provee
por- lo tanto composiclones pesticidaes como las definidas

¥ en donde los hidrocarburos alifdticos saturados contie-
nen entre 9 y 11 dtomos de carbono. |

Un diluyente hidrocerburo especifico &til en las
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composiciones del invento es aquel que tiene la siguien

te composicidn:

Cg saturados * 11,8
Cq0 saturados ‘ 55,6
€44 maturados 31,3
aromdticos y olefinas 1,3
100,0 %

Tiene el nombre "ISOPAR" G ("ISOPAR" es una marca registra
da).
¥ El término "satursdos" usado anteridrmente impli
ca hidrocarburos alifaticos saturados. V
Ademds del ingrediente activo pesticide & los ingre
dlentes de esta Indole yval material diluyente, pueden
también incluirse otros materiales en las composiciones

del invento a fin de adaptarlas a los propdésitos perticu-

lares para los cuales deban ser empleados.

Estos materisles adicionsles incluyen, por ejem-—

plq, éteres de polioxislquilenoglicol del tipo empleado

-en los fluidos parz frenos hidréulicos ¥ que se ha encon

trado que ejercen un efecto Util colaborando en la mezcla

del ingredients activo y el modificar la viscosidad de ia

‘camposicidn.

Otros aditivos dtiles son aquellos que colaboran
en la asdhesidén del pesticida & una,superficie sobre la

cusl se los deposite, y aumentan la persistencia del de-

pdsito, e incluyen por ejemplo, aceite de cestor y poli-

buteno.
Las composiciones tembién comprenden un agente pa-

re estabilizarla, por ejemplo un compuesto epoxl tal como
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epiclorhidrina ¢ 2,3-epox1propanol{
La composicidn de volumen simamente bajo se defi-
ne a los fines del invento como una que se_aplica sin di
lucidn ulterior y que ol volumen total aplicado no es su
perior a 4;5 litros por éuperfioie'6674050 metros cuadrg
Tales composiciones se éplioan cominmente a-veée-
tacidn, bajo la forms de goticulas aspersadas que pqeden
ser producidas mediante él empleo de un equipo de:asper-
sién convencional. ILa aplicacién puede realizarse oconvg
niéntemente desde equipos de aspersiéniubioados'pr5XimoE
a2l area que debe ser cubierta, por ejemplo desﬁd equipoé
de aspersidén que atraviesan el aréa que debe ser tratada‘
Yy vineulados a medios de transporte qﬁe se'enouenxran en
contacto con el swlo, por ejemplo, manudlnente transpor-
tados por un operario aspersor, & por un vehiculo a motor.
Las composibionea de volumen sumamente bajo resultan par- .
ticuldrmente Utiles y ventajdsemente aplicedas, no obstan
te, desde equipos de aspersidn que se encuentran ubicados
a medios de transporte aéreos, por ejemplo un aeroplané &
helicdptero. Cusndo se desea aspersar superficies tales

como, por ejemplo campos de arroz, lagos 6 rfos, § 1las

_ riberas de los lagos é rfos, un medio de trgnSportevaﬁng

piado para agua puede emplearse, por ejemplo un bote é
vehiculo similer. ‘

les composiciones  de volumen sﬁmamente bajo com-

'pfenden un ingrediente pesticida que usualmente-incluye

como diluyente una nafta arométio&.peaada;"alternativamen
té, pueden no inecluir diluyente alguno. “Tales composi-
ciones de volumen eumamente bajo tienen muohas desventa~

Jas cuando son empleadas, Sqn con.freouencia fitotéxioas,
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es decir, producen daflo en las plantas sobre las cuasles
8¢ han encontrado las pestes que deben controlarse. Eg
te dafio afecta el crecimiento de las plantas de manera
deaventajosa, y si las plantas se cultivan para aiimento,
6 productos de fibra, el rendimiento final del alimento
6 los productos de fibra resulta pequefio.

Se ha encontrado sorprendéntemente que el dafio
fitotéxioco no ocurre cuando se emplea composiciones de
volumen simamente bajo que comprenden un hidrocarburo
diluyente que incluye un total no superior al 1,5 % de
hidrocarburos aromédticos y alifdticos insaturados y al
menos 98,5 % de hidroocarburos alifdticos saturados.

Otra desventaja con las composiclones de volumen
simemente bajo conocidas y a las cusles se ha referido
eapecificamente mds arriba, y en perticular aquellas
que no comprenden un diluyente & sélamente uns pequefia
proﬁorcién‘de un diluyente, surge del cambio en la vis-
cosidad de la composicidn con la temperatura, es decir,
a medida que la temperatura aumenta la viscosidad deerg
ce, y esto afeota el tamaiio de las goticulas asperssdas,
de manera que no pusde obitensrse un cubrimlento de as-
persidén ventajoso. Tales cembios de temperatura se wn—
ouentran frecuéntements curante una opsracidén de sspar-
sidn. A fin de contrarrestar esto, el operador tienc
qu§ modificer la composicidn agregendo ses wn dlluyente
é un ingredlente pesticida hasta que la correcta viscosi
dad se ha logrado pare la produccidn del tamafio més ven-
tajoso de goticula aspersada a la temperatura ambiente.
Esto sumenta notdblemente el costo y complejidad de 1la

operacidén de aspersidn.
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Se ha encontrado sorprendéntemente que'el téﬁaﬂo-
de las goticulas aspersadas producidas pof las composi-
ciones de este invento no cémbian mercédemente con los
cdmbios en la témperaturs ambiente, y por lo tanto la
necegided del operador de modificar las composiciones
una vez que han sido férmuladas resuita superada.

las composiciones del invento puede domprender
entre 1 % y 99 % en peso, pero mis cominmente entre 2 y
95 % en peso del derivado de pirimidinae que tiene la

£érmula:

5
14
CH, 0-P(0CH;)
’al
I
e
N(CoHs)

Un orden preferido de composicidn se‘halia éom~‘
prendido entre el 4 £ al 80 # en peso del ingrediéhta
activo. ' |

Debe entenderse que las composiciones pesticidas
de este invenio pueden éomprender ademés dei‘derivado

de pirimidina que tiene la férmula

S
P
CH, 0~P(0CH;),

N N

-~

N(02H5)2 : g
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uno 6 mds compuestos con actividad bioldgica.
El invento queda ilustrado pero no limitado por

los siguientes ejemplos, en los cuales se hace referen~-

oia al derivado de pirimidina que lleva el nombre comin

de pirimifos-metilo.
EJEMPIO 1
Este ejemplo ilustra una composicidn pesticida
adecuada para aplicacién a volumen simemente bajo. Los
ingredientes que se indican a continuacién se mezclan

en la proporcidn mencionada pars preperer la composi-

cidn.
Peso %
Pirimifos-metilo : 5 .
"ISOPAR" G ("ISOPAR es una
marce registrada) 95
: 100
EJEMPLO 2
AJENPLO &

Este ejemplo ilustra una composicidn pesticida
apropinde pars aplicacidén a wolumen simemente bajo, pre

perads de la misma maners que en el ejemplo 1.

Peso %
Pirimifos-metilo 50
"ISOPAR" G ("ISOPAR" es -una
mérca reglstrada) ' 50
100 %
EJEMPLO 3

Este ejemplo ilustra una composicién pesticida
aproplada para aplicacidén a volumen simamente bajo, pre.

perada ‘como en el Ejemplo 1.
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Peso %
Pirimifos-metilo o 15
“ISOPAR" G ("ISOPAR" es una _
marca registrada) ' 25
100 %
EJEMPIO 4

Ests ejemplo ilustra une composicidn pesticida
apropiada para aplicecién a volumen sﬁﬁémente'bajo; prepe

rada como en el Ejemplo 1.

. Peso %
Pirimifos-metilo _ : 50 -
Eplelorhidrina ' - 2
"ISOPAR" G ("ISOPAR" es una
marce registrada) _ig;
100 %
EJEMPLO

Este ejemplo ilustira una compdsicién.pestioida apro
plada pera aplicacidén e volumen sémemente bajo, preparada

como en el Ejemplo 1.

Peso %
Pirimifos-netilo 50
"ISOFPAR" G ("ISOPAR" es una
‘marce rogistrada) 25
Aceite de Castor 25
100 %

EJEMPLO 6 o
Este ejemplo ilustra una composicidn pesticida
apropiada paras aplicaciﬁn a volumen[sﬁmamente bajo, pre-

parada como en el EJemplo 1.
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Pirimifos-metilo
.Aceite Mineral "A" 45
"HIVISY polibuteno ("HIVIS".
es une merca registrada) 5
100 %
EJEMPIO 7

Este ejemplo ilustrs una composicion pesticida
apropiada para aplicacidén a volumen sumemente bajo prepa

rada como en el Ejemplo 1.

Paso
Pirimifos-metilo ’ 50
"ISOPAR" G ("ISOPAR" es una
marce registrada) 40
Fluido para frenos hidrauili
cos "CASTRAULIC® ("CASTRAULIC"
es uns marca reglstrada) o

100 %

EJAMPIO 8

Estiz ejemplo ilustra le mejora en el rendimiento
1nsectioid£ de una composicidn del presente invento, com
parade con una composicion del mismo ingrediente activo
en un solvente aromético. |

La composicidn del Ejemplo 4 fué comperads con una
correspondiente composicidén de pirimifos-metilo en "AROMA
SOI? T ("ARCHASOL" es una merca registrada). Ambas compg
siciones contenfan 50 % en peso del ingrediente activo.
Plantas de repollo de seis semanas a ;as cuales se les
habie quitado los nudos, se rociaroﬁ con la composicidn

bajo ensayo empleando un aspersor de volumen sumemente ba=
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jo "TURBAIR" (“"TURBAIR" es una marca reglstrada). Se cor-
taron luego discos de las hojas y se colocaron en placas |
Petri estériles. Se colocaron diversas especies ds 1nsec
tos en los platos con los discos de hojas y 1uego en un -
periodo de tiempo funcidn de le espepie; sevevaluo la mor-
talidad de los insectos. Se emplearoh,huevé ejemplares
para cada especie y los resultados obtenidos se expresan
en la Tab%a I siguiente, como el porcentaje.promedio de
mortalidad. ,

IABLA T

Composicién diluyente
"ISOPAR" G "AROMASOL" T

Especie bajo ensayo -

Phaedon cochleariae 100 % 36 %
Dysderous fasciatus 100 % 54 %
Musca doméstica 100 ¢ 1 %
Plutella maculipennis 100 % 54 %

Estos resultados demuestran cldremente la actividad
insecticida superior que se obtiene médiante el ecmpleo de
una composicidén como la éel invento.

;'EJEMPLO 9

Se investigd la fototoxicidad de las dos composie-
ciones compsradas en el Ejemplo 8, robiahdo el follaje de
plantas de repollo de sels semanas én la manera descrité |
en el Ejemplo 8. Una semane despuds se exeminaron 1as
plantas para evaeluar los daflos fitotéxicoa. ‘ _

Las hojas de las plantas rociadas con la comyosi- -

eidén que comprende "AROMASOL" T oamo;diluyente, mostraban
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un dafio necrético y las plentas se estaban marchitando,
tanto que las plantas que habian sido rocisdas con la

" composicién, que comprendia "ISOPAR" G se enoon traban sa

Judgbles y normales,
NOTA

Desorita suficientemente la naturaleza del inven
to asl{ como la menera de realizarlo en la prédctica, debe
hacerse constar que las disposiciones anteriormente indi-
cadas son susceptibles de modificacioneé de detalle en cuan
to no alteren su principio fundamental. También se hace cong
tar que el invento corresponde a wna Solloitud de Patente
presentada en Inglaterra, con el n? 7389/70 de 16 de Febre
ro de 1970, acogiéndose por lo tanto a los beneficlos que
conceden los Convenios Intermaclonales en vigor, siendo lo
que conatituye la esgencia del referido invento y por lo que
se solicita Patente de Invencién por 20 afios en Espaiia so-
bre: PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE UNA COMPOSICION
PESTICIDA; caracterizédndose por lo_siguiente&

1.~ Procedimiento para la preparacién de une com-
posicién pesticida, caracterizado porgque comprende una pri
mera etapa en gque se trata una mezela de 2¥dietilamino~4~h&
droxi-6-metilpirimidina y un disolventie no reamotive con dji
metilfosforocloridotionato en presencia de vna beze, que
puede ser una amina ¥Yerciaria o un ocarbonato de metnl alow
lino, & una iemperatura entre 10 y 10000, una seguada etapa
donde se separa de la mezcla resultante el producto 0,0-di
metiluo,2—dietilamino—4—métilpirim1d1na-6-fosforoticato, Yy .
wna tercera etapa en donde se mezela dicho producto oon un

o€
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disolvente de hidrocarburo lfquido que’oonéiate principal-
mente de hidroocarburos alifaticos saturados,
2.~ Procedimiento para la preparacién de una com
posicidén pesticida, tal y como queda sustanclalmente des~
cerito en la presente Memoria. ‘ ‘
Esta Memoria consta de dieciocho hojas esocritas a
vadrsat U 3
IMPERTAL CHEMICAL INDUSTRIES LIMITED.‘

néquina por una sola cara.

1 GUEEZ ACEBD Y MOBEY
o fu Flrmadoi L Goeta Feroadan,

=
"
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