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La presente invencién se
refiere a un procedimiento para preparar nuevos &steres de
&cidos benzisoxazol—tiogbfos%ricos y -tionofosfénicos que
tienen propiedades insecticidas y acaricidas,
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Ya ea conocidn que ésteres de aci-
dos benzisoxazolo~tionofosféricos o -tionofosfonicos, _por ejemplo el és-
ter del acido O, O-dieti1~0-[5-nitro- o -6-nitrobenzisoxaz<;1 (3) il__]-tio-
nofosforico u O-etil-O-/5-nitro-benzisoxazol (3 il /-tionoetanofosts-
nico, muestran un 2fecto insecticida o acariclda (comparese: Patente bri~
téanica No. 965.997).

Ahora se ha encontrado que los
tuevos ésteres de dcidos benzisoxazolo-tionofosforicos y ~tionofosfonicos

de la formula (1)

(1)
OR
C
. O-P/
n
TSGR 1
S
en la cual representan
R alquilo con 1 a 6 itornos de carbono y
Ry alquilo o alcoxi, cada uno con 1 a 6 dtomos de carbono, o fenilo,

se distinguen por fuertes propiedades insecticidas y acaricidas.
Ademas, se ha encontrado que pue-

den producirse los nuevos ésteres de dcides benzisoxazolo-tivnofosforicos
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y -tionofosfonicos de lu constitucion ( [), de tul manera que 3-hidroxi-7-

nitro-benzisoxazol de la formula

NO,

(1)

se hacc.é reaccionar en presenéla de aceptores de acidos o en forma de

las correspondientes sales alcalinas, alcalinotérreas o de amonio con ha-
logenuros de ésteres de acidos tionofosforicos, respectivamente tionofos=
fonicos, de la formula

RO P~Hal (II1)
Ry

en la cual

R y R; tienen los significados arriba definidos y

Hal representa halogeno, preferiblemente cloro.

Sorprendentemente, los ésteres de
dcido benzisoxazolo-t_ionofoaféricos y -tionofostonicos segin la invencién
muestran un efecto insecticida y acaricida sustancialmente mejor que los
conocidos ésteres de acidos benzisoxazolo-tionofosforicos de una constitu-
cién andloga y de igual orientacién de actividad., AdemaAs los productos
de acuerdo con la presente iuvencidn son aplicados también con buen re-

sultado en el sector de la medicina veterinarin contra parasitos de anima-

les (-ectopar:isitos)_. tales como lavvag parusitnciag de moscas. Por consie
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guiente, las sustancias segun el invento representan un verdadero eurique-
cimiento de la téenica.

| Si, como sustancias de partida, se
emplean cloruro de éster de acido O, O-dietiltionofosforico y 3-hidroxi-7-
nitro-benzisoxazol, el desar:rollo de la reaccidn puede ser representado

por el siguiente esquema de férmulas:

NO,
S
" T AN Agente ligador de 4dcidos
+
(CoH0)yP-C1 I ,
NS v/

- HC1

OH

(C4H50), PO

S

Las sustancias de partida a aplicar
éstén definidas terminantemente en forma general por las férmulas ( IT)

y (11l ). En la formula ( Il ), sin embargo, Ry representa preferiblemente

~ alquilo o alcoxi lineal o ramificado, cada uno con 1 a 4, preferiblemente

~

1 a 3 Atomos de carbono, o fenilo, y R alquilo lineal o ramificado con 1 a
4 atomos de carbono.
Los ésteres de acidos tionofosfori-

cos y tionofosfonicos requerides como sustancias de partida son conocidos
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y pueden ser producidos segin procedimientos usuales, lo mismo que «l

respectivo 3-hidroxi~7-nitrosbenzisoxazol (compirese: Chem. Ber. 100,

954-960 [ 19677 ).
' - Como ejemplo.s de los'hailogenuros'
de ésteres de 4cidos tionofost? ricos y tionofosfénicos ( ) aplicables
como productos de partida, ez detalle sean mencionados:

| Clorury de diéster de éé ido 0,0~
dimetil-, 0,0-dietil-, O,0-di~n-propil-, O,0-diiso-propil-, O-metil-
O-~etil-, O-metil-O-iso=-propil-, O-etil-O-iso-propil-, O-metil-O-n-butil-,
0, O~di-n~butil-, O, O-di~iso-butil-, O, O-di~n-gec-butil-, O, O-di-ter-bu~
til-, O-n-butil-O-~etil=, O-sec~butil-O-etil-, u O-n-butil-o—n-probii-
tiorlxofosférico; ademis, '
cloruro de;’éster de ééidc; O-metil-metano-, O-metil-etano-,
O-metil-n-propano=, O-metu-i_so'-bropano-. .O-metil-n-butano-,
O-metil-sec~butano-, O-metil-igo=butano~, O-metil-ter-butano-,
O-metil-fenil-, O-etil-metano-, O-etil~etano-, O~etll-n-prop§no-,
O-etil-igo-propano~-, O=-etil-n-butano«, O-etil-iso'-buté:_lo-.
'O-etll-ter-butauo-. O-etil~gec~butano-, b-n-propil-metano-,
O-n-propil;etano-, O-n-propil-n-propano=, O=n-propil-iso-propano-,
O-n-propiil-n-butano—, Ov-n-propilvi,so-butano-, .O-n-'prOpil-sec-bntanol-,
O-n-prOpil-ter-butaﬁo-. ‘O-iso-propil-metano-, O«igo~propil~etano-,
O-iso-propil-n=propano=, O-~igo~propil-igo-propano~, O-iso-propil-ﬂ—butamr
O-~igo-propil~ter~butano=, Ofiso~-p1*0pil-fenii-, O-n~bu til-metano-, -
O~n-butil-etano-, O-n:butil-sec-butauo-, O-n-butll-fénil-. O-ter-butil-

etano-, O-ter-butil-n-propano- u O~ter~butil-fenil-tionofosfonico,
1
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El procedimiento de produccion
es realizado preferiblemente con el empleo concomitante de disolventes
o diluyentes apropidgos. Como tales entran en consideracidn practica~
mente todos los disolventes organicos inertes. A éstos pertenecen par-
ticularmente hidrocarburos alifiticos y aromaticos eventualmente clora-
dos, tales como benceno,tolueno, xileno, bencina (nafta), cloruro de meti~
leno, cloroformo, tetracioruro de carbono, clorobenceno; éteres, por
ejemplo éter dietilico y éter dibutilico, dioxano; ademds, cetonas, por
ejemplo acetona, metiletilc.étona, metilisoprOpilce{:ona y ‘metilisobutilcw
tona; ademds, nitrilos, tales como acetonitrilo y propionitrilo.

Como aceptores de dcidos pueden
encontrar aplicacion todos, los usuales agentes ligadores de acidos. Com~
proba;ron ser particularmente efica'ces carbonatos y alcoholatos alealinos, -
tdes como carbonatos mefllatos o etilatos de sodio y de potasio, ter-buti- -
lato de potasio; ademads, aminas alifaticas, aromaticas o heterociclicas,

por ejemplo trietilamina, trimetilamina, dimetilanilina, dimetilbencilami-

‘na y plridina,

La temperatura de reaccion puede

variar deutro de un miargen amplio. Por lo general, se trabaja eutre 0 y

- 120°¢, preferiblemente eatre 40 y 60°C.

La reaccion se lleva a cabo general-
merte a la presién norraal,
Para la realizacion del procedimien~

to, 3¢ aplica el componente de benzisoxazol preferiblemente en un cxceso

al 10-20 %. Se lleva a cabo la reaccidn prefériblemente en uno de los disol~
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ventes indicados en presencia de un aceptor de dcidos, en la mayoria

de los casos, a temperaturas elevadas., Terminada la reaccion, se enfria

la mezcla de reaccidn, se la vierte en agua y se la agita con un disolvente

orginico, Se lava la fase orginica, se la seca y se elimina el disolvente(
por destilacion en vacio.

Los nuevos compuestos se presen-
tan a menudo en forma de aceltes que, en la mayori{a de los casos, nc
pueden. ser destilados sin descomposicidn, peré que pueden ser llbrados
de los Oltimos comp‘on.entea voldtiles y as{ purificados por la llamada
"destilacién inicial", vale dectr, por calentamiento prolongado ba]o pre~
sién reducida a temperaturas moderadamente elevadas.. Para su carace
terizacidn girve el (ndice de refraccion, Silos compuestos se presentan
en forma cristalina, son caracterizados por su punto de fusion.

‘ Comio ya se ha mencionado varias
veces, los ésteres de icidos benzisoxazolo-tionofosféricos y -tionofosfd-
nicos segun la in;renclén, se distinguen por una eficacia insecticida y aca~
ricida sobresaliente. Son eficacés no solémen_te contra paribl'fos. de plan~
tas, antihigiénicog y de provisiones, sino tamb ién en el sector de la medi-
ciﬁn veterinaria contra pardsios de animales (ectOparésltos),r tales como
larvas parasitarias de moscasg, A una baja fitotoxicidad, tienen un buen
efecto contra ingectos tanto chupadores, como mordedores, y contra aca~
ros. Algunos de los compuestos tienen también Qn efecto fungicida.

Por esta razon, los compuestos see

giin la invencion pueden ser aplicados como parasiticidag con buen resulta~

do en 1a proteccién de plantas, asi como en el sector de la higiene y de la
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proteccion de provisiones, asi como de la veterinaria.

Las sustancias activas segin el inz

.vento, preparables y aplicables sezin el invento, a una buena tolerabilidad

por las plantas y a una toxicidad favorable para animales de sangre calieate,

se prestan para combatir todc;’a los estados o ciertos estados de desarrollo}

P

con inclusién de los preembrignales seusibles y resistentes de artropodos
(nematodos) ‘y hongos fltopatégenos, en cuanto son conocidos como parasi-
tos o agénte{g patogenos de enfermedades en plantas en la agricultura en
1a silvicultura, en la proteccion de provisiones y materiales, as{ como en
la higiene, |

A los pardsitos de la agricultura y
silvicultura, asi como de provisiones y de materiales, as{ como los anti-
higiénicos econdmicamente importantes pertenecen: 7
del género de isopodos, por ejemplo Oniscus asellus, Armadillidium
vulgare, Porcellio scaber :
del género de diplopodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus
del género de childpodos, por ejemplo Geophilus carpophagus,
Scutigera spec.
del género de Sytxiphjla, por ejemplo Scutigerella immaculata
del género de aricnidos, pbr ejemplo Scorpio ﬁaurus, Latrodectus mactans
del género de 4caros, por ejemplo Acarus siro, Argas reflexus,
Ornithodoros moubata, Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis,

’

Phyllocoptruta oleivora, Boophilus microplus, Rhipicephalus evertsi,

" Sarcoptes scabiei, Tarsonemus spec., Bryobia praetiosa, Panonychus citri,

Panonychus ulmi, Tetranychus telariua, Tetranychus tumidus, Tetranychus
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urticae

del género de tisanuros, por ejemplo Lepisma saccharina

del género de Collembola. por ejemplo Onychiurus armatus

del género de ortdpteros, por ejemplo Blatta orientalis, P‘_eripl_aneta ame-
ricana, Leucophaea maderae, Blattella germanic;. Acheta domesticus,
Gryllotalpa spec., Locusta migrotoria migratorioides, Melanoplus di-
fierentiali'.é. Schistocerca gregaria ‘ ‘
del gér;erq de dermapteros, por ejemplo Forficula auricularia

del género de isopteros, por ejemplo Reticulitermes spec.

del género de andpluros, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Pemphigus
spec., Pediculus humanus .cc;rporls

del género de tisandpteros, por ejemplo Hercinothi'ips femoralis,

Thrips tabaci

del género de heterdpteros, por ejemplo Eurygaster spec,

Dysdercus intermedius, Piésms.a quadrata, Ci;ﬁex lectularius, Rhodnius
prolixus, Triatoma spec.

del género de homépteros; por ejemplo Aleurodes brassicae, Bemisia
tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae,
Cryptomyzus ribis, Doralis fabae, Doralis pomi, Eriosoma lanigerum,
Hyalopterus arundinis, Macrosiphum avenae, Myzus cerasi, Myzus pergi-
cae, Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca gpec. Euscelis
bilobatus, Nephotettix cincticebs. Lecanium corni, Saissetia oleae,
Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii,
Asgpidiotus hederae, Pseudococcus spec., Psjlla spec.

del género de lepidopteros, por ejemplo Pactinophora gossypiella,
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Bupalug piniarius, Cheimatobia brumata, Litaocolletis blahcardella,
Hyponomeuta padella, Plutellt maculipennis, Malacosoma uneustria,
Eupmwctis chrysorrhoea, Lywmautria spec., Bucculatrix thurberiella,
Phyllocnistis citrella, Agrotis spzc., Euxoa spec., Feltia spec.,

Earias insulana, Heliot'his spec., Laphygma exigua, Mamestra brassicae,
Panolis flammea, Prodenia liturz, Spodop'era spec., Trichqplusia 'ni,
Carpocapsa pomonella, Pieris spec., Chilo spec., Pyrausta nubila‘iis‘:
Ephes;:ia kuhniella, Galleria mellonella, Cacoecia podana, Capua reticulaua,
Choristonet;ra fumiferana, Clysia ambiguella, Homona magnanima,
Tortrix viridana

del género de coledpteros, por ejemplo Anobium punctatum, Rhizopertha
dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes
bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae,
Diabrotica vspec.', Psylliodes chrysocephala, Epilachna varivestis,.
Atomaria spec., Oryzaephiiusﬁuri.namensis, Anthonomus spec.,
Sitophilus spec. Otiorrhynchus sulcatus, CosmOpolités sordidus,
Ceuthorrhyochus assimilis, Hypera postica, Dermestes spec., Trogoder-
ma spec., Anthrenus spec., Attagenus spec., Lyctus spec., Meligethes
aeneus, Ptinus spec., Niptus hololeucus, Gibbium Psylloides, Tribolium
spec., Tenebrio molitor, Agriotes spéc,, Conoderus spec., Melolontha
melol'ontha, Amphimallus solstitialis, Costelytra zealaﬁdica

del géuero de himendpteros, por cjemplo Diprion spec., Hoplocampa spec.
Lasius spec., Monomoriurq' pharaoni& Vespa spec.

del género de dipteros, por ejemplo Aédes Spet‘;. . Anopheles':spec. ,

Culex spec., Nrosophila melam;')gaster, Musca domestica, Fannia spec.,

sStomoxys caleitrans, Hypodorma spec., Bibio hortulanus, Oscinellu frit,



Phorbia spec., Pegomyia hyoscyami, Caliiphora erythrocephala,
Lucilia spec., Chrysomyia spcc., Ceratitis capitata, Dacus oleae,
Tipula paludosa

del género de sifonapteros, por ejempio Xenopsylla cheopis.

Las sustancias activas pued'eh ser
elaboradas en las formulaciones, tales como solhciones, emulsiones, |
polvos arrojables, suspensiones, polvos, agentes de espolvorear, espu~
mas, bagtas, polvos solublés, granulados, aerosoles, concentradénes
de suspensidén-emulsion, polvos desinfectant2s de semillas, sustancias
naturales y sintéticas impregnadas con sustancia activa, encapsulaciones
fin{simas en sustancias pol{merag y en masas, envolvimiento para se-
millas; ademas, en formulaciones para dispositilvos de fumigacion, tales
como cartuchos, latas, egpirales y similares, asi como formulacién de
nebulizacion en frio y caliente de aplicacidn de volumen ultrabajo.

| Estas formulaciomés son producidas
en forma en si conocida, por e;iemplo‘por mezclamiento de 1as sustancias
activas con dlluyentes; vale decir, disolventes, gases licuados puestos
bajo presion y/o vehiculos solidos, eventualmente con el empleo de agentes
tensloactivos, vale decir, emulsivos y/o agentes dlSpefsa.fxtes y/o agentes
espumaﬁtes. En el caso del uso de agua como diluyente, pueden emplearse
por ejemplo también disolventes organicos como disolventes auxiliares.
Erndran en consideracion esencialment-e. cnmo disolventes liquidos: hidro-
carburos arométicos, tales como xileno, tolueno, benceno, o alquilnafta-
lenos; hidrocarburos arométicos o alifiticos clorados, tales-como cloro=

bencenos, cloroetilenos o cloruro de metileno; hidrocarburos alifaticos,
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tales éomo ciclohexano, o parafinas, por ejemplo fracciones de aceite
mineral; alcoholes, tales como butanol o glicol, as{ como sus éteres y
éateres; ce_etonaé. ‘tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilecetona,
0 ciclohexanona; disolventes fuertemente polares, ;tal'es como dimetilfor-
mamida y sulfoxido de dimetilo; asi como agua; bajo diluyentes o vehicu-
los gaseosos licuados, se entienden tales liquidos que son gaseosos a la
temperatura normal y bajo presion normal, por ejemplo gases impelentes
de aefosolt_as, tales como hidrocarburos haidgeﬂados; entran eu considera-
cion, como vehiculos solidos; minerales natiirhles molidoé. tales como
caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulguita, montmorillonita o
tierra de diatomeas y minerales sinteticos molidos, tales como acido si-
licico Qltamente digperso, oxido de aluminio y silicatos; como emulsivos

y agentes espumantes: emulsivos no ionogenos y anidnicos, tales como es-
teres de polioxietileno y dcidos grasos, éteres de polioxietileno y alcoholes
grasos, por ejemplo éteres z;\lquilaril- poliglicdlicos, sulfonatos alquilicos,
sulfatos alquflicos, sulfonatos arflicos, asi como hidrolizados de albimina;
como agentes diépersantes: por ejemplo lignina, lejias de desecho de sul-
fito y metilcelulosa.

Las sustancias activas segin el in~
vento pueden estar presentes en las formulaciones en tre zcla con otrasg.
sustanciag activas conocidas.

Por lo general, las formulaciones
contienen entre 0,1 y 95 %, preferiblemente entre 0,5 y 90 % en peso de
sustancia activa.

[ as sustancias activas pueden ser
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aplicadas como tales, en forma de sus formulaciones o como formas
de aplicacion preparadas de las iltimas. La aplicacion es efectuada en
forma usual, por ejemplo por rociada, pulverizacién, nebulizacion o va~ -
porizacién, espolvoreo, esparcimiento, fumiéacién, gasificacion, riego,
desinfeccién o incrustacion.

En las preparaciones listas para
el uso, las concentraciones dé 1a sustancia activa puede variar dentro de
limites amplios. Por lo general, estin entre 0,0001 y 10 %, preferible-
mente entre 0,01 y 1 %,

Las sustancias activas pu:edet; se.r
empleadas también con buen resultado en el llamado procedimiento de v;>~
lumgn ultrabajo, donde es posible aplicar formulaciones de hasta 95 %

de sustancia activa o hasta la sustancia activa sola al 100 %.

En la aplicacién contra parasitos
antihigiénicos y de provisiones, las sustancias activas se dig-tinguen por

un efecto residual sobresaliente sobre madera y arcilla, as{ como por una

buena resistencia a alcalis sobre bases encaladas.

' Ejemp_lo A;

Ensayo con Tetranychuos (resistente)
Disolvente: 3 partes ¢n pego de acetona
Emulsivo: 1 parte en pego de éter alquilarilpoliglicélico

Para obtener una preparacion ade-
chada de sustancia activa, se mezela 1 parte en peso de la sustancia activa
con la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emul=

sivo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracion deseada.
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l.a preparacion de sustancia !;L‘li\'il )
es pulverizada sobre plantas de judias (chauchas) (Phaseolus vulgaris), de
una altura de 10 a 30 cm, hasta su mojadura al grado de formacion de gotas.
Estas plantas de juﬁ{as {chauchas) estan fuertemente atacadaé por todos
los estados de desarrollo del caro hilador comin o del aicat;o hilador de la
judia (chaucha) (Tetranychus urtizae).

. Al cal;o de los tiempos indicados,
se determina la destruccion en %, significando 100 % que fueron matados
todos l.ds dcaros hiladores, mientras que 0 % significa que no fué matado
ningin acaro hilador. |

I.as sustancias activas, sus concen-

traciones, los tiempos de evaluacion y los resultados coustan en la siguien -

te tabla:
Tabla 1.
{Ensayo con Tetranychus)
Sustancia activa | concentracién de la | grado de destruccion

gustancia activa en % | en % al cabo de 2 dias

-

o O
-
o =
fay
o

{conocida)
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1. (continuacion)

Sugtancia activa

concentracion de la
sugtancia act.kan %

_en % al cabo de 2 dias

gradp de destruccidn

0,1
0, 01
(conocida)
' 0,1
. N »
% N c.H 0,01
)" _ b2t
O-P\
(conocida)
NO, 0,1
0,01
n /OCH3
Oo-P
T~ 0CgHq-is0
0,1
0,01
T~0C4H, 150

100
100

100
100
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Ejemplo B.
Ensayo con Plutella
Disolvente: 3 parteé en peso de acetona
: i
Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquuai'ilpoliglicéliqo
Para obtener una preparacion ade-
cuad; de sustancia activa, se mezcla 1 parte en peso de 1a sustancia activa
con la cantidad indicada del disolvante y con la cantidad indicada del emul-
sivo, y se diluye el concentrado con agua hasta ‘la concentracion deseada.
La preparacidn de sustancia activa
es rociada sobre hojas de col (Brassica_olerace.a) hasta su mojadura al
grado de formacion de rocio, y sobre las mismas: se colqcan oruéas del
arafivelo de las coles (Plutella maculipennis).
' Al cabo de los tiempos indicados,
se determina la destruccidn en %, significando 100 % que fueron matadas
todas las ofugas. mientras que 0 % significa que no fué matada ninguna
oruga. |
L.as sustancias activas, sus con=-

centraciones, los tiempos de evaluacién y Ios resultados constan en la

siguiente tabla

.
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Tabla 2.

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa

- {congentracidn de la

sustancia activa en %

| grado de destruccién en

% al cabo-de 3 dias

NO, ' 0,01
0,001
0, 0001
O-P(OC2H5)2
{conocida) '
NOy
O 0,01
| 0,001
. ~ 0,0001
"8

"

O-P(Oczﬂs)z

100
85

‘100
100
90
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Ejemglo C.

Ensayo con larvas de Phaedon

" Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicélico
" Para obtener una preparacién ade-

cuada de sustancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia

activa con la cantidad indicada del disolvente y con la cauntidad indicada

del emulsivo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracion

desgeada, : v ) ¥

La preparacion de sustancia activa

_es rociada sobre hojas de col (Bfaésica oléracea) hasta su mojadt{ra al

grado de formacién de gotas ‘y sobre estas hojas;.se colocan larvag de la

crisomela del rdbano picante (Phaedon cochleariae)-

Al cabo de los tiempos indicados,

se determina la destruqclén en %,7 signlficando 100"% que fueron matadas

todas las larva de crisomela, rlmeuhras que 0 % significa éue no fué matada
ninguna larva de crisomela.

Las sutgancias act@v‘ras, sus concen-
traciones, los tiempos de ’evaluacién y log resultados constan en la si- |

guiente tabla:
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Tabla 3.

(Ensayo con larvas de Phaedon)

Sustaacia activa

1concentracion_de la.

sugtaucia activa en %

.. grado de destruccién

S~ 0C,H;
NO,
V7
¥
L1}
O—P(OCHg)y
NO,
_N
S
"
—P(OC,ll )y

e’
(=~
[y

-

[ =)
-
O =
[

0,1
0,01

en % al cabo de 3 dias

100

100
100

100
100

100
100
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Tabla 3. (continuacidn)

i

grado de destruccidn J
en % al cabo de 3 dia

f Sustancia activa Concentracién de 1a
§ sustancia activa en %
N02 . )
- .

0,1
0,01

S

OCH3
"
o—p""
NO,
9,01
_ .

0,1
0,01
0,1
0,01

B C.H.

25
OmP/o
\~oc3H7-iso

1ou .
100

- 100
100

100
100

100
100
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. Ejemé io D,
Ensayo con larvas parasitarias de moscas.
Disolvente: 385 partes en peso e éter monometilico de etilenglicol
Emulsivo: 35 partes en peso de éter nonilfen tpoliglicdlico

Para Js pfodqccién de una prepara-
cidn adecuada de sustancia activa, se mezclan 30 partes en peso de la
resp:ctiva sustancia activa con la 'cantidad indicada del disolvente que con-
tiene l‘a cantidad indicada arriba del emulsivo, y se diluye el concentrado
as{ (btenido con agua hasta la concentracion deseada.

Aproximadamente 20 larvas de lu
mos:a (Lucilia cuprina) son introducidas en un tubito de ensayo que con-
tiene aproximadamente 2 cm? de musculatura de caballo. A eata carné
de caballo se aplican 0, 5 ml de la preparacidn de sustancia activa, Al
cabc de 24 horas, sé x-letermina en % el gr:jadc- de destrucciéﬁ, significan~
do 110 % que fueron matadas todas las larvas, y 0 % que no fué matada
ninguna larva, |

Las sustancias activas ensayadas,

sus concentraciones aplicadas y los resultados de los ensayos pueden

apreciarse de la siguiente tabla:
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Tablad4.

(Ensayo con larvas parasitarias de moscas / Lucilia cuprina / resistcatc)

Sustancia activa

concentracion de la

grado de destruccion

susiancia activa en en %
ppm
100 100
30 £50
10 0
O~P(OCyH3),
S
(coriocida) '
N02

Cf 100 100
) 10 »50
v/ 1 0

S

i

O—T—OCH3
OC gH,~8" -
NOZ

100 100
? 10 100
1 -0

s N

S

11}

O— }l" -QOCH
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Tabla 4.(continuacion)

- Sustancia activa concentracion de la grado de destruction
sustancia activa en en %
Jpm !
NO,
100 100 -
30 100
0 10 100
| 3 0
/N
S
1"
— (OCH3)2
NC)2
100 100
30 100 .
N 10 . 100
(1 Z S 3 0
" /CZHS N
O P\
0C2H5
100 100
10 100
1 0
1
—P-0-C,Hg
NO
(‘3“7' iso
100 100
30 100
10 100
3 0
O”P-O'CZHS
O'C3H7.n
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Ejemplos de Preparacion

Ejemglo 1.

iso~C3H7ﬂ\ 1
P-O-

/

C,H 0

Se agita una mezcla de 65 g
(0, 36 }noles) de- 3-hidroxi-7~nitro-benzisoxazol en 450 cm3 de acetm.m
y de 54 g (0, 39 moles) de carbonato de potasio durante 30 minutos
50°C. En la misma se instilan 56,5 g (0, 3 moles) db cloruro de diéster
de 4cido O-etil-O-iso-propil-tionofosforico a 5d°C y subsiguientemente
50 m1 de agua. Se calienta la mezcla de reaccion durante 6 horas a 500C,
se la enfria y se la vierte en agua, Se recoge en tolueno el aceite que se
preéipita, Se agita 1a 'fase'orgénlca con agua y.shbsig'ui.éntemente dos ve~
ces con lejia de >s‘osa caustica z-ndrmal y finalmente se 1a lava con agua
hasta su condicion exenta de dlcali. Después de la deshidratacion con sul-
fato de sodio, se elimina el disolvente por destilacién bajo presidn reduci-
da. Se obtienen 76 g (77 % de la teorfa) de éster de &cido O-etil-O-iso-~
propﬂ-QF -nitro-henzisoxazol (3) 11_7-tionofosf6rico cromatogréficamente
puro del {adice de refraccion n2! ; 1,5183.

Analogamente el Ejemplo 1 pueden

prepararse los siguientes compuestos de lu formula
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OR
e
"\Rl
- s
Ejemplo R R, rendimiento datos f{sicos (punio
No. , "I (% de 1a teorfa) | de fusidn OC, {ndice
de refraccion)
2 -CH3 {-OCHj; . 44 62
3 'C2H5 -OC2H5 45,5 58
<
4 -CoHlg | -C,H; : 41,5 88
5 -CyHs | -OCgH7-n 43,5 o2l ;11,5422
6 “CH, |-OCgHyg=n 45,5 nil: 1, 5484
7 -CH | -OCqH,-is0 53 n2l: 1, 5225
3 357 D"
8 -CoHy | - 12 n?l: 1, 6065
D
N O T A
SRS SRR SIS SRS

Descrita suficientemente la naturaleza

del invento, asi{ como la manera de realizarse en la préctica,

debe hacerse constar que las disposiciones anteriormente indi-
cadas son susceptibles de modificaciones de detalle en cuanto
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k]
v

1 no alteren su principio fundamentali También se hace constar

que el invento corresponde a una solicitud de patente pre-
sentada en Alemania con el n? P 24 58 626.3 de 11 de diciem-
bre de 1.974; acogiéndose por lo tanto a los beneficios que

5 coniceden los convenids Internacionales en vigor, siendo 1o
que constituye la esencia del referido invento por lo que
se solicita Patente de In#encién por 20 afios en Espafia,

‘sobre: PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR ESTERES DE ACIDUS BEN-
ZISOXAZOL-TIUNOFUSFORICUS Y ~TIUNOFOSFUNICUS; caracterizén-

10: dose por lo siguiente:

l.- Procedimiento para preparar &steres
de &cidos benzisoxazol-tionofosfdricos y -tionofosPdnicos, de

£érmula (1)

(1)
15
en 1a que R es alquilo con 1 a 6 &tomos de carbomo y Ri es al-
quilo o alcoxi, cada umo con 1 a 6 atomos de carbono, o feni-
20 - 1loj; caracterizado porque se hacen reaccionar 3-hidroxi-7-ni-
tro-benzisoxazol, de £érmula N02
: T : (11)
N
VH
25

en presencia de aceptores de &cidos o en forma de las corres-
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pondientes sales alcalinas, alcalinotérreas o de amonio, con
halogenuros de &steres de &cidos tiomofosPéricos, respecti-

vamente tiorbfosf6nicos, de férmula

RO .
[$4

"
_ P-Hal © (1II1)

®

en lacual Ry Rl tienen los significados arriba definidos
y Hal representa haldgeno, preferiblemente cloro, a tempera-

turas entre O y 1202C, preferiblemente entre 40¢ y 60¢C.

2,- Procedimiento para preparar ésteres de acidos
benzisoxazol-tiomfosfSricos y -tiomofosfdnicos, tal y como
queda sustancialmente descrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta d:e 27 nojas escritas a miqui-
na por una sola cara.
Madrid, #8 DIC. 1975

BAYER AKTIENGES ELLSCHAFT.

ACEBD Y MUDEY
doi L. Gasie Fornbndon
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