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Insektisidikoostumus kdytettdviksi eldinten ulkoloisten

hivittimiseksi

Liamminverisii eldimid, erityisesti lampaita ja nau-
takarjaa, jotka ovat arvokkaita ihmiselle niiden tuottaman
ravinnon ja tekstiiliraaka-aineen vuoksi, vaivaat ulko-
loiset, jotka saavat ravinﬁonsa isdntdeldimestd ja aiheut-
tavat &drsyyntymistd, kuten esimerkiksi kdrpédstuokkatautia,
minkd seurauksena lihan ja villan tuotanto alenee sekd mié-

rdllisesti ettd laadullisesti.

Ulkoloisten tuhoamiseen tai niiden kehittymistd ja/tai

ligddntymistd estdmdidn on kaytetty erilaisia insektisidejd.

Erds térked ryhmd insektisidejd, joilla on hyvid
aktiviteetti ulkoloisia ﬁastaan, kédsittdd luonnon ja syn-
teettiset pyretroidit, joista erityisen k&yttdkelpoisia
ovat synteettiset halogeeni-vinyyli-substituoidut syklo-
propaanikarboksylaatit, joilla on korkea insektisidinen
aktiivisuus ja hyvd valonkestivyys.

Nditd insektisidej&d kdytetddn ulkonaisesti, esimer-—
kiksi upottamalla eldin jinsektisidin suspensicon tai liuck-
seen tali suihkuttamalla el&intd tdllaisella. suspensiolla
tai liuocksella, jolloin eldimen koko. keho joutuu kosketuk-
siin insektisidin kanssa ja siten eldimen keholla eldvien
ulkoloisten kanssa. T&H113 ulkonaisella k&sittelylld on
haittana, ettd siihen tarvitaan erityinen laitteisto ja
upotuksen tapauksessa suuri tilavuusmddrd insektisidi-
koostumusta, kun taas suihkutettaessa menetelmdn teho on
heikko.

Insektisidejd kdytetddn myds systeemisesti;, jolloin
insektisidi kulkeutuu eldimen verenkiertosysteemissd veri-
virran mukana, ja verta ravintonaan kdyttdvit ulkoloiset
kuolevat verta nautittuaan. Alalla tunnetaan myds oraa-
lisen systeemisen kdyttdtavan lisdksi parenteraalinen
menetelmd, jossa insektisidi kaadetaan tai suihkutetaan

jollekin ihon osalle, josta se absorboituu ja kulkeutuu
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ihon lavitsé sekd diffundoituu verivirtaan. Ndiden systee-
misten torjuntakeinojen on todettu clevan tehokkaita verta
imevien ulkoloisten torjunnassa,. joista esimerkkeind mai-
nittakoon punkit (esim. Ixodus ricinus) ja lammaskdrpdset
(esim. Melophagus ocinus).. Systeeminén idgkeanto ei kui-
tenkaan tehoa sellaisiin ulkoloisiin, jotka eividt kaytd
verta ravinnokseen. Tidllaisia ulkoloisia ovat esimerkik-
si tdit (esim. Damalinia ovis), jotka kiyttdvit raviannok-
seen eldimen kehon kuollutta ihoa.

Esilld oleva keksintd koskee.uutta pddllekaato- tai
pddllekastomenetelmdd eldinten (ei koske ihmisid) ulko-
loisten tuhoamiseksi tai kontrolloimiseksi'viemdlld tamdn
eldimen mddritellylle ihon alueelle sucraan ulkoloisiin'
vaikuttava mddrd pyretroidia tai sen stereokemiallista iso-

meeria, Jjonka kaava on

jossa R1 ja R2 merkitsevdt toisistaan riippumatta fluoria,
klooria, bromia tai jodia, ja R3 on vety tai syaani.
Ilmaisulla "ulkoloisten kontrolloiminen" tarkoite-

taan niiden kehittymisen ja/tai lis&dintymisen hdiritse-
mistd. | _

| Vieminen mddritellylle ihon alueelle kasittdd "paddl-
lekaato"~ ja "pddllekasto"-menetelmidt, joissa ulkoloisiin
tehoavaa yhdistetti kantaja-—-aineessa tai liuottimessa vie-
ddin tartunnan saaneen eldimen tietylle ihon alueelle
ulkonaisesti, so. paikallisesti, kaatamalla koostumusta tai
kastamalla_pienié erillisid alueita koostumuksella., T&r-

kedt alueet ovat kidsiteltdvidn eldimen seldssi,.
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Edullisissa menetelmissd kdytetddn kaavan I mukais-

ta pyretroidia, jossa R1

ja.R2 ovat molemmat kloori- tai
bromiatomeija. '

Erityisen edullisia menetelmissd kaavan I mukainen
synteettinen pyretroidi on permetriini, jonka kemiallinen
nimityé on [TB—fenoksifenyyli)metyylLYfQ—(2,2~dikloori—
etyleeni)—-3,3~dimetyylisyklopropaanikarboksylaatti; kyper-
metriini, jonka kemiallinen nimitys on //syaani (3-fenoksi-
fenyyli)7-metyyli/~2-{2,2-dikloorietenyyli)-3,3-dimetyyli~
5yklopropaanikarboksylaatti; dekametriini, jonka kemialli-

~nen nimitys on [T3ﬂfenoksifenyyli)metyyl;7—2—(2,2-dibr0mi?

etenyyli)—B,3-dimetyy1isyklopropaanikarboksylaatti, tai

- ndiden stereckemiallinen isomeeri.

Kypermetriinin erityisen korkean ulkoloistenvastai-
sen aktiviteetin.vuoksi_edullisimmassa menetelmdssd kdyte-~
tddn kaavan I mukaisena synteettisen# pyretroidina kyper-—
metriinid tai sen stereokemiallista isomeeria.

Kaavan I mukaiset synteettiset pyretroidit ja niiden
valmistus on kuvattu GB-patenttijulkaisussa 1 413 491.

Keksinndn suojapiiriin katsotaan tietenkin sisdlty-

vidn kaavan I mukaisten synteettisten pyretroidien stereo-

" kemiallisten isomeerien kdyttd, joilla isomeereilla saat-

taa olla erilainen aktiivisuusaste.

Esilld oleva keksintd koskee myds pddllekaato- tai
pddllekastokoostumusta kdytettdvidksi eldinten (ei koske ih-
misid) ulkoloisten tuhoamiseenrja kontrolloimiseen ja ké&r-
pastoukkataudin parantamiseen, joka koostumus sis&lt#i
1 -3 paind—% kaavan I mukaista pyretroidia tai sen stereo-
kemiallista isomeeria nestevidliaineessa,. joka vdliaine koos-

tuu vdhint8&dn 50 %:sta yhtd tal useampaa alkoholia, jolla

. on kaava

HO—(CHZ-CHZ-o)m—R (II)

jossa m on kokonaisluku 1, 2 tai 3, ja R on alempi alkyyli.
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Ilmaisulla alempi alkyyli tarkoitetaan tidss& suoraa
tai haarautunutta hiilivetyryhmid, jossa on 1 - 6 hiiliato-
mia, ja jasta esimerkkejd ovat metyyli, etyyli, 1-metyyli-

etyyli, 1,1-dinetyylietyyli, propyyli, 2-metyylipropyyli,

butyyli, pentyyli, heksyyli ym.

Sopivia kaavan II mukaisia alkoholeja ovat esimerkik-
si 2-metoksietancoli, 2-({2-etoksietoksi)etancli, 2-{2-butock-
sietbksi)etanoli jne.

Sellaisilla kaavan II mukaisilla alkoheoleilla, jois-
sa m on 2, on yhdistyneend hyvd ihonpenetraatiokyky ja
suhteellisen korkea leimahduspiste, joten niiden turvalli-
suusmarginaali on hyvd ja ne ovat erityisen edullisia ndis-
td alkoholeista.

Erinomaisen levityskykynsd ja poisto-ominaisuuksi-
ensa vuoksi kaikkein edullisin alkoholi on 2-(2-butoksietok-
si)etanoli.

- Kaavan II mukaisen alkocholin tai alkoholien midrd
koostumuksessa voi vaihdella suhteellisen laajoissa rajois-
sa, so. vdliaine vol sisdltdid sita 50 - 100 paino-%. On
kuitenkin havaittu, ettd ihon taipumus drsyyntyd vihenee
tdmdn alkoholin (tai alkoholien} pitoisuuden kasvaessa.
Tdstd syystd koostumukset, joissa vdliaine sisdltaa va-
hintddn 80 paino-% yhtd tal useampaa kaavan II mukaista al-
koholia, ovat edullisia.

Erityisen edullisia ovat koostumukset, joissa vidli-
aine koostuu olennaisesti pelkdstddan yhdestd tai useam-
masta ndistd alkoholeista.

Edullisimpia_ovat koostumukset, joiden vdliaineena
on 2—{Z*butoksietoksi)etanoli.

Vaikka 1 - 30 paino-% kaavan I mukaista synteettis-

td pyretroidia sisdltdvit koostumukset ovat sellaisenaan

erittdin sopivia pddllekaato- tai pddllekastomenetelmdidn,

niin ndmd koostumukset veoivat lisdksi sisdltd33 vihiisgii
médirid erilaatuisia sellaisia lisdaineita, -jotka eivit ole

olennaisesti haitallisia iholle. T#llaiset lisdaineet
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voivat helpottaa valmisteen kdyttdd eldimen iholle ja/tai
olla apuna haluttua koostumusta valmistettaessa. Seuraa-
vassa esitetddn joitakin esimerkkejd lisdaineista.

- vidhdiset md#rit alifaattisten hiilivetyjen seoksia
voivat alentaa koostumuksen pintajénnitystd ja seilai?.
sina estdd koostumuken liiallista tarttumista karvoihin ja
helpottaa niiden levittadmistd iholle, minkd seurauksena
anthelminttinen aine resorboituu paremmin ihoon.

Kdyttdmdlld mukana vdhdisid mddrid dipolaarisia
aproottisia liuottimia wvoidaan mahdeollisesti parantaa
koostumuksen imeytymisnopeutta ihoon. Sopivia dipolaari-
sia aproottisia liuottimia ovat esimerkiksi N,N-dimetyyli-
formamidi, N,N-dimetyyliasetamidi, dimetyylisulfoksidi,
N-metyyli-2-pyrrolidoni ym.

Koostumukset voivat sisdltdd myds muita lisdainei-
ta, kuten esimerkiksi sellaisia, joiden maku estdd eldinta
nuolemasta kdsitellystd eldimestd pols koostumusta, pig-
mentteja, joiden avulla voidaan tunnistaa kdsitellyt®
eldimet djne.

Kaavan I mukaisen synteettisen pyfetroidin ja yhden
tai useamman kaavan II mukaisen alkoholin ja mahdollisten
lisaaineiden lisdksi keksinn®n mukaiset koostumukset voivat
sisdltdd myds muita farmaseuttisesti aktiivisia yhdisteitd,
kuten esimerkiksi muita insektisidisid ja/tai anthelmint-
tisid ominaisuuksia omaavia aineita. |
_ Yhdisteiden kidyttomidrid voi olla. 0,1 -~ 500 mg/kehon-
paino-kg, edullisesti 1 - 50 mg/kg. Alalla tunnetuilla
synteettisten pyretroidien kayttdmenetelmilld t&iden tdy-
dellinen tuhoaminen epdonnistuu, ja valmisteen kdyttd ta-
min keksinndn mukaisella menetelmdlls levittden valmis-
tetta tdisen eldimen pintaan huomattavalle etéisyydelle’
eldvistd tdistd tiedtddn tdysin tehottomaksi, Nyt on yl-
ldttden todettu tHysin vastakkaisesti, ettd ulkoloiset,

mukaanlukien tdit (esimerkiksi Damalinia ovis} kuolevat ja

_hdviadvit tidydellisesti lampaista ja nautakarjasta yh-

delld ainoalla el#imen selkidn tehdylld pidllekaato- tai
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pddllekastokisittelylld.

Esillid olevan keksinndn ulkocloisten tuhcamismene-
telmdd ja koostumuksia kuvataan l&dhemmin seuraavassa in
vivo suoritetussa kokeessa: |

Neljdlle kohtalaisesti tdiselle lampaalle.suori—
tettiin yksi pddllekaatokdsittely liucksella, joka sisdlsi
5 paino-% kypermetriinid 2-({2-butoksietoksi)etanolissa.

Tdi-tartunta arvioitiin 1, 2, 3, 4 ja 6,5 viikon
kuluttua. Tdi-tartunnan arvioinnit on esitetty taulukossa 1,
jossa '

+ tarkoittaa, ettd havaittiin koteloita tai tdysin

kehittyneitd t&itid,

- tarkoittaa, ettei elavid t&ditd havaittu.

Taulukossa 1 on ilmoitettu my&s kédsiteltyjen eldin-
ten kehonpaino, annos (mg/kg) Jja kokonaism&édrd, joka kdy-

tettiin lampaan selké&én.

Taulukko 1
Lammas Kehonpaino | Annos | Kokonais- Viikkoja
n:o - (kg) mg/kg | tilavuus .
' (ral) 1l j2 {314 16,5
1 37,5 10 7.5 + |+ + + -
2 - 32,5 10 6,5 i R N -
3 36 20 15 - [~ == -
4 37,5 20 15 - |- 1-1- -

Keksinnén mukaisesti kdvtettyjen vhdisteiden insekti-
sidista aktivitettia ei pidetd 100-%:isesti systeemiseni.
Vaikka osa yhdisteistd saattaa tunkeuua ihon livitse Jja
diffundoitua verivirtaan, on mahdotonta katsca loistenvas-—
taisen aktiivisuuden olevan pelkdstdin systeemistd, koska
monet ulkoloisista, kuten esimerkiksi tdit, eividt kaytd

eldimen verta ravinnokseen.
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~ tH& .vain joitakin piivid; kun-sensijaan-edelli olevat ko=—

Insektisidin jddmdmallit veressd ja kudoksissa eivdt
vastaa systeemisessé l4skinnisss saatua mallia, jossa
insektisidi levidd verivirran mukana ja jonka vaikutus kes-
keet osoittavat hidvittidmisprosessin kestdvin useita viik-
koja.

_ Keksinndén mukaisen menetelmdn kdyttdminen on monis-
sa suhteissa edullinen. Verrattuna systeemiseen antamis-

tapaan keksinndn mukaisella menetelmdlld on etuna,.ettd se

vaikuttaa paitsi verta imeviin ulkoloisiin myds sellaisiin

ulkoloisiin, jotka eivdt tarvitse eldimen verta ravinnok-

seen, kuten sellaisiin, jotka saavat ravintonsa kuclleesta

ihosta, joita ovat esim. tdit ym. Verrattuna paikalli-
seen lddkintddn esilld olevan keksinndn menetelmd on tehok-
kaampi, koska ei ole tarpeen saada insektisidi kosketuk-
siin eldimen keholla eldvien ulkoloisten kanssa.
Muita etuja ovat:

- suora kdyttd iholle on kdyttdjdn kannalta helppoa;
- yhdistettd tarvitaan vihemmdn kuin tdydellisessd upot-
tamiskastamisessa tai tdydellisessd suihkutuksessa;
- voidaan valmistaa kidyttdvalmis tuote, jota ei tarvitse
ennen k&yttdi laimentaa; |
- annosmddrdt voidaan mitata tarkasti; ja
- vyhdelld ainoalla pddllekaatokerralla saadaan tuhottua
kaikki ulkoloiset. | |

| " Vaikka edelld kuvatut menetelmdt ja koostumukset o-
vat kdyttbkelpoisia tuhottaessa téi kontrolloitaessa kaik-
kien eldinten ulkoloisia, niin ne ovat erityisen edullisia
kdsiteltdessd nautakarjaa ja lampaita.

Seuraavat esimerkit valaisevat keksintdid, mutta ei-

- vdt rajoita sen suojapiirid.

Esimerkki 1

10 g kypermetriinid ja 50 g 2-(2-butocksietoksi}eta-~
nolia sekoitetaan hyvin. Saatu seos laimennetaan 140 g:1la

2~ {2-butoksietoksi)etanoclia.
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Esimerkki 2

Noudattamalla esimexkin 1 menettelyi valmistetaan

seuraavat koostumukset:

Koostumus-1: 10 g kypermetriinié ja

2—(Zwbﬁtoksietoksi)etanolia

90 g
Koostumus 2: 25 g kypermetriinid ja

75 g 2-{2-butoksietoksi)etanolia
Koostumus 3: 30 g kypermetriinid ja

70 g 2-(2-butoksietoksi)etanclia.
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Patenttivaatimukset

1. PHidllekaato~ tai pddllekastokoostumus kdytettid-

vidksi eldinten ulkoloisten hdvittdmisen .tai kontrolloi-

.misen'ja”karp&stoukkataudin”késittelyyh,' tunnettu

siitd, ettd se sisdltdd 1 - 30 paino-% pyretroidia tai sen
stereokemiallista isomeeria, jolla on kaava.

' o
R i
C-.0-CH : (1)
3
1y ,

O
H3C CH.3 |

jossa R1 ja R2 merkitseﬁét toisistaan riippumatta fluoria,
klooria, bromia taijodia, ja R3 on vety tai syaani, neste-
vdliaineessa, joka koostuu vdhintddn. 50-%:isesti yhdestid
tai useammasta alkocholista, jolla on kaava

HO—(CHZ—CH —O)m—R (I1)

2
jossa m on kokonaisluku 1, 2. tai 3, ja R on alempi alkyyli.
2. Patenttivaatimuksen. 1 mukainen koostumus,
tunnettu siitd, ettd nestevdliaine koostuu wvdhin-
t&d8n 80 paino-%:sta yhtd tai useampaa kaavan IT mukaista

alkoholia. .

3. Patenttivaatimuksen 1l mukainen koostumus,
tunnettu siitd, ettd nestevdliaine koostuu olen-
naisesti kokonaan vhdestd tai useammasta kaavan IT mukai-
sesta alkoholista.

| 4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen piillekaato- tai
padllekastokoostumus kHytettdviksi eldinten ulkoloisten
hivittimiseen tai kontrolloimiseen ja kdrpdstoukkataudin k&-
sittelyyn, tunnet tu siité, ettd se sisdltdd 1 - 30
paino-% kypermetriihié, permetriinid, dekametriinid tai
ndiden stereokemiallisia isomeereja nestevdliaineesga, joka
koostuu vidhintddn 50-%:isesti yhdestd tai useammasta alko-

holista, jolla on kaava
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10
HO*(CHE-CHZ-O)z-R (IT-a)

jossa R on alempi alkyyli.
5. _Patenttivaatimuksen .4 mukainen koostumus, -

tunnetu siitd, ettd nesteviliaine koostuu vihin-
tddn 80 paino-%:sta yhtd tai useampaa kaavan II-a mukaista
alkoholia.

6, Patenttivaatimuksen 4 mukainen koostumus,
tunnettu siitd, ettd nestevdliaine koostuu olen-~
naisesti kokonaan vhdestd tai useammasta kaavan II-a mukai-
sesta alkoholista.

7. Patenttivaatimuksen 1 mukainen pdidllekaato- tai

pddllekastokoostumus kdytettdvdksi eldinten ulkoloisten

havittdmiseen tai kontrolloimiseen ja kdrpdstoukkataudin
kdsittelyyn, tunnet tu siitd, ettd se sisdltdd

1 - 30 paino-% kypermetriiniid, permetriinid tai dekamet-
riiniid, edullisesti kypermetriinid, tai ndiden stereokemi-
allisia isomeereja nestevdliaineessa, joka koostuu vidhintdin
50 paino-%:sta 2-(2-butoksietoksi)etanolia.

8. Patenttivaatimuksen 7 mukainen koostumus,
tunnet tu siitd, ettd nestevdliaine sisdltdd vi-
hintdidn 80 paino-% 2-{2-butoksietoksi)etanolia. '

9. Patenttivaatiﬁuksen 7 mukainen koostunus,
tunnettu siitd, ettd nestevdliaine koostuu olennai-

sesti kokonaan 2-(2-butoksietoksiletanclista.
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Patentkrav

1. Pagjutnings- eller lckalt anbringbar komposition

—__fbr utrotnlng eller kontroll av ektopara51ter och my1a51s

hos djur, k a nneteckn a d darav, att kOmpOSltan

omfattar 1 - 30 v1kt% av en pyretroid med formeln

O

R__ I )
C=CH C-0O-CH (D)
Xd ' 3 L

l ) )
0
. HyecH, =/

vari Rl och R2 oberoende av varandra dr fluor, klor, brom
eller jod och R3 dr vdte eller cyano, '

eller en stereckemisk . .iscmer form ddrav, i ett vitskemedium,
varvid det ndmnda mediet omfattar adtminstone 50 % av ett
l&sningsmedel som bestdr av en eller flera alkoholer med

formeln
HO-(CHz-CH2"O)m-R (II)

vari m 4r heltalet 1, 2 eller 3; och R &dr ldgre alkyl.

2. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt patentkravet 1, k E&nnetecknad dirav,
att det nd&mnda mediet omfattar atminstone 80 vikt% av en
eller flera alkoholer med formeln (II) enligt definitionen
i patentkravet 1.

3. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt patentkravet 1 , k @&nnetecknad dirav,
att det ndmnda mediet visentligen bestdr av en eller flera
alkoholer med formeln (II) enligt definitionen i patent-
kravet 1.

4. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt.patentkravet 1 fér'utrotning eller kontroll av ekto-

parasiter och myiasis hos djur, kdnnetecknad
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ddrav, att kompositionen omfattar 1 - 30 vikt% av cypermet-

rin, permetrin, dekametrin eller en stereokemisk isomer

form didrav i ett vitskemedium, varvid det ndmnda mediet

omfattar atminsteme 50 vikt% av en eller flera alkoholer med

HO*(CHE—CHZ—O)Z—R (II-a)

vari R d8r en l&igre alkylradikal.

5. PAgjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt patentkravet 4, k @& nnetecknad dérav,
att det nimnda mediet omfattar Atminstone 80 vikt% av en
eller flera alkcholer med formeln (Ii—a) enligt definitio—
nen i patentkravét 4,

6. Pagjutnings- eller lok@lt anbringbar komposition
enligt patentkravet 4, k @&nnetecknad dirav, att
det ndmnda mediet vdsentligen bestir av en eller flera
alkocholer med formeln (II-a) enligt definitionen i
patentkravet 4.

7. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt patentkravet 1 f6r utrotning eller kontrell av
ektoparasiter och myiaéis hos djur, k &nnetecknad

ddrav, att kompositionen omfattar 1 - 30 vikt% av cypermet-

- rin, permetrin,eller dekametrin, fo&retrddesvis cypermetrin,

eller en stereckemisk isomer form ddrav i ett vitskemedium,
varvid det ndmnda mediet omfattar &tminstone 50 vikt% av
2- (2-butoxietoxi)etanol. |

_ 8. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition
enligt patentkravet 7, k & nne tecknad ddrav, att
det nimnda mediet omfattar Atminstone 80 vikt% av
2= {2=-butoxietoxi}etanol.

9. Pagjutnings- eller lokalt anbringbar komposition

enligt patentkravet 7, k 4 nnetecknad dirav, att

det nidmnda mediet vdsentligen bestédr av 2-(2-butoxietoxi)eta-

. nol.
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