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MEMORIA DESCRIPTIVA
que se presenta pare unir a la solicitud
de
PATENTE DE INVENCION
formulada el 14 de Abril de 1.966, con el nimero 325.540
en
EsPAfA
por VEINTE ahos
a nombre de FISONS PEST CONTROL LIMITED, entidad britani-
ca, establecida en Harston, Cambridgeshire, Inglaterra,
por:
YPROCEDIMIENTO PARA PREPARAR IMIDAZOPIRIDINAS SUSTITUIDAS"

La presente invencién se refiere a ciertas imi-
dagopiridinas sustitufdas que han resultado tener activi-
dad fisiolbgica, a su preparacidén, y a composiciones agri
colas, y de otros tipos, que las contienen. Las imidazopi
ridinas sustituidas, tal como se describen a continuacidn,
son activas en muchos campos, y estos compuestos son ex-
cepcionalmente activos como herbicidas.

Por tanto, la presente invencibén se refiere a
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imidazopiridinas sustituidas, de férmula:

™
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donde uno de los grupos Zl, 22, 25 ¥ Z4 es un Atomo de
nitrbégeno, y los otros tres grupos son CR2, CR3 Yy CR“,
respectivamente, donde R' es hidrdgeno, alcohilo (por
ejemplo de 1 a 4 Atomos de carbono, tal como metilo o
etilo), alcohilo sustituido (por ejemplo bencilo o cloro-
bencilo, arilo o arilo sustitufdo (por ejemplo c¢lorofeni-
lo), -CYZR’ o -COR5, donde Y y Z son oxigeno o azufre, y
donde R5 es alcohilo (por ejemplo de 1 a 6 Atomos de car-
bono, tal como metilo, etilo o propilo), alcohilo susti-
tufdo (por ejemplo clorometilo o bromoetilo), arilo (por
ejemplo fenilo o naftilo), o arilo sustituido (por ejem-
plo tolilo o xililo), y donde Rz, i y ®* son iguales o
distintos, y se eligen del grupo que comprende hidrdgeno,
alcohilo (por ejemplo de 1 a 6 Atomos de carbono, tal co-
mo metilo, etilo o propilo), hidroxi, alcoxi (por ejemplo
metoxi, etoxi o butoxi), alcoxi sustitufdo, ariloxi (por
ejemplo fenoxi) o ariloxi sustitufdo (por ejemplo clorofe
noxi), nitro, halbgeno (por ejemplo cloro, bromo o fluoro),
seudohaldgeno (por ejemplo ciano, tiociano, isotiociano o
azido), alcohilo sustitufdo (por ejemplo trifluorometilo,

clorometilo, bromometilo, triclorometilo, hidroximetilo,

2-cloroetilo, 2-hidroxietilo, o 2-metoxietilo), carboxi,
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§ster carboxi, carboxiamida, carboxiamida N-sustituida o

disustitufdae, smino o amino mono- o disustituido (por
ejemplo metilamino, dimetilamino, acetilamino, trifluoro-
acetilamino, bencenosulfonamido, p-toluénsulfonamido, me-
tanosulfonamido), tiol, alcohiltiol, y sus derivadns cxi-
genados (por ejemplo -508° o -802R6, donde R° es alcohilo),
fcido sulfénico y sus ésteres y amidas, y amidas sustitqi
das (por ejemplo fenilsulfamilo, etilsulfamilo, cloroetil
sulfamilo), y un anillo heterocfclico unido al sistema de
imidazopiridina por un &tomo de nitrégeno, y donde X es
trifluorometilo o pentafluoroetilo, o una sal o derivado
funcional de dicha imidazopiridina, cuando existe. Segin
una realizacidn de la invencidn, 7% o5 el &btomo de nitrd-
geno. _

Ias sales de las imidazopiridinas sustituidas,
abarcadas por la presente invencibn, donde Rl es hidrbge-
no, pueden comprender sales ambnicas, sales metdlicas ta-
les como, por ejemplo, sales de sodio, potasio, calcio,
cinc, cobre y magnesio, sales de amina tales como, por
ejemplo, metilamina, etilamina, dimetilamina, trietilami-
na, etenolamina, trietanolamina y bencilamina. Segin una
realizacién preferida, las sales son sales de metal alca-
lino. Generalmente, las sales de metal alcalino son sbli-
dos cristalinos, fécilmente solubles en agua.

Las sales se pueden preparar haciendo reaccio-.
nar la imidazopiridina en solucidn o suspensidén acuosa, ©
acuosa y de disolvente orgénico, con un compuesto alcali~-
no del metal, tal como el hidréxido, o con la amina, se-
gin sea adecuado. Las gsales metdlicas se pueden preparar

también por metdtesis, por ejemplo enbtre la sal de mebal
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alcalino de la imidazopiridina y una sal del metal. Algu-
nas de las imidazopiridinas son también bdsicas, y pueden
formar sales con 4cidos fuertes tales como el 4cido clorhi
drico.

Las imidazopiridirnas forman también sales de
amonio cuaternario, que también estén abarcadas en la pre
sente invencidn.

Entre los derivados funcionales de las imidazo-
piridinas sustituifdas que se pueden mencionar se incluyen
los N-bxidos,

Una reslizacién preferida de la invencidn se re

fiere a imidazopiridinas de férmula:

qu
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donde B*Y es hidrdgeno o ~COOR™? (donde RYD og alcohilo,

por ejemplo de 1 a 6 &tomos de carbono, tal como metilo,

12, RS ¥y pl4 son hidrbdgeno, slcohilo

etilo o fenilo), Y R
(por ejemplo de 1 a 6 &tomos de carbono, tal como metilo,
etilo o butilo) o haldgeno (por ejemplo cloro, bromo o
fluor).

Segln una realizacién especialmente preferida

de la invencidén, la imidazopiridina es la 6-cloro~2-tri-
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fluorometilimidazo-(4,5b)~piridina, o su derivado 1-(3)-fe
noxicarbonilico.

La presente invencidén se refiere también a una
composicidn fisioldgicamente activa, y particularmente a
una composicidén herbicida, que contiene como componente
activo una imidazopiridine sustituida tal como se ha iden
tificado entes. La composicidn fisioldgicamente activa
contiene también, para mayor conveniencia, al menos un ma
terial elegido del grupo que comprende vehiculos, agentes
humectantes, diluyentes y disolventes inertes.

La presente invencidén se refiere también al tra
tamiento de plantas, suelo, tierra o 4reas acudticas, o
de materiales, el cual comprender aplicar sobre o a 1os
mismos una composicibén fisioldgicamente activa tal como
se ha identificado antes. Los compuestos y composiciones
segln la presente invencién son adecuados para controlar
o0 reprimir organismos perjudiciales.

Las imidazopiridinas sustituidas segin la presen
te invencidn poseen generalmente actividad fisioldgica.
Estos compuestos son dtiles principalmente como herbicidas,
pero también encuentran uso como insecticidas, destructo-
res de moluscos, o fungicidas. Por tanto, algunos de los
compuestos presentan actividad contra las moscas domésti-
cas, mosquitos y &caros ardcnidos.

Las imidazopiridinas sustituldas han resultado
ser particularmente valiosas como herbicidas selectivos pa
ra uso de pre-emergencia o antes del brote, y también son
utiles para uso de post-emergencia o después del brote.

En algunas cosechas, el uso de pre-emergencia es de vital

importancia. Los compuestos se pueden usar también como

-5«
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destructores totales de malas hierbas.

Tas imidazopiridinas sustituidas segln la pre-
sente invencién se pueden preparar haciendo reaccionar
una 2,3-dieminopiridina o una 3,4-diaminopiridina con dei
do trifluoroacdtico o &cido pentafluoropropibémico, o sus
derivados funcionales, tales como los cloruros de dcido o
las amidas.

Esta reaccidén se puede representar por la si-
guiente férmula general, que, para mayor conveniencia, se

expresa con el &cido trifluorcacético.

\Z' .
VA
za/ \G—NH 74N
2 + OF,000 = 2 0 — N
|3 I ‘ I ¢ — or;
z ¢ — N z° ¢ — 1"
N p” '

Como alternativa, una sal de la diamina, de f£ér

mula:

V4 Z'\
72 ¢ —— NH,
Ll
77 ¢ ——— NHR!
N

se hace reaccionar con un #cido trihaldgenoacético, o un
derivado funcional del mismo, en un medio de un haluro

fcido inorgénico. El haluro inorgénico puede ser cual-

-6 -
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quier haluro inorgénico liquido, tal como oxicloruro de
fésforo, tricloruro de fésforo, cloruro de tionilo, y si-
milares. Se prefiere usar oxicloruro de fésforo. Para ma-
yor conveniencia, los reacclonantes se tratan juntos a re
flujo. Cuando el producto es un derivado de triclorometi-
lo, éste se convierte fécilmente en el correspondiente de
rivado de trifluorometilo, por tratamisnto con un fluoru-
ro metdlico tal como fluoruro de antimonio.

Las imidazopiridinas sustituldas segin la pre-
sente invencidn, donde Rl es el grupo -COORB, se pueden
preparar haclendo reaccionar el compuesto correspondiente
en el que R1 es hidrdgeno, con un cloroformato R5OCOCl, en
presencia de una base tal como trietilamina. Como alterns
tiva, estas imidagopiridinas sustituidas se pueden prepa-
rar haciendo reaccionar una sal de metal alcalino del de-
rivado de imidazopiridina correspondiente, con un cloro-
formato.

En el caso de que uno de los grupos RE, R3 o} R4
sea carboxi, el compuesto se puede preparar conveniente-
mente por oxidacidn del correspondiente compuesto en el

2, B2 o RV es metilo, por oxidacidn, por ejemplo con

que R
permanganato potésico.

Muchas de las sales de las imidazopiridinas sus
tituidas, abarcadas en la invencidn, son solubles en agua,
y éstas se pueden usar en composiciones fisioldgicamente '
activas, por ejemplo en composiciones herbicidas, como
soluciones acuosas con o sin agentes humectantes o dis-
persantes, disolventes orgénicos, adhesivos y similares,

que se incorporan corrientemente en las pulverizaciones

para fines agricolas y similares. Sin embargo, generalmen
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te se prefiere usar las sales de las imidazopiridinas sus
titufdas, posiblemente en asociacidén con un agente humec-—
tante.

8i se desea, las imidazopiridinas sustituidas,
o sus sales, se pueden disolver en disolventes inmisci-
bles con el agua, tales como, por ejemplo, un hidrocarbu-
ro de alto punto de ebullicidn, convenientemente que con-
tenga agentes emulsificantes disueltos, de manera que &ac-
the como aceite asutoemulsificable, al ser afadido al
agua.

Ias imidezopiridinas sustitufdas, o sus sales,
se pueden mezclar también con un agente humectante, con
o sin un diluyente inerte, para formar un polvo humedeci-
ble que es soluble o dispersable en agua, 0 Se pueden mez
clar con el diluyente inerte para formar un producto 861i
do o pulverulento.

Entre los diluyentes inertes con 1os-que las
imidazopiridinas sustituidss, y sus sales, se pueden in-
corporar, se incluyen los medios inertes sblidos, compren
diendo materiales sblidos en polvo o divididos, por ejem-
plo arcillas, talco, mica, abonos y similares, compren-
diendo tales productos un polvo, o materiales de mayor ta
mafio de particula.

Lios agentes humectantes usados pueden compren-
der compuestos aniénicos, tales como, por ejemplo, jabo-
nes, &steres de sulfato grasos tales como sulfato de dode
cil-godio, sulfato de octadecil-sodio y sulfato de cetil-
-sodio, sulfonatos aromfticos grasos tales como alcohil-
bencenosulfonatos o butilnaftalenosulfonatos, sulfonatos

grasos més complicados, tales como el producto de conden-

-8 -
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gacién amfdica del &cido oleico y la N-metiltaurina, o

el sulfonato sbédico del succinato de dioctilo.

Los agentes humectantes pueden comprender tem-
bién agentes humectantes no ibénicos, tales como, por ejem
plo, los productos de condensacién de &cidos grascs, alco
holes grasos o fenoles sustitufdos grasos, con bxido de
etileno, o ésteres y éteres grasos de azlcares y alcoho-
les polivalentes, o los productos obtenidos a partir de
estos Gltimos, por condensacién con bxido de etileno, o
los productos conocidos como copolimeros de bloque de oxi
do de etileno y &xido de propileno. Los agentes humectan-
tes pueden comprender también agentes catibnicos, tales
como, por ejemplo bromuro de cetiltrimetilamonio, y simi-
lares.

Las composiciones fisioldégicamente activas se-
gin la presente invencidén pueden contener, ademds de las
imidazopiridinas gsustituidas o sus sales, otros materia-
les fisiolégicamente activos tales como herbicidas, insec
ticidas, fungicidas y destructores de moluscos, Se ha ha-
llado que se obtienen ventajas particulares con las mez-
clas con otros herbicidas.

Por tanto, otra realizacidén de la presente in-
venciédn se refiere a una composicién herbicida que com-
prende una mezcla de la imidazopiridina sustituida, tal
como se ha identificado antes, con un segundo herbicida.

El segundo herbicida puede ser, por ejemplo un
Scido fenoxialifético, o una urea sustituifda, o una tria-
zina. Respecto a las composiciones herbicidas selectivas
para uso de post-emergencia, el segundo herbicida es con-

venientemente un &cido fenoxialifético sustitufdo; respec

-9 -
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to a las composiciones herbicidas selectivas para uso de

pre-emergencia, el segundo herbicida es convenientemente
una triazina o urea sustituida.

En tales mezclas, el &cido fenoxialifétizo com-
prende generalmente un &cido fenoxialifético alcohil y/o
haldgeno-sustituido, y sus sales, por ejemplo sales de mg
tal alcalino, de amina, y de alcanolamina, y sus deriva-
dos funcionales, por ejemplo ésteres y amidas. Estocs com~
puestos pueden tener tal actividad que se reconozcan como
herbicidas comerciales, o pueden tener solo una ligera ac
tividad herbicida. Entre los ejemplos de 4cidos fenoxiali
féticos sustituldos que se pueden mencionar se incliuyen
el 4cido 2,4-diclorofenoxiacético, Acido 2-metil-4-cloro-~
fenoxiacético, &cido 2,4,5-triclorofenoxiacético, &cido
gamma~2,4~diclorofenoxibutirico, &cido gamma-2-metil-4-clo
rofenoxibutirico, &cido alfa—?-metil-#—clorofenpxipropié-
nico.

En tales mezclas, la urea sustitulda comprende
generalmente una urea tri- o tetrasustituida, tal como
N'-p-clorofenil-N,N'-dimetilurea, N-butil-N*t-(3,4-diclo-
rofenil)-N-metilurea, N'-p-clorofenil-0,N,N-trimetilisourea,
N*-p-clorofenil-N-metoxi-N-metilurea, N,N-dimetil-N?-feni
lurea.

En tales mezclas, el herbicida de triazina com=

prende generalmente un compuesto de férmula:

- 10 -
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donde X es un haldgeno, grupo OY o grupo SY, donde Y es

10 gon hidrégeno o al-

un grupo alcohilo, y R7, R8, R9 TR
cohilo, tal como 2-cloro~4,6-bisetilamino-l,3,5-triazina
0 2=-cloro~6~etilamino~4-igopropilamino-l1,%,5-triazina.

Otra realizacién de la invencidn comprende un
procedimiento para el control de malas hierbas, que com-
prende el usco de una mezcla de una imidazopiridina susti-
tulda y un segundo herbicida.

La relacidén entre imidazopiridina sustituida y
el segundo herbicida puede variar en amplio intervalo, se
gin los compuestos concretos implicados, y el uso a que
se destinen. En general, la relacidn entre imidazopiridi-
na sustitufda y segundo herbicida estd comprendida entre
1:0,1 y 1:15.

Estas mezclas tienen un valor particular en el
control de malas hierbas, y pueden ser mds eficaces y eco
némicas que los componentes, usados por si solos. En algu
nos ¢asos se observa sinergismo.

Los siguientes ejemplos se presentan para ilus-
trar la presente Iinvencién. Las partes y tantos por cien-

to son en peso, salvo que se indique otra cosa.

- 11 -
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Ejemplo 1

Una solucién de 2,3-diaminipiridina (10 partes)
en &cido trifluorocacético (50 partes) se tratd a reflujo
durante 6 horas, se enfrid, y se vertid en agua helada,
v se afiadid el &lcali suficiente para precipitar un séli-
do pardo. El sblido se separd por filtracidn y se sech,
luego se calentd por encima de su punto de fusidn, de
1502C, durante 15 min, tras lo cual tuvo lugar la resolidi
ficacidn. El producto se lavd con agua y se secd, produ-
ciendo 2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridina (4,9 par-
tes), como sdlido cristalino blanco, que sublima a 2459C.
Andlisis.~- Calec. para C7H4F3N3: C, 44,9%; H, 2,16;

N, 22,46%
Hallado: C, 44,78; H, 2,45:; N, 22,21%

Ejemplos 2 a 11

Usando métodos andlogos a los descritos en el

Ejemplo 1, se prepararon las siguientes imidazo-(4,5b)-

piridinas:

2. 6-cloro-2~trifluorometilimidazo~(4,5b)-piridina, séli-
do cristalino blanco, p.f. de 304 a 3052C.

3, 6-bromo-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridina, sbéli-
do de color de ante, p.f. de 306 a 3082C.

4, 6-bromo-5-metil-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridi-
na, sélido naranja pdlido, que sublima a 2609°C.

5. 6-¢loro-5-metil-2-trifluorometilimidazo~(4,5b)-piridi-
na, sb6lido blanco, p.f. de 2329C.

6. 7-metil-2-trifluorometilimidazo=-(4,5b)=-piridina, cris-
tales de color crema, p.f. de 226 a 2282C.

7. 6-nitro=-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridina, cris-

- 12 -
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tales de color crema, p.f. de 256 a 258eC.
8. 6—bromo—7—metil-2—trifluorometilimidazo-(4,5b)—piridi-
na, agujas incoloras, p.f. de 243 a 2442C,
9. 6—bromo—5,7-dimetil-2-trifluorometilimidazo-(4,Eh)-pi—
ridina, agujas blancas, p.f. de 212 a 2139C. e
10. 7—metil—6-—nitro-2-trii‘luorometilimidazo-(4,Sb):p“:'éridj._
na, agujes amarillas, p.f. de 179 a 1829C.
11. l-(§)-(2,3)—diclorofenil)-6-nitro-2-trifluoroimidazo—
(4,5b)-piridina, placas de color crema, p.f. Go 171 a
1728C. e

Ejemplo 12

Se traté a reflujo durante 16 horas una solu-
cién de 3,4-diamino-5-nitropiridina (5,0 partes) en dcido
trifluorcacético (38 partes). Después se enfrid la mezcla,
v el exceso de &cido se gepard por destilacién a vacio.
Luego se disolvidé el residuo aceitoso en agua, y se neu-
tralizé parcialmente con &lcali. Se formé un precipitado
emarillo pélido que se separd por filtracibén, se recrista
1iz6 con agua, se gecd a 802C durante 6 horas, para sepa-
rar ol agua de cristalizacién, formando 3,2 partes de
7-nitro—2-trifluorometilimidazo-(4,Sc)-piridina, p.f. de
177 a 1792C.

Andlisis.=- Calc. para C7H3F3N402: ¢, 35,95; H, 1,50;
N, 24,10%
Hallado: C, 36,22; H, 1,30; N, 24 ,12%.

Ejemplo 13

A una solucidn de 6-bromo~5-metil-2-trifluoro-

metilimidazo-(#4,5b)-piridina (4,0 partes) y carbonato po-

- 13 -
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tésico (2,0 partes) en ascetona seca (40 partes), se afia-
dibé, con agitacibn, una solucidn de cloroformato de etilo
(1,55 partes) en acetona seca (12 partes). La solucidn se
dejbé reposar durante 2 horas, se filtrd, y se separd el
disolvente a vacfo, dando un sbélido cristalino narﬁnja.
Ta recristalizacidén con &ter de petrdleo de 40/602 dio
6-bromo-l-(3)-etoxicarbonil—s-metil-a-trifluorometiiimi-
dazo-(4,5b)-piridina (3,7 partes, rendimiento del 7i%);
p.f., 65 a 709C.
Anflisis.- Cale. para CllH9BrF3N302: c, 37,52; H, 2,583
Br, 22,70; N, 11,93%
Hallado: C, 37,75; H, 2,70; Br, 22,85; N, 11,85%

Ejemplos 14 a 20

Usando métodos andlogos al descrito en el Ejem-
plo 13, se prepararon los siguientes derivados.l-(3)-car-
boxi de imidazo=-(4,5b)-piridina:

14, 6-cloro-1-(3)-etoxicarbonil~2-trifluorometilinidazo-
(4,5b)-piridina, cristales amarillos palidos, p.f. de
123 a 1242C.

15. 6-cloro~l-(3)-fenoxicarbonil-2-trifluorometilimidazo~
(4,5b)-piridina, cristales rojos pAdlidos, p.f. de 83
a 84eC,

16. 6-bromo-l-(3)-etoxicarbonil-2-triflurometilimidazo-
(4#,5b)~-piridina, cristales pardos, p.f. igual a 1632C.

17. 6-bromo-l-(3)-fenoxicarbonil-2-trifluorometilimidazo-
(4,5b)-piridina, p.f. igual a 872C.

18, 6-¢cloro-l-(3)~isopropoxicarbonil-2-trifluorometilini-
dazo-(4,5b)-piridina, sblido blanco, p.f. de 72 a
759C.

- 14 -
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19. 5~cloro-6-metil-l-(3)-isopropoxicarbonil-2-trifluoro-

metilimidazo-(4,5b)=-piridina, agujas blancas, p.f. de
98 & 992C.

20. 6-cloro-1-(3)=(2'=cloroetoxicarbonil-2-trifluororeti-
limidazo-(4,5b)-piridina, agujas incoloras, p.f. de
114 a 11692C,

Ejemplo 21

A una solucidn caliente de 6-bromo-5-metil-2-
trifluorometilimidazo(4,5b)-piridina (10 partes) y carbo
nato sédico (7,5 partes) en agua (400 partes), se afladid
graduslmente permanganato potésico (14 partes) en agua
(400 partes). La solucibén resultante se hirvid a reflujo
durante 2 horas, se enfrid y se filtrd. El filtrado se
evapord hasta 1/3 de su volumen, y se acidificé para pre-
cipitar 6-bromo-5-carboxi-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-
piridina en forma de sdlido blanco fino. Este sblido se se
pard por filtracién, se secd y se recristalizd, producien
do 7,1 partes (63%) de 6-bromo-5-carboxi-2-trifluorometi-
limidazo-(4,5b)-piridina pura, que se sublimbé a 2652C,

Ejemplo 22

Se cultivaron mostaza, linaza, alforfén y remo~
lacha azucarers. en compuesto John Innes n® 1 para tiestos,
en bandejas de aluminio (19 x 9,5 x 5 cm). Cuando las
planteas tuvieron de 2 a 5 hojas verdaderas, se pulveriza-
ron sobre ellas suspensiones acuosgas de cada uno de los
compuestos indicados a continuacidén, en cantidades corres
pondientes a 11,2, 5,6, 2,8 y 1,4 kg/Ha de ingrediente ac

tivo, en 363 litros de suspensidn. La suspensidn contenia

- 15 -



0,5% del agente humectante comercial Lissapol NX. Después
de 7 dias en una sala de ambiente controlado, a 222C, con
14 horas/dfa de iluminacidn de 8608 lux, y humedad relati
va de 75 a 90%, se determind visualmente el efecto herbi-
cida en las plantas. Los resultados se tabulan a conbtinua
¢ibén; 100 indica la destruccidn total de la planta, ¥ O

indica que no hubo efecto herbicida.
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Ejemplo 23

Se sembraron en tiestos semillas de diversas
especies, y después de 4 df{as se pulverizd 6-cloro-2-tri-
fluorometilimidazo-(4,5b)-piridina, a diversas concentra-
ciones. Luego se regaron mucho todos los tiestos. Un nes
més tarde, en muestras al azar, se determind el tanto por
ciento de reduccidn de crecimiento (nlmero y tamafio, com-
binados), para dar un valor LDSO’ en kg/Ha, del compuesto
para cada especie. Los resultados se indican en la si-

guiente tabla

Especies 2250
Maiz 6,7
Soja 2,8
Setaria 0,3
Hierbe negra < 0,3
Manzsnilla loca <<0,07
Mostaza < 0,07
Pamplina < 0,07

Ejemplo 24

Se prepard una solucidn de la sal sbdica de
6~cloro-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridina, mezclan-
do 25% en peso/volumen de 6-cloro-2-trifluorometilimidazo
-(4,5b)-piridina y 4,61% en peso/volumen de hidrbxido sb-
dico, afiadiendo agua hasta 100 partes.

Este concentrado se diluyd con agua y se usd pa
ra pulverizacidn de pre-emergencia en cosechas de cerea-
les. Se obtuvo un control muy satisfactorio de las malas

hierbas.
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Se prepard una formulacidén de polvo humedecible,
como sigue:
6-cloro=-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-piridina 25 partes
2-cloro-4,6-bis-(etilamino)-1,3,5-triazina 25 pertes
Producto de condensacién de alcohol dodec{li-

co con 4 moles de 6xido de etileno, conocido

como Serfal TLA-40 1 parte
Sal sbdica de resina de cresol sulfonado/formal

dehido, conocida como Diapol PT 5 partes
Caolin 44 partes

Esta formulacidén se suspendid en agua y ce a-—
plicé a las vias del ferrocarril. Se obtuvo un control

total de las malas hierbas.

Ejemplo 26

Se prepard una solucidn acuosa que contenia 5%
de sal sbdica de 6-cloro-2-trifluorometilimidazo-(4,5b)-
piridina y 20% de sal sbdica de écido 2-metil-4-clorofe~
noxiacético.

Esta solucién se diluyd con agua y se usd para
pulverizacidn de post-emergencia en cosechas de cereales.
Se obtuvo excelente control de malas hierbas.

La presente solicitud que corresponde a la pre-
sentada en Gran Bretaia, el 15 de Abril de 1.965, bajo el
nimero 16.149/65 y 17 de Marzo de 1.966, ntmero 11847/66,
se acoge a los beneficios del articulo 51 del vigente Es-

tatuto sobre Propiedad Industrial.

- 19 -



10

15

20

25

N O T A

Los puntos de invencién propia y nueva que se
presentan para que sean objeto de esta solicitud de Paten
te de Invencibén en Espafia, por VEINTE afios, son los si-
guientes:

1.~ Procedimiento para preparar imidazopiridi-
nas sustituidas que comprende hacer reaccionar la coxrres-
pondiente 2,3-diaminopiridina o 3,4-dieminopiridina susti
tuida con &cido trifluoroacético o cido pentafluormoacéti
co, o sug derivados funcionales.

2.- Procedimiento para preparar las imidazopiri
dinas segln el punto 1, que comprende hacer reaccionar
una sal de la correspondiente 2,3-diaminopiridina o 3,4-
diaminopiridina sustitufda con un Acido trifluorocacético
o un derivado funcional del mismo, en un medio de haluro
de &cido inorgénico.

3,- Procedimiento para preparar imidazopiridi-
nas segin el punto 1, que comprende hacer reaccionar una
sal de la correspondiente 2,3-diaminopiridina o 3,4-diami
nopiridina sustitufda con un dcido trihalbgenoacético dis
tinto del Acido trifluorocacético, o con un derivado fun-
cionsl del mismo, en un medio de haluro de &cido inorgéqi
co, y convertir el derivado de trihalometilo formado en
el correspondiente derivado de trifluorometilo, por trata
miento con un fluoruro metélico.

4.~ Procedimiento para preparar las imidazopiri

- 20 -
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dinas segin el punto 1, que estin sustituidas por el gru-
po ~COOR? en posicidn 1 6 3, el cual comprende tratar el
compuesto correspondiente que tiene H o un metal alcalino
en la posicidén 1 & 3, con un cloroformato. '

5.- Procedimiento para preparar imidazopiridinas

sustituidas, que tienen la férmula:

/Z \

|22 C— N
I Se—x

72 ¢

N\

\ /

—— N
L

donde uno de los grupos Zl, Z2, z? y 7% o5 wn &tomo de ni
trégeno, y los otros tres grupos son CR2, CR3 Yy CR4, res-
pectivamente, donde R' es hidrégeno, alcohilo, alcohilo
sustituido, arilo o arilo sustituido, ~CYZR? o -CORB, don
de Y y Z son oxigeno o azufre, y donde R5 es alcohilo, al
cohilo sustituido, arilo o arilo sustituido, y donde Re,
35 ¥y R4 gon iguales o distintos, y se eligen del grupo
que comprende hidrdgeno, alcchilo, hidroxi, alcoxi, alco-
xi sustituido, ariloxi, ariloxi sustituido, nitro, haldge
no, seudohalbdgeno, alcohilo sustituido, carboxi, éster
carboxi, carboxiamida, carboxiamide N-sustituida o disus-
tituida, amino o amino mono- o disustituido, tiol, alco—'
hiltiol, y sus derivados oxigenados, écido sulfbnico y
sus ésteres y amidas, amidas sustituidas, y un anillo he-

terociclico unido al sistema de imidazopiridina por un

4tomo de nitrdgeno, y donde X es trifluorometilo o penta-
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fluoroetilo, o una sal o derivado funcional de dicha imi-~
dazopiridina.

6.~ Procedimiento segin el punto 5, donde gt
es un atomo de nifrégeno.

7.~ Procedimiento para preparar imidazopiridi

nas sustituidas, que tienen la formula:

— I

(S

[@Jp—~——— @]

N
~

ot

¥
'll
N R

donde Rll es hidrdgeno, o —COOR15, donde R15 es alcohllo
o fenilo, ¥ Rlz, ptd vy ¥ son iguales o disbintos, ¥ se
eligen de entre hidrdgeno, alcohilo y haldgeno, y sales ¥
derivados funcionales de la misma.

8.~ Procedimiento para preparar imidazopiridi
nas sustituidas.

Tal y como se ha descrito en la Memoria gque

antecede y para los fines que se han especificado.
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Esta Memoria consta de veintitrés hojas escri-

tas a miquina por una sola cara.

Madrid, F.. 1 FEB. I\SBT’

- 2% -



	Bibliographic data
	Description
	Claims



