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i PATENTE
] DE
INVENCION
por "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE LAS MATERTAS AC-
TIVAS PARA AGENTES BIOCIDASY, a favor de la firma suiza
CIBA SOCIETE ANONYME, residente en BASILEA (Suiza).

MEMORIA DESCRIPTIVA

Este invento se refiere a agentes bilocidas que

contienen, como materia activa, a lo menos un compuesto

de la férmule general

F3G-Q.NH-?\-A—(B>n
X (1)

Y
en la que
Y significa hidrdgeno, fluor, cloro, bromo o
J yodo,
A X significa oxigeno o azufre,

A significa oxigeno o azufre,
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B significa un radical de hidrocarburo orgénico,

€n cuyo caso n = 1,

0 bien
A significa ox{geno,

. . ) . P / -
Significa lg agrupacion —N:C\\: €n cuyo caso
n=1;

0 bien
A slgnifica un grupo amf{nico, substitufdo o in-

substituido, en cuyo caso n = 0,
asi como, eventualmente, uno o mds todavia de los aditi~
vos sigulentes: disolventes, dispersantes, emulgentes,
humectantes, fijadores, eéspesantes y asimismo, ademés,

otros agentes biocidas conocidos.

Les materias definidas por la fdrmula (I) cons-
tituyen por lo tanto;
a)  carbamatos
b)  ureas

o a) oximocarbamatos,

+

En el caso a), el radical B puede ser un radical
alifdtico, aralifdtico, aromdtico o heterociclico, satu-
rado o insaturado y, eventualments, substitufdo. Asf,

B puede representan, por ejemplo, un radical alquflioo
simple, como metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo
© &lilo, o bien un radical alifédtico insaturado, como

alilo, butinilo, etcétera. B puede contener tambien diver-—
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sos substituyentes, como &tomos de halégeno, grupos nitro,
S . 4 e L. L
grupos aminicos substituidos, grupos cianicos, rodanicos,

carboalcoxilicos o carbonemfdicos.

Los carbamatos del subgrupo a) pueden caraciveri=-

zarse por medio de la fdrmule general

L}

P.0-” N, _NH-0-0(S)-R
3 i . 0
1 (11)

Y

en la que
X eY tienen el significado ya definido,
mientras gque
R significa un radical alifatico, aralifdtico,
aromético o heterooiclico, eventualmente subs-

. 4
tituido.

En las ureas del subgrupo b), el grupo eminico
pueds estar insubstituido o bien substitufdo por radica-
les alifgticos, aralifdticos, aromdticos o heterocfclicos.
Pero el grupo aminico puede también ser componente de un
heterociclo, esg decir, significar, por ejemplo, aciridina,
pirrolidina, piperidina, morfolina, N'-alquil~ o N'~fenil-
piperacina, acepina, piperidona, dioxopiperacina, etcétera.
Asimismo puede estar reemplazado por el grupo hidroxila-

minico (que también puede estar eterificado).

E1l subgrupo b) puede por lo tanto caracterizarse
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por medio de le férmula general

F30- @ "NH"S-IF"R_% (1IT)
IR

X e Y tienen el significado ya descrito,

en la que

R, denota hidrdgeno, el grupo hidroxilico o al=
coxilico, un grupo acilico o un grupo alifd~
tico y
R significa un grupo alifdtico aromitico o hete-
rociclico, eventualmente substitufdo;
0 en la que
By ¥ Ry, junto con el dtomo de nitrdgeno unido s ellos,
significan un heterociclo de 5 a 7 miembros,
con la condicidn de gue ambos radicales Ry
v Ry (cuando ¥ = H) no deben representar al
mismo tiempo radicales met{licos.

A los compuestos de la Térmula

Ry

/
75C- _NH-H"N\R (IIIa)
— 5

¥ X

corresponde especial importanoia como herbicidas y bacte—
Ticidas, mientras que los compuestos de la férmuls



- /
F3C- ~NH~C-N, (IIIb)
I Ry
X

presentan propledades insecticidas, bactericidas y quimio-

oo . « ne . s
terapeuticas, en particular coccidiostéticas y vermicidas.

5. En las férmules IIT a y IIT b, X e ¥ vienen ol
significado que ya se ha descrito, mientras que R4 repre~
sente hidrdgeno, el radical hidroxilico o alcox{liéo 0
un radical alifdtico, R5 representa un radical alifatico,
R6 representa hidrdgeno ¥y R7 represents un radicel fénili—
10. co o fenilalquilico, eventualmente substitufdo. Cuando
Rq representa un radical fenflico o fenilalquilico subs-
titufdo, pueden formarse aductos, por ejemplo con dimetil-

formamida o 2-hidroxi-4,6-dimetilpirimidina.

En las férmulas (III a) v (III b) se engloban en

15, particular los compuestos de las férmlas

Al

/
7yC- @ -NI-COT, (IIIc)

y 2
L

F3C"©—NH-CO~NH—€CH2)H~ 7 \W-B" (1114)
, Bl "

20. Z



eén las que

Z siznifica hidrégeno o cloro;

A" significa hidrdgeno o metilo; o

A" significa un radical alqu{lico, alquen{iico 0
5. alguinilico con 1 a 8 &tomos de carbono,’el

5 [ " . . -
radical metoxilico o un radical acilics con

’ .
1 a 4 stomos de carbono, en cuyo caso el radi-

Al
cal "N\ puede representar también’ el radi-
A“ .-
cal morfolinico o isomorfolinico;
10, B! significa hidrdgeno, ~CFy, -CH;, -C1 o -3r,
B" significa hidrdgeno, —CF3, ~Cl, -Br, =NO, ©

el radical p-nitrofenoxilico,

mientras que

B"'  tiene el mismo significado que B' y
15. n representa 0 & 1.
Los eventuales substituyentes de R3 pueden tener
el mismo significade que se ha expuesto antes para B.
En el caso de que R3 signifique un grupo ali-
fetico, éste puede contener, por ejemplo, grupos aminicos
o . P 4 . .
20, 0 grupos aminicos substituldos, como grupos aminicos acila-

dos; y entonces es posible el siguiente caso especial:
0 0
{ I

F30_<§::::>>_NH—C—NH—R3~NH—C—NH_ 7N ~OF 4

e Y (IIIe)
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donde
. e o . P A - )
R siznifica ua radical alifdtico de 2 a 14 dtomos

de carbono,.

Tos oximocarbamatos del subgrupo c) pueden‘carac—

Y ’
terizarse por medio de la formula general

F,C- -NHHS—O—N:C

en la que

X e ¥ ‘tienen el significado que ya se ha definido,
mientras que en la agrupacién

—N:C\\ una a2 lo menos de las dos valencias libres
estd saturada con un radical alifdtico, ara~
1if&tico o aromatico v la otra valencia esta
saturads tambidén con hidrdgeno, o bien ambas
valencias pueden estar cerradas junto con el
carbono formendo un enillo carbociclico o

heteroctclico de 5 a 7 miembros.

Tas materias activas de las férmulas I a IV no se
habian deserito hasta shore en la literatura. El invento
atafle pues también a los nuevos compuestos de las férmulas
I a IV, y eventualmente & sus aductos, en particular a los
aductos con dimetilformamida o con 4,6-dimetil~2-hidroxi-

pirimidinea.
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Los nuevos agentes que contienen las materias acti-

, . .2
vas de la formula (I) tienen en general accion microbicilda.

Pueden emplearse, por ejemplo, para la proteccidn ée'ia

madera, la lana, el papel, los géneros textiles, las'pie-

les, las materias sintéticas, las fibras artificialés, la.
goma, los colorantes o las pastas de estampar, los materia-—
les de construccion, las masas de adhesivos, los aceiteg,
las ceras, el corcho, los cosméticos y los detergenﬁes, ¥

.- -" - o
contre la descomposicion por las bacterias y los hongos.

Los nuevos agentes actian ademis contra la apoli-
lladura, como agentes de cebo en la proteccidn de las plan-
tas, como agentes contra los helmintos, los dfstomos, los
nemétodos, los enofeles (larvas) v los diversos causantes
de la coccidiosis, como agentes protectores de la madera,
en la proteccidn de las provisiones, como desinfectantes
de las simientes, como agentes contra la caries, como qui~
mioesterilizantes, contra los moluscos, las lampreas, las
sérpulas, los conchiferos, las algas, los hidroides, los
gasterépodos acuaticos v térrestres, las termitas, las
garrapatas, las amebas, 1los esquistosomas, las salmonellas,
los tricoménadas, las filarias, los protozoosy; los plasmo—

. . . ’
dios, los tremdtodos, log tripanosomas; los virus, etcétera,

Como ya se¢ ha dicho antes, los nuevos derivados de
acido carbanilico acordes con este invento +tienen marcada

accldn contra los organismos nocivos del reino vegetal y
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del reino animal. In particular, los nuevos compuestos

son eficaces contra las bacterias, los hongos, las ospo-—
ras micdticas, los gusanos, log insectos, los gas%erépo-
dos, etcétera.- Tos derivedos de &cido carbanilicoracor~
des oon este invento <tienen por tanto una accidn muy ex-

tensa como agentes antiparasitarios.

Resulté de paso sumamente venbtajoso gque los nue-
vos derivados de deido carbani{lico no presenten ningmna
manifestacidn secundarie tdxica contra las plantas dtiles
o contra los animeles de sangre celiente, a las concentra-
ciones con que se los necesita para uso antiparasitario.
En virtud de ello, el empleo de los nuevos carbanilatos
es posible en amplia base para combafir los organismos no-
civos; por ejemplo, en la protecoién de las plantas, la pro
teceidn de la madera, la conservacidn de los mas diversos
productos industriales, la proteccién de los materiales
de fibra contra los organismos nocivos, la conservacion
de los productos agr{colas, como agentes de desinfeccidn
en la medicina veterinaria, en la higiene general y en el

aseo corporal.

Especial importancia tiens ademds que los deriva-
dos de acido carbanilico de este invento no pierdan su
actividad bactericida y fungicida aun en pregencia de
cuerpos albuminosos y jabones, LQs nuevos compuestos

no presentan ningin olor propio molesto y son de buena
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Como ejemplos del empleo de los nuevos compuggtos
en la proteccidn de las plantas cabe sefialar el trégaﬁien-
to de las semillas vegetales y de las plantas total'q par-
cialmente desarrolladas, as{ como del terreno en que cre-
cen las plantas, contra los organismos nocivos, en barti~
cular oontra los hongos, las esporas micéticas, lﬁs,ﬁaote-
rias, 1los nemdtodos ¥ los insectos perjudiciales,:éonde
hay que destacar otra vez la carencia de acciones‘gécunda—

rias fitotdxicas de las nuevas materias protectoras a las

concentraciones en que son eficaces,

Entre los productos industriales que se conservan
o desinfectan con ayuda de 1los nuevos derivados de dcido
carbanilico cabe destacar, como ejemplos, Llos siguientes:
ggentes auxiliares y agentes de rerfinamiento textil, colas,
adhesivos, pinturas, espesantes, pastas para tefiir y es~
tempar y preparaciones semejantes a base de colorantes o
pigmentos organicos e inoqgénicos, incluso los que contie-
nen como complementos casefna u otros compuestos organicos.
También las pinturas para paredes y techos, por ejemplo
las que contlenen un aglutinante para pinturas provisto
de albimina, quedan protegidas del abtaque de los pardsitos

por una adiocidn de los nuevos compuestos,

Los nuevos derivados de acido carbonilico pueden
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wtilizarse ademds para la proteccidn de las fibras y los
géneros textiles, porque prenden s las fibras naturales
y artificiales y despliegan en ellas una accidn duradera
contra los microorganismos nocivos (por ejemplo, héngos,
bacterias e insectos). Ia adicidn de las ureas prede ade-
mads realizarse antes del tratamiento, al mismo tiempo que |
el tratamiento, 0 después del tratamiento de estos gdneros
textiles con otras materias, (por ejemplo, pastas de te-
fiir o de estampar, aprestos, etcétera). Los derivados de
doido carbanilico de este invento pueden proteger en alto
grado las fibras de lana contra la polilla y otroé'paré~
gitos devoradores. Aplicados a las fibras, por ejemplo,

en una solucidn acetdnica o después de fijados a las fi-
bras en un baflo acuoso, en presencia de un emulgente y/o un

2 .
detergente, muestran accidn sobresaliente contra las larvas

de la polilla.

Tos nuevos derivados de dcido carbenilico pueden
wtilizarase asimismo en la industria ds la celulosa y la
industria del papel como agentes de conservacidn, entre o

. . « 7 ’
otros aspectos para prevenir le conocida formacion de muci-
lago ocasionada por los microorganismos en las instala-

clones empleadas para la fabricacidn de papel.

Objeto de este invento son ademds agentes para
combatir a los pardsitos (por ejemplo, hongos perjudicia-~

les, ssporas micoticas, gusanos, representantes del orden



10.

15.

20.

- 12 -

Acarina e insectos) gue contienen como componente activo
a lo menos un derivado de acido carbanilico de la férmula
general (I), asf como, eventualmente, uno a 1o menos ‘de
los aditivos siguientes: disolventes, diluentes sélidos,
l{quidos 0 gaseosos, fijadores, emulgentes, dispersantes,
detergentes, humectantes u otros agentes antiparasitarios

’ e 03 » k3 K3 0 - -
mas; como fungicidas, bactericidas, herbicidas, acaricidas;

ingecticidas vy asimiemo abonos.

Segin el caracter de los aditivos con que se com—
binan los nuevos cerbanilatos en los agentes de ests in-
vento, se obtienen composiclones aptas para la limpieza,

la desinfeccidn o el cuidado del cuerpo.

As{, por ejemplo, mediante combinacién de los de-
rivados de &cido carbanilico de este invento con materias
detergentes o tensioactivas se llega a agentes de lavado
v de limpieza con excelente accion antibacteriana o anti-
micdtica. Tos compuestos de la formula general (I) pueden
incorporarse, por ejemploﬁ a2 los jabones o combinarse con

. . .2 . .
materias no jabonosas de accion detergente o tensioactiva.

Como ejemplos de compuestos no jabonosos de acti-
vidad debtergente que pueden emplearse en mezcla con los
nuevos derivedos de dcido carbanf{lico cabe mencionar;

los sulfonatos de alquilarilo,

los sulfonatos de tetrapropilbenceno,
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los sulfonatos de alcohol graso,
los productos de condensacidn de dcidos grasos y

.

metiltaurina, ‘
los productos de condensacidn de dcido graso oon.sales
oxietansulfdnicas,
Los productos de condensacidn de dcido graso y albimi-
na, \
los algquilsulfonatos primarics;

y los productos no iondgenos, por ejemplo los productos

de condensacidn de alquilfenoles ¥ bxidos de alguileno,

[ . .
asl como log compuestos cationactivos.

Los nuevos derivados de &acido carbanilico pueden
también emplearse en agentesde lavado grosero, por ejemplo
junto con un fosfato condensado (como 20 a 50 % de tripo~
lifosfato alealino), pero también en presencia de un po-
1fmero 1idfilo organico o de una materia gue aumente el
poder del bafio de lavado para arrastrar la suciedad (por

ejemplo, una sal alcalina de la carboximetilcelulosa).

No sblo la actividad antibacteriana y antimicética
de los nuevos derivados de écido carbanflico no sufre nin-
guna merma por la adicidn de agentes de limpieza (por
ejemplo, de productos anionactivos, cationactivos o no
ionogenos), sino que en muchos casos se logra con una
combinacion de este tipo un sorprendente aumento de la

accidn.
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Los agentes de limpieza con accidn desinfectante
que asi se obtienen pueden utilizarse, por ejemplo,, en el
lavado de la ropa. Pare ello es una ventaja que lés_ﬁue~
vas ureas, aplicadas en concentrecidn adecuada, preﬂaén
al material de fibra en el befio de lavado ( y ain iﬁcluso
en simple solucidn de jabdn) v le confieran un apresto
antibacteriano y antimicdtico duradero. TLos géneros tex~
tiles asi tratados quedan también protegidos contré‘la apa-
ricidn del olor sudoral, como el que ocasionan loé;mibroor-
ganismos, Se los puede utilizar ademds en el lavadprde la
ropa (por ejemplo, como depuradores industriales o como
agentes de limpieza para uso doméstico), asi como en las
industrias de la alimentacidn (por ejemplo, granjas leche-
ras, fabricas de cerveza v mataderos) en la agricultura y

en la higiene wveterinaria.

También pueden emplearse estos compuestos como
componsntes de preparaciones destinadas a la limpieza o
la desinfeccidn en los hospitales y en la practica médicas
asi, por ejemplo, para limpiar ls ropa de los enfermos, las
salas y los aparatos; para ello, si es preciso, los nuevos
compuestos pueden comblnarse con otros agentes de desin—~
feccidn ¥y con productos de ageidn antiséptica, con Lo cual
puede atenderse a los requisitos planteados en cada caso
pare la limpieza o le desinfeccidn., E1 hecho de gue los
nuevos derivados de acido carbanilico no pierdan su acti~

vidad contra los microorganismos ni ain en presencia de
g 1Y
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gsangre o suero, tiene en egte aspecto particular importan-

cla.

También pueden emplearse los nuevos derivados de
seido carbanilico, si es necesario junto con otras mate-
rias bactericidas y fungicldas, agentes protectores de
le piel, etcétera, para las preparaciones destinadas a
la limpieza de,la piel (por ejemplo, de las manos) con
efecto antibacteriano y antimicdtico, y en particilar tam-
bién en la préctica médica. Ademds, constituyen agentes
eficaces contra la aparioién del ingrato olor corporal
ocaglonado por la accidn de microorgsnismos. Resulta
aqu{ otra vez una ventaja que no se produzcan irritacio-—
nes cubdneas, a lo menos eén la piel sana, y ¢ue 1os nuevos
compuestos carezcan de olor propioc molesto, a diferencia

de 1o que ocurre, por ejemplo, con los fenoles clorados.

En calidad de aditivos de accidn biocida que
pueden hallarse en los agentes de este invento adends de
los cerbanilatos de la Formula general (I) cabe seiialar,
por ejemplo: el alcohol 3,4~diclorobencilico, los compues—
tos amdnicos (como el cloruro de tiisobutilfenoxietoxietil-
-di-metilbencilamonio, el cloruro de cetilpiridinio y el
bromuro de cetil-trimetilamonio), log dioxidifenilmetanos
halogenados, el disulruro de tetrametiltiuramo, el 2,2-
tio-big—(4,6-diclorofenol), 1los compuestos orgénicos gue

contienen el grupo tiotriclorometilic , las salicllani—
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lidas, las diclorogalicilanilidas, las dibromosalicilani-
lidas, la tribromoszlicilanilidsa, el &cido diclorogiapiri-
co, las tetraclorosalicilanilidas, los sulfuros de'ﬁgﬁrano
alifdticos, el hexaclorofeno v el éter 2,4,4'—tricié£o—2‘—

. P
hidroxidifenilico.

. .7 .
Los agentes de este invento con accion desinfec—
’ P . . o
tante pueden contener ademas,; como aditivos, antioxidantes,

. . . o
agentes antiactinicos, adlaradores opticos; agentes desen—

durecedores, materias odorantes, etcétera.

. ! . L
Por elaboracion de los nuevos derivados de acildo
carbanilico con las meterias empleadas de ordinario eun el
cuidado del cuerpo, s¢ obtienen composiciones que son aptas

. S
en alto grado psra los fines cosmeticos.

A tenor de sus miltiples posibilidades de empleo,
los agentes de este invento que contienen los compuestos
de la formula general (I) pueden hallarse en las més di-
versas formas de aplioacién; por ejemplo, como jabones en
piezas, semisdlidos ¥y l{quidos, como pastas, polvos, emul-
siones, suspensiones, soluciones en disciventes orgéni~

cos, sprays, polvos de tocador; granmilados, pastillas, 14~
pices, cdpsulas de gelatina y de otro material, pomadas,
cremas cutdneas vy de afeitar, colutorios, pastas denti-
fricas 1iquidas, semisblidas o sdlidas y otros agentes

de cuidado dental, locilones pare el cabello y otros agen-—
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tes de cuidado capilar.

Te aceidn de los agentes de este invento contra
1los organismos nocivos del reino vegetal y del reiﬁo-éhi~
mal se conserva también cuando se incluyen 108 agenfes en
cuerpos moldeados a base de materias plésticas. Cuando
se¢ emplean ablandadores, €S ventajoso efiadir al pléstico
el complemento %iocida disuelto o disperso en el ablanda-
dor., Conviene cuidar de que la distribucidn en el.ﬁléstico
sea 1o mas uniforme posible. Los plésticos con propieda~
des antimicrobisnas pueden emplearse pare objetos e uso
de tods clase en low que se desee actividad profiléotica
contra los més diversos gérmenes, como por ejemplo contra
1as bacterias de la putrefaccidn o los hongos cutdneos;
asi, por ejemplo, pars esterillas, pomos, armaduras de las
puertas, guarniciones de acientos, rejillas de piso en
las piscinas, colgaduras de paredes, particularmente en
los hoswnltales, etcétera, Incorporando estos compnestos
8 masas para encausticos y encerados, se obtienen agentes
para el cuidado del suelo y del mobiliario dotados de

socidn desinfectante e insecticida.

Como materiag con propiedades particularmente in-—
reresantes cabe sefialar, a titulo de ejemplos, las ureas

giguientes:
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r_C- <__\/\ ~HH~CO-FH-Cil,
J AT

actividad herbicida intensa

CII3

D\ _NH-CO-N
73 <__. \C0-CH

L. )
accion intensa contra las larvas de anofeles

3

CH3

/
FO_or NN\ _NH-CO-X
3 Q \CH3

Gl
accidn herbicida intensa
R \>-1\TH—CO~N
3 o) \CH
3
accidn herbicida intensa

0ocH

/
F_Co ~NH-CO-K
3 @ ’ \CH3

ClL

3

accidn herbicida intensa

C- </____\> ~NH-C o-NH—cﬁg—?H—c 1Hg
=
o1

. 2 - .
accion bactericida intensa
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F.C- </w<~> _HH~CO-FE- < "">, ol
2 SooaendV e

e R .
accion bactericida intensa

CF,- TN, _FI-CO-NHE. /4 N\ 01
- / —
4

GH3 CH3

RSN . .
accion intensa contra los vermes endoparasitarios

P c_< >-NH—-CO—NH.. 7 _Br

CcL

' 4 . . .
accion intensa contra los vermes endoparasitarios

.0 s-HE-CO-NH < -7y

3 e’
. NI . LS -
ingecticida,; y respectivamente toxico por inges-—

. ?
tion, contra las orugas devoradoras de las plantas

P30~ N a=co-7 1 No
— N’
d?
accidn insecticida intensa, por ejemplo contra el

Acdes aegyptis

POl RN H-C O-I\TH_
3L -

PR

//\1

SO3H
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7 . .
accion protectora intensa contra la apolilladura

ON
F.CO.o N _“IH—CO-—O—N:C<
3 Y= COOCH

3
Cl

e P .
accion protectora intensa contra los hongos fito-

patégenos
&7 N\ IH-CO-NH_ Y N\ -0CrF
Fy0-Z > -11i-C0-NE Q 0CHy
N

I N . . 7’
toxico por inzestion.

Los nuevos compuestos de la formula (I) pueden pre-

pararse de la manera siguiente:

a) Carbamatos: Reaccidn de un isocianato de p-~trifluo~
rometilo con un alcohol o tioalconhol alifdtico, aralifa-
tico, aromatico o heterociclico. En lugar del isociana-—
to pueden emplearse tembién los llamados isocianatos ca-
muflados, como por ejemplo los aductos de isocianatos con

HaHSO3, etcétera, o los respectivos haluros de acido

L]
carbamico.

b) Ureas y ¢) Oximocarbamatos; En principio pueden pre—

pararse de la misma:manera que se ha descrito en a), hacien
do reaccilonar, por ejemplo, las anilinas siguientes:
4~-cloro-3-bromo-anilina,

3,5-dibromo-4-metoxianiline,



10.

15.

20.

25,

- 21 -

354 ,5~tricloroaniline,
4~yodo~3~cloroanilina,
4-yodo-3~bromo-anilina,
4-metoxi-3—-cloroanilina,
4-metoxi-3~bromo—~anilina,
4-metoxi-3~trifluorometilaniline,
3,4-meti}endioxi-anilina,
4-netilsulfinil-anilina,
4-metilsulfonil-anilina,
4-metiltio-3~cloro-anilina,
4-metilenlfinil-3-cloro-anilina,
3,4-dicloro-anilina,

eteétera,

. . el PR
o también les aminas alifdticas siguientes:

etilaminay

propilamina,

butilamina,

dietilamina,
dipropilamina,
N-metil-l-propargilamina,
N-mgtil=-Necianoetilamina,
N=-metil~N-butinilamina,
morfolina, |
plrrolidina,
dimetilmorfolina,

tiomorfolina,
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N-metil-piperacinae,

N'-fenilpiperacina, BN

acepina,

0,¥-dimetilhidroxilamina o

hidroxilamina, L
en cuyo caso el producto de la reaccidn puede todavia
hacerse reaccionar, eventualmente, con ageubtes de al-
quilacidn. ILas ureas simétricas pueden prepararse
agimismo por reaccidn de 2 moles de isocianaté_con 1

mol de agua.

En luger de las anilinas mencionadas al principio
pueden emplearse también anilinas fenoxi substituidas
o anilinas feniltio-substituidas,; por ejemplo p—-cloro-
fenoxi-anilina, p-(3,4~dicloro~fenoxi)=-anilina, p-(4~-

0 . . o ’
nitrofenoxi)-anilina, etcetera.

En lugar de las anilinas, pueden hacerse reaccio-
nar aminas heterociclicas, como, por ejemplo 2-amino-
piridina, 3-aminopiridina; S-aminopirimidina, 3~amino-—
piridazina, 2-aminotiszol, 2-ciclopropil-bencimidazol,
2-n-propil-bencimidazol, 2-trifluorometil~bencimidazol,
etcétera, Ias N,N'-diaril-ureas y los oximocarbanila-
tos pueden emplearse en la proteccién de las plantas.
Se los puede utilizar como tdxicos por ingestién con=
tra las lervas de los insectos devoradores de las plan-—

« 14
tas, contra los insectos chupadores, contra 1los nema-
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todos fitoparasiterios y (Principalmente los oximocarba-
milatos) contra los hongos v las bacterias fitoparasita-
rios, Tas substancias activas pueden aplicarse en forma

! ’
de sprays, granulados,; polves de espolvoreo, etcetera,

Pare la aplicacidn contra los nematodos, cumo
fungiclidas del terreno o insecticidas del terreno. es
posible la incorporacidn directa de las substancias al

terreno sin empleo de meterias de vehiculo.

Las N-aril-N'-alquil- o N',N'-dialquil~ ¢ N'~al~-
coxi~-N'-alquilureas pueden emplearse como herbicides. Se-
gﬁn las cantidades de aplicacién, entra en cuenta el
empleo como herbicidsa totalitario o herbicida selectivo;
por ejemplo, en las plantas de cultivo, como el nafz, el
arroz, el algodén, la goja, ldg ceregles; la remolacha

’ . . . -

azucarera; etcetera. ILas formas de aplicacion son conoci=
. ' . . ?

das: por ejemplo; entra en cuenta la aplicacion como spray,

’
como granulado, como polvo, etcetera.

Ies. ureas de la formula (IIT) pueden combinarse
también con otros herbicidas conocidos que refuercen o
completen la accidn de las primeras. Asi, por ejemplo,
las ureas de la Térmula (IIT) pueden combinarse con hor—
monas del crecimiento (auxinas) y con otros herbicidas,
come,; por ejemplo, Los que se describen en la patente nor-

teamericana 3 385 692.
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Tos carbamatos de la formula (r1) pueden emplear-
se predominantemente como herbicidas, en particular ague-
1los en los que P significs un radicel alifdtico, infe-
rior, por ejemplo el radical metilico, etilico, @rqpili—

. e . R S e
¢o, isopropilico, butinilico, o gamma-clorobutinilico.

Los carbamatos de la formula (II) puedelr ‘combi-
narse también con ureas de ls férmula (III) de actividad
herbicidge, para lograr un refuerzo o complemente de la

Y 4
accion de uno u otro componente,

’
TPor lo demds, las ureas de la formula (III) en las
. e . . . T
que A siznifica un grupo aminico o hidroxiaminico subs-—
. - -’
tituido alifaticeamente pueden emplearse tambien, en can-
) 0] -' 4 ~ -
tidades de aplicacion mas pequefias, que no produzcan nin-
. . ’- -
gﬁn efecto secundario fitotoxico, contra las bacterias,

’ . r
los hongos y los nematodos fitopatogenos.
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' Ejemplo 1

Se disuelven en 100 cc de acetonitrilo

29,4 &.

de 4-c1oro-3-trif1uorome%i1anilina ¥y se deposita la golu-

cidén en un metraz de agitacidén.. Agitando bien y refrigé-

rando, se instllan entonces 28 g de isocianato de p-trlfluoro-

metilfenilo, disueltos en 50 cc de acetonitrilo. Se prosigue

$

‘la agitacidén por 5 horas, se separa por succién el pre-

cipitado originado y se seca éste a 402 C, Se obtienen

43,8 g, o sea 76,5 % de la teoria, de urea'de la férmula

!
[N

¥ CF3-<:::::>;-NH-co-NH-<<::j:2?-01

que funde & 245-2469C

(Materia n? 1)

CF3

De la misma manera que se ha descrito en este

e jemplo puéden prepararse las ureas sigulentes:

, hrNH+<:jzc
: F

Com- : Punto |Com o Punto
pueg-| -- - de. .. pues s de
{to fu-. |[to . ' fusion,
n® = E30—<:j>—NH—Cu— sién [n®  |p= F30—<;§>~Nﬁ~co— Y
: CF., — 98C
- 37 CL
2 R*NH“<:E§ 238-2%9F 3 | RNH~ 3 ' 21521
o o ~<ij2CF 5-215
. ,
4 R“NH‘<:j2‘Cl 238239} 5 | R-NH Br 245-247
< Cl i oL
6 g—NHf<:j>—cF3 239 | 7 192-19%
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Come |- Punto - |[Com— N Punto
.|puesg de pues de |
150 & . |fusidn 0 fusidn
NQ . , N ) QC Q Ngvu._,
' : ‘g |Aducto de 2-hidro-
8 R-NH~C N0, 2300 || 9 x1i-4,6-dimetil- 224-226
- ' pirimidina
10° 'RfNHe<:j2 L} 212-213)f 11 ._R—NH%<:j>—CH3 268-269 -
NO,, :
i N
12 'R—NH—<:j2 | 203-205|( 13 |R-NH C1 240-242 |
L ' CH g %
CH, | . ,
ok - CHs 1 :
1| R Br | 233723501 15 | REED-01 242-243 |
" CH, ~ | | ¢l 3
3 !
16 | RNECO-01 | | 240242)} 17 R-NE—-_-Br 274-276 |
| » é
. by -
18 | RN ~g || ese-eesfl 19 | RIEC-CH, 234-236 |
b ' Br '
RS : ocH,
20 R—NH—(ij—Br - 248-249|| 21 RrN< 94-95
. CH
Br 3
CH
VA
22 |R-N H 0 156 || 23 |[RN H 0 165167
’ cH,
24 R—NH—GHéf?HfC4H9 [ Aceite || 25 |R-NICHy 190191
Cafts
) , 0 |
26 | R-NH-C,H 1161-162|| 27 161-162

g
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i
Com— Punto |[Com- : ‘
pues de pues cE
t0 510N, t0 Py
N® . eC Ne CoE.
|, e v " - -
28 R—NH-C_H., (i) 172-1730 29 | RN H 0
N i . ; — 0=
57 , T
5o . ' g : _0> L
30 R—N | 124-125} 31 R—N>_ l 187169
' ~ 0 T
0 1 . : 0 , ‘
CH r : :
10. /3 oy
32 RN . 110-113 33 | RWE--0<ED-N0,,1 196-197
C-CH ' I e
P : 1
0 = N
| | i |
i - ’ N i
15 34 | R~NH-L-0- 01| 196-198] 35 R—NH—@—O-@ 1 190192
e : | '; ' Cl |
l ]
. é
| . r
- |
! 36 | R-NH-L—-0-<4>—Br | 182-184| 37 . R-NEHCH,, 3, NER | 262-263
| — : e
20, Z L .-
. 38 | B-NH-(CH,) ~NH-R 255-256 39 | R-NH-(CH,),~NH-R SEe 254
' . . | : .
, 40 | R-NH~(CH, ) ,~NH&~R 274275 41 R—Nj - L0
0. H ] .
| /L5t T I
42 | RN ‘ 117-118| 43 |R-N $ 2207121
25. N H, : : 1 “CH-C=CH ‘
. 375 ; i | '
% |
00, I N
44 . R—NH—-CHQ—CH/ 108 - 45 R“NH‘LC./ e,
N\, 1 : N
~0CH i
275 4 :
30. . {
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Com- ; Punto Com- | Pvnto
pues i {de pues ce
to ~ . fusién, to , fusid
Ne r °C Ne i eC
- ; ; O e —
N—” A
o /N N — l -i > o
46 | R NH—<&:> 196198 417 R*NH%ksf\\CHeCOOCE;iufoz‘QOD
. . i . T
48 R—NH—(y—N; CH "190-195 [49 R-NH j o1 2Ty
. sz— 3 @_ . [ Descom—
CH3 ' Br +posicion
i
cL ) R
50 R—NIE cl 251 51 RN Cho225
Cl : b
. |
|
| S c1 [
52 R_NH—<jj>—c4H9(n) 187-188 | 5% R—NH"<Z;§—OCH3 12387239
' o , 3] §
' ' SNV
54 | R-NH~CD-ON 155-158 | 55 R-NE ] ) | 340352
: . ¥
, ol
56 R—NH%<:j§ 216 |57 R—NHf<;:>—SCH3 235-237
oL : o
: : 3 n 2 O0—0%5
58 R—NH—<jf>—cooH3 222223 ;59;{Nﬂ~(==<—CH3 230232
CH,
3
, CoHs
60 R-NHfgijz 251-25% | 61 RNH— 219-23C
CH, C1 C,H;
' CH
62 R—N&{§;§> 240-241 | 63 B-NH~CH,CH,CH,CH, ! 126-127
CH,, :
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Com- i Punto Com Punto
pues ; de pueg de |
to ~ . fugidn, to fusién,
Ne ! 2Cc . n? eC
"CHz | CH,
3 . PR :
64 R—NH—Q ; 226 65 | RN G296
om | ‘ NCH,~C=CH,
R E .
| ? § CH
Oy o] ] | 2
66 |z |2 92-95 |67 | R4 - 99=100
N\ —r i ol :
CH;~C=CH, |
?2H5 ] o oCH, _
68 | R | 93-95 |69 | R-NH-{_)—Cl 226-230
| ,
P OCH3 '
¥ ;. 8 G He
— | - . - S .
70 | RNECy Hoe 12T R 213214
Q0 Hly - OCH, ﬂ
72 | R-NE 162-163|73 | R-NE-CH,CH 91-92
. N
: OCH
N _ 3
. ?HO , | ol |
74 | D 135-13%6] 75 R—NH—@ 230—232
: | . ¢l
6 | RNE - 234-235| 77 | RNEC-CL | 241242
© 61 o1 Ol
78 | R-NH 205-226/79 | RfNHf<:%>-CH3 214-215
CHB‘_‘ | ¥,
' /%
80 | RNH-D-F 218-220L 81 | RN QOCHs | aceite
_ NCH,~CH
. \OCH3




Com~ Punto Con- Punto
pues de | pues de
to — fusion, to fusiin,
B Ne 1 eg Ne - og
.
s _ » = P
82| RN - 0C,H Aceite | 83 | B @ - 1199-200
\eH. ./ 25 cgite _. s
5. %5 ) g
- 84 R‘;NH—Q . 215-216| 85 R—NH—@—OQC:{.!« 188
' Br ' : oL !
: - ' ClL . %
' 10, 86 R‘,N'H—Q-Cl 221-227| 87 R—NH—Q 240
- Cl ol
88 R—NH—Q 199-200| 89 R—NH—Q 203-205
: 01 ‘ cl
15.
90 t{—NH—Q 169-170| 91 R—NH—(/;_\>—00H,j 252254 °
OCH
3
92 | R-NH 208-210| 93 R—NH-@ 250—252
ocH
20. 3
- /o3
94 R—NH—@_—N\ - 240-241) 95 R—NH—Q 211212
. CH, . SCH
3 3
X 96 R—NH—Q—OGH? 186-190| 97 R—NH—CH2—® 181-183
25, CF., '
2
a8 R—NHQ 222-223%| 99 R—NHQO—@—CJ. 194195
J c1
8 |

30
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:
Com— [ Punto |{Com- 2unto
pues : de pues de |
to ! fusidn, |[to fusidn,
Ne R o PR L ¢
100 | R—NH—@—O—Q—ME 198-199{101 R—NH%QBI' .e19-eel
» o1 | Br OF,
- - {
. S !
102 R~NH—0H2—Q—QL | 185-186[103 | R-NH-CH, oL 194
- o | ¢l
104 | ReNH-OH,L-C1 | 191-192(105 | RsE-<C-OCH, | 1957197
: : ‘ oPy
: : _ - _ /"\ '
106 R—-NH—{__%OCHB 200—221{107 | R 182-184
r
s o oA, .,
108| RN 80-82 109 | R-N_ 6566
C4H9(n) <,4H9(n)
. o
110 | R-NE) _O—OCH.j 192-196 111 R-NH-CH,~CH=CH, 142-14%
« 0\ 4
112 R—-N;a 157-159|113 | R-Ni- it 231--232
o7 ' cL
L . Br
| 114 R—NHQOCHB 214-215| 115 R-NE—C-UCH, 258
o1 ' | Br
116 RN D 124-125,5 117 R-VEL 212~-21%
: l
' Br 4
c, » OH.,
- y - l T =D
118 R—NHCN 222-22% -119 R—NH—J\N D il—al2
. N“‘ .
. CH CH,
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&om- : “IPunto Com— Punto
ﬁueg ! de pues de .
to ' fusion, |to fusion,
A °C f° o
CH,—CH,—CN :
: s2 2 245246
" 120 | RN ; 138-139| 121 R—NHeézzz—J < -
- “CH—CH - 5 »
|7 g
CH - | .
9 N—1NH ' — :
l 1 N H LEo
| 122 | Rwm IN/CH 2310 |123 | R-NH Csz\O)g 1527154
! oo
| 124 | R-NH-C(CHy), 209-212/ 125 | R-N | 94-96
j : \CH2—C=CH2 i
1
R=CF3—§:j>—NH*CO— '
CH ' o
] /3 S cL__ | .
| 126°{ RN 147-148( 127 R—NH—CH2—<§:>~01 189-196-
“CH
3
cl c1
128 R—NH—CHZ—éij§-Cl 174175 129 R—NH—CH2—22j>—Cl 184—186
j >
Punto de
] 2% |epulli- /TN |
130 | R—NH-CH,—CH clon R-N 0 126—127
2 \C4H9 130-131/0,1 131 N/
,—0 | CH3
1 132 | RN ) 136-136,5133 RN 9C,5-92
, NCH,,—C==CH
| /% |
134 | RN 90-92 135  R-NH-CH, | 146—147
NOCH
3 :
Ol CH,
1%6- R—N\ 108-110 137 %—N\ 137135
C,Hg(n) COCH.,
‘ . CH.,
SOaMs N Ve s
138 | R-NH~CH,~CH_ Aceiteif 159;R~N\ LT
Cylg(;) I Sty
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Conm= Punto |Com-
pues de , pues 68 .
to T~ fusién | to 1fusiodn
Ne eC Ne p1e
' /O
140 R—NH—Q—Cl 244-247|141 | RN e
! Ne Ho (1)
: QF 479
.3
142 |R-NH-C 4H9(n) ©ol116-117143 | RN 01 245244,
- N nl 3G
144 R—NHQ-Cl 267—268[145 | R-NI OF.y 268~269
c1 c1
CF
146 | RN 157-158| 147 R—NH—@—N02 266—269
' CF. .
3
i Oy /3 ‘
148 |F., 0~ _>-NH-CS-N 192194149 |F —Q}—NH—GS—N 161-165
3 CH 4 - \CH
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Ejemplo 2

Se disuelven en 150 cc de benceno 14,1 g

de fenol y se afiaden 10 gotas de trietilamina. Se instilan
en esta solucidn 28 g de isocianato de p;trifluorometii-
fenilo, mientras se mantiene la temperatura entre 30:y 358C
por medio de refrigeracidn, externa. Se agita durante la
noche y, después de afiadir 250 cc de bencina, se separa

por filtracidén el carbamato de N-p-trifluorometilfenil-O-

fenilo precipitado, de punto de fusidn 161-1632 C, y se le

geca en :.vacio.

(Compuesto n? 150)

De la misma manera se preparan los carbvamatos

siguientes:
0
11
R=-C-,NH-®-CF3
Com- : ¢ \
Punto onme Punto
b = de ,  pues de
* . /k /\ l6l_ﬂ f3
1151, \) 170-171 | 152 u +0
T N\ \
cl
S— R S— R
' /K 149-151
153 | - Q 147-151{ 154 \/‘LCHB
Cl
' - R
0— R ! 0
. %
155 ¢ | 151~153} 156 | 135138
N CH3 \ N .
% l
- NO
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Com~ | i | Punto Com— Punto
puesto i | de | pues de
Ne fusion, |[to fusion
°C Ne e G
S—- R
CH
/A /3
157 | 129-130 {158 R—OCH . 99-101
N \or ..
3 -
H,0 —C— CH
b | 3
Gl
R -0 ‘ R-0
7. 7N - R
159 . | 155-158 | 160 N | b 145-147
, CH, )-
ON NO,,
R—0 R =0
A ;
161 YIK 1%31-13% | 162 N [ 170-172
o1 O
cl c1
R-0 g
o, R-0 |
163 138-140 | 164 cho@ 89-100
: CF
. 3
¢l {
|
.
g
165 r-0<H) 102-105 | 166 | RO-LO-SCH; | 1757177
s
!
167 | R-0-—0H,~C=C~CH,C1 Aveite :
i
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Com- Punto Com~ Punto
Pues—~ ge . pues— de fu—
to N9 p_ P,0—<CO-NH-CO-|T§gion  To Ne | R= ¥ 0<CD-NE-CO-|sidn, oC
/5 |
168 R—O—CH 89-93 169 {R0-CH 97~99
| e H o 25
25 :
(IJH3 N,
170 R—O—(}Hz—cl:—No2 123125 | 171 |R- c1 1102-103
CH.. * NO, CH,
5
1
172 | R-0-CH,~C=CH 98~-99 | 173 R—o—%_z-m i 132134
i
CF
/3 )
174 | R-O—CH 121-124 {175 { R-O—CH 19697
3 NoP
3
176 | R-0-CH,{CF,),CHF,[100-102 | 177 | R-0~CH,~CFy 99-101
CclL
178 R—O—Q—Cl 130-132 {179 | R-O-CH,~CH=CH, ;8284
¢l !
;
cL (1 !
180 | R o1 166-170 3
1 o1 §
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it
it

Compues= R= e ' ! Punto ce
to N° F3 gij NH=C0= D funidn,
Gl . § 159}
. Po-hesite
181 | R-0-CH,~C=G-CH,Cl §
182 R-0~CH, P 104-106
\/113 ‘;1 )
18% R—0—CH P 92793
“CH, i
184 = ;5680
HC=C :
;m"mm z
185 R-5— -1 | 204—208
. ; R

EJEMPIO 3

Se disuel#en en 100 volimenes de éster etilico de écida
acético 16 partes de éster metilico de dcido oximinociano—
acético y se trata la solucidn con 30 partes de lsocianato
de 3-cloro-4-trifluorometilfenilo en 100 volumenes de
acetato de etilo.

Se aflade 0,1 parte de trietilendiamina y al cabo
de 12 horaes se diluye con éter de petréieo (de .50-702C)

y se filtra. Punto de fusidm, 167-1692 C (descomposicidn).

(Coﬁpuesto ne 196)



R= -CO—NH—ﬂgf;;§>>—CF3
run- 1T Com—
C%mpue s . to pues g ounto
o de lto de |
Ne . Tu—~ Ne fusidn
. - e sg’,fﬁ(n : e C‘-H” - o
% ' ! ’ 3 ‘
1
186 | L >-C=NO—R |117—| 187 | €1~ >-C=NO-R 120—
Se 119 121
CH, CH : !
. . 134~ b
188 | O N~ S-C=N0-R 176~ 189 | Br—<D-C=NO-R 136 . ;
77 :
CH, . :
N 83—~ - i
- 190 C=NO-R 84 | 191 <{HD=NO-R %24: :
£ 5
10. w CH,, , :
3 &
:)
_ - !
Cl . Br L ;
164~ 166 ;
192 | RO D-CH=NO-R Jcc” 193 | R0~ D-CE=NO-R | 167 ;
: Cl Descompo— Br Descompo- |
sicion sicion §
) _ Puuto de ;
Compuesto n? | R= CO-NH= 72 \ _cp3 fusidn :
— - —— —~ SR, - _.._...;
i
CH. ;
. . l? O"',;_)L X
20, 194 HgC,00C~C=HOR descomposicidn
CcN
) 165-165
195 i ..OOC C=NOR des oombosl cioxn
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Lbjemplo 4

Para formar un agente al 50 % se elabord la ma=-

terie activa nt & de la menere siszuiente: .

En el molino de pitones, se formd un polvo fino
moliendo 50 g de materia activa con 40 g de Bolus alba,
5 g de 4cido silfcico finamente precipitado (ZEOSIL),
3,5 g de un producto de condensacion constituido por 1
mol de p-~octilfenol terciario y alrededor de 8 moles de
Sxido de etileno ¥ 1,5 g de sodio l*bencil-2~he§tadecilimi—
zadol-di-sulfdénico. Dicho polvo pusde dispersarse en agua

[} . ’
en cualquier proporcioin.

_Ejemplo 5

- . 2 . .’ -
Fara demostrar la accion por ingestion de la ma-
teria activa n¢ 6, se gometen al compuesto, en diversas
disposiciones de ensayo, larvas de 3 ecpeciles de parésitosg
" N . .2
que ingieren partes vegetales tratadas por inmersion con

la materia activa. s

En una caja de Petri que, para el mantenimiento
de la humedad apropiada del aire, contenia también un
tampon de guate humedgcido, se sometieron a prueba cada
vez en grupos de c¢inco, con una hoja tratada de Malva gil-

vegtris, larvas L2 de Prodenla litura.

En la prueba con Orgyia gonostigma se emplearon



10.

plantites de melva puestas en maceta, sobre las que los
cinco animales de ensayo L3 estaban localizados por una bol-

sa de celofane sujetar por una cinta de goma a la maceta.

. . . 4 e 7 7
La mlsma disposicion de ensayo se utilizo para
la prueba con las larvas L4 del gorgojo mejicano de la
habichuela, Epilachna varivestia. =n este caso, sin embar-

go, se empleé como planta huésped el Phaseolus vulgaris.

Los resultados de 1os ensayos estan expuestos en
forma de tablas en las que se indican los Indices de ex—
: < ! . -
terminio en #, la concentracion de materis en ppm y la

. I'd
duracidn del ensayo en dias.



1.)

5.
2,)

10.
3.)

15.

20.

amRIRS .

Prodenia litura

Concentra- w de extermi- v al cabo de 2 dias
cion (ppm) nio al gabo de . I
1 dia
800 100 100
4.00 100 100
200 60 80
100 0 0

Orgyia gonostigma

Cogcentra— w© de extermi- v al cabe de 5 dfas
cion (ppm) nio al cabo de C
2 dfas
800 100 100
400 100 100
200 _ 80 80
100 80 80

Epiladna varivestis

Concentra- % de extermi- y al cabo de 5 dias
cion (ppm) nio al cabo de
2 dias
800 100 100
400 100 100
200 60 80
100 7 0 0

. o . ’
Otras diarilureas de estructura semejante actuan

de le misma manera que se ha descrito antes.

s

Ejemplo 6

Ias materiasg activas n® 1, 2, 4, 5 y 13 mostra-

. . ’
ron contra el helminto Hymenolepis nana, en el raton,
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las siguientes DE 50 y DL 50 y los siguientes {ndices te-

rapéuticos:

Compuesto DZ 50 en mz/kg DL 50, en el Indice

ne raton, en mg/kg terapén
tieo

1 20 £ 1000 <50

2 20 2000 ~~100

3 20 A 1000 ~ 50

4 30 £ 1000 ~7 25

5 20 /~ 1000 /&/‘50

13 30 Y 2000 Y 60

Ejemgko' 7

Q=Y . ¢
El compuesto n? 2 manifesto contra los gasterépo-
dos, en pequefias concentraciones (1 ppll y menos), buena
accldn extorminadora. (Organismo de ensayo: puslralorlis

glabratus).

Ejemplo 8

Las ureas siguientes manifestaron contrs el Sta-
. . (g . . v o !
phylococcus aureus los siguientes indices de inhibicidn

bacteriostatica y bactericida, en ppm;
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Compuesto HQ Concentracion inhibidora en ppm contra
el Staphylococcus aureus
Estasis / Cidia

1 0,001/, 0,01
2 0,01/~.0,0L
3 0,03/10,03
5. 4 0,003/ 0,003
20 0,003/ 0,003
6 0,003/ 0,003
7 0,03/ 0,1
8 0,1/ 0,1
10. 5 0,003/ 0,003
13 0,01/ A0,01
14 0,03/ 0,03
JZdemplo 9
E1l hecho de que la posicién orto respecto al grupo
15. NH~CO no debe hallarse ocupada en las p-trifluorofenilmeti-

.
lureas, lo demuestra la comparacion gque sigue con una urea

g 0 . ‘ . ? . ’
ya previamente conocida; respecto a la accion bacteriosta-

tica:



Concentracidn inhibidora en ppm con-
tra el Staphylococcus aureus
BEstasis / Cidia

FBC,xfi;;j>>_NH-CO—HH_<fi;;2>>_CF3 . 0,01/0,0L

4 .
segun el invento

CL s Cl
5. FC. ~NH-CO-NH. ~CF 3/3
ClL Cl
(patente norteamericana

n? 2 745 374)

La urea ya conocida es por lo tanto unas 300

veces menos eficaz que la urea de este invento,

Ejemplo 10

10. Tas materias activas n® 2, 7 vy 8 mostraron contra
el Aedes aegyptis (larvas de mosquito) accidn fuertemente

mente exterminadora en las concentraclones siguientes;

Compuesto H® Concentracidn de exterminio, en ppm
2 0,06
15. 7 0,04
8 0,03

El compuesto n® 8 manifiesta una intensidad de

< 7 . .
accion gue se halla en el mismo orden de magnitud que
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la del DDT.

-
4wy

Bjemplo 11

Prueba de lavado

Unos redondeles de algoddn estériles (3,0 g) de 4
cm de didmetro se inoculén cada uno con 0,1 cc de una sus—
pension de Staphylococcus aureus gque contiene 50 %rde sSuero
estéril de buey y 107 gérmenes y se secan dwrante}ﬁna hora
a 372 C. Iuwego se los lava en una lavadora de laboratorio,
en una proporcidn de liguido de 1:20, con 4 g por Litro
de un detergente hecho a base de sulfonato de codecilbence-
no y que contiene 1 » del compuesto n? 130, durante i5
minutos y a2 45¢ C. A oontinuacién, se enjuaga con la mis-
ma proporcidn de liquido durante 15 minutos a 452 C y, por
tres veces, a 202 C, durante 5 ninutos cada vez. Los re-

dondeles de tejido se secan luego entre papel de filtro

estéril.

4 X . ’
Lo accion remanente se determine asi:

Se depositan los redondeles sobre placas de agar
que se han inoculado previamente con cultivos, viejos de
18 horas, de Staphylococcus aureus. A continuacidn se in-
cuban estas placas durante 24 horas a 379 C.

Resultado: Los redondeles tratados con el compuesto n? 130

no presentan ninguna colonia de Staphylococcus aureus y



(O3

10.

15.

20,

forman sobre el agar una aureola libre de bacterias.

S1 en el ejemplo que acaba de describirse se. lava

a 952 C en vez de lavar a 459% (¢, se obtienen resultados

semejantes, y ademds el compuesto n? 130 se puede reempla-

gar por los compuestos 1, 4 6 20,

Ia accidn curativa (452 C de temperatura de lavado)

se determina del modo siguiente;

Se depositan sobre respectivas placas de agar ("Brain
Heart Infusidn agar"+ O,1 » de levadura por litro de agar)
cuatro redondeles tratados con uno de los compuestos cita-
dos antes y se incubs a 37% C. Al cabo de una hora se re-~
Firan los redondeles de dos placas y se incuban todas las

. - ’
cuatro cajas a 37¢ C durante 24 horas mas.

Las dos placas de agar con los redondeles gue han

permenecidc una hora se designan como placas de calco, ¥

las placas con redondeles que han permanecido 24 horas se

designan como placas de contacto duradero.

Resulta@g:

En ninguna de las placas de calco ni de las placas
de contacto duradero existen colonias de Staphylococcus

aureus.

Si en lugar de redondeles do algoddn se emplean re-
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i

dondeles de nilén, se obtienen acciones curativas seme=
jantes.

Indice de gérmenes del agua de lavado:

Se deposita 0,1 cc del agua de lavado (lavado a
452 0) sobre placas de agar estériles ("Brain Hear: Infu-
sidn Agar® + 0,1 » de levadura por litro de agar). ~A& cabo
de 24 horas de Encubacién a 372 C, no se advierte en las
placas ninguna colonia de Staphylococcus aureus, ?iqmpre que
al agua de lavado se hayan afiadido por litro 4 gﬁdé'deter—

gente que contenga 1 » de uno de los compuestos menciona-

dos antes.

Bjemplo 12

Los compuestos n? 21, 43, 109, 126 y 148 mostra-
ron en el invernadero, por el procedimiento de premergen-—

cia y de postemergencia, las acciones sigulentes:
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El compuesto n? 126 manifestd en el ensayo en el
campo, por el procedimiento de aatefoliacidn, las agceldo-

nes siguientés; ,

Cantided de aplicacidn .
(kg de SA por ha) 0.5 1.0 2.0

Maless hierbass ¢

Galinsoga 6 8++ 9.
Urtica T oot 8++ 9;
Amaranthus T+ 9++ 29,
Chenopodium 711 9++ 9
Senecio 8 - a=
Plantas de oultivo;
Grama de centeno 3 4 6
Algodon 1+ 1+ 3
Habichuela enana 1+ 2+ 2
Trigo L+ L1+ 1
Soja 1+ 1+ 1
Maiz L4 L+ 1
Leyendas: 1 = ninguna accidn

5 = dafios medianos

9 = planta totalmente dafiada

Pare las plantas de ailtivo designadas cont es po-
sible una aplicacién gselectiva del preparado correspon—
diente en las preparaclones respectivas; mientras que

. . +4 .
las melas hierbas designadas con  son gensibles.,
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Edemplo 13

Prueba quimioesterilizante

L)
PJuw s

%

Se introducen 50 moscas, recién nacidas v toddvia
no alimentadas, en una jaula de pléstioo de 17 x 1ofx 10
cm, que contiene un bebedero de agua y una bandeja- d€ pa-
pel con 50 mg del preparado de ensayo, formulado cdh azi~
car. Ia formulacion de azucar se hace depositande._con la
pipeta 1 cc de una solucidn acetdnica al 1 % sobr@{ﬁoo ng
de azucar cristalino, en un mortero; y triturando”éqn la

v

meno de almirez. Después de evaporar el disolvente, se

e

. . ’
vuelve a triturar una segunda vez el residuo de azucar y

materia active y se le pulveriza.

’ 4
Al cabo de tres dias de exposicion, las moscas re-
. . L
ciben un alimento energetico compuesto de huevo en polvo,

leche en polvo y azvcar.

A los 10 dfas de iniciada la prueba, las moscas
reciben el elemento para la postura de los huevos. Egte
consiste en un tampén de ‘guata que esta empapado de una sus
pensién de levadura en leche desnatada. Los huevos puestos
en el curso de 15 horas se enjuagan y se capbtan sobre re-
dondeles de papel de filtro. Se los mantiene durante 24
horas en una caja de Petri, wmbiertos. Iuego se recuentan
bajo el microscopio binocular los huevos que han tenido
eclosidén y los que no han tenido eclosidn y se calculs el

{ndice de eclosién porcentual.



teg: ’

Y 4 - ; . .’ 4 n
Concentracion, /# % de huevos sin eclosion  ,.+]

1 93
0. 86 et
0.05 83 N
Se obtiene una accidn semejente con los compu.e s
tos n? 6, 17, 18, 99 vy 100. iff
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Descrito el objeto del presente invento sg}é;cla-
Tan nuevas y de propia invencidn las siguientes reivindl-
caciones con priorided de las demandas de patente;);ﬁlzas
nims. 14462/67 del 17-10-67, el n® 15963/67 del 15‘-11—67 y

el no del 26-9-68. 7t

L. Procedimiento para la preparacidn de’las ma~

terias activas para agentes biocidas, que corresponden a

- -
e

la formula general

P30- _1\11{-;?—.1\.-(13)n

Y
en la que
Y significa hidrdgeno, flior, cloro, bromo o yodo:
Ay X gignifican ox{geno 0 azufre;

B Significa un radical hidrocarburo, eventual—
mente interrumbido POr uno o mas heterodtomos,
en cuyo caso n = 1

0 bien

significa ox{geno,
Significé la agrupacidn —N:C::, 8n cuyo cago
n=1; '

0 bien



r
.-JV B {

it
A

: J

. PP . . ’ .
A gignifica un grupo amfnico, substituido o in-
substituido, en cuyo caso n = 0,

caracterizado por hacerse reaccionar un isocianato de la

LY

V4
formulae Taa .

5. FBC_ @ ~N=C=X

en la que
X e Y ‘tienen el significado gne se ha defihido en la
reivindicacidn 1, S
10. a) con un alcohol o tioalcohol, alifético, arali-
rdtico, aromitico o hetero ciclico; e
0 bien
b)  con una amine alifftica, aralifética, aromd-
tica, o heterociclica; '
15. 0 bien
¢) con una oxima, alquilhidroxilemina o hidroxila-
mina, ’
en cuyo caso el producto de reaccidn de la hidroxilamina
ge puede hacer reacclonar todavia, eventualmente, con agen=

20. tes de alguilacidn.

9, Procedimiento segin le reivindicaciln 1, que
en una albternativa de realizaecion se oaracteriza por hacer-
se reaccionar, en lugar de los isocianatos, 1los regpecti~
vos haluros de decido carbdmico, preferentemente en presen-—

25, ois de un aceptor de haluro de hidrdgeno.



3. Procedimiento segin la reivindicacidon 1 ¥y 2,

caracterizado porgue la materia activa corresponde a un

cmmmﬂwdelaf&mﬂagmmmﬂ

’;{;—_‘ —-‘-r.v._' - = ‘:n
F30_.\“‘\>. X ﬁ 0(s) Rl. J _
: /! X

5. Y

en la gue
X e ¥ +*ienen el significado que ye se ha defi#iao,

mientras gque o
R significa un redical elifdtico, aralirdtico,
10, avomdtico o heterociclico (eventualments,

substituido).

- 4. Procedimiento segin las reivindicaciones 1 y 2,

caracterizado porque la materia activa corresponde a un

compuesto de la formula
15. Py —>_NH-C—N-R
3TN YR
Y/ X Ry,

en la que
X ¢ Y tienen el significado que ya se ha definidoj

R, Tepresenta hiardgeno; el grupo hidroxilico o

. 20. alcoxilico, un grupo acilico 0 un grupo alifé-
Ticos .
) Ng
Ry significa un grupo alifdtico, aralifdtico, aro-




mético o heterociclico (eventualmente, subgtitul ;-

do); o bien

-

3» Junto con el &tomo de nitrdgeno unido &.ellos,
gignifica un heterociclo de 5 a 7 miembros,

5, con la condicidn de que ambos radicales Ré v

R2 vy R

33 (cuando Y = H) no deben representaraéilmismo

tiempo radiceles met{licos.

5. Procedimiento segﬁn las reivindicaciones 1 v 2,

-

caracterizado porque la materia active corresponde’.a un

10. compuesto de la férmula

. Pl
F.C_ Ny ~NH-C-N
3 ,;>;::y L \Rg
X

en la que

X eY ienen el significado ya definido;

15, R,  representa hidrégeno, el radical hidroxflico
0 alcoxilico o un radical alifético; ¥
Ry vepresenta un radical alifatico,
con la condicitn de que ambos radicales Ry ¥y Ry
(cuando Y = H) no deben representar al mismo
20. tiempo radicales met{licos.

6. Procedimiento segin las reivindicaciones 1 v

2, caracterizado porque la materia active corresponde a un

compuesto de la fdérmula



Re
Paale}
F.Cuu? N\, _NH-C-}
43 ~/ NH (? T

1R o
X 7

en la que

X e Y +tienen el sizgnificado ya definido;

-

[

‘ 5, R6 representa hidrdgeno; y

5 R, representa un radical fenflico o fenilalgquilico,

eventualmente substituido,
asf{ como sus aductos de dimetilformemida o de 2—hiéroxi-

4,6-dimetil-pirimidina.

’

10. 7. Procedimiento segin las reivindicaciones 1 y

2 caracterizado porque la materie activa corresponde a un

compuesto de la foérmuls

Al

Vi
F oo N ~iH~ '
30-<__ D -mE-oo-n |
/
Z .

15, en la gue
b4 representa hidrogeno o clorc;
.
at represents hidrdgeno o metilo;
A" representa un radical alaquilico, alquenilico o
algquinflico con 1 a 8 &tomos de carbono, el ra-
20. dical metox{lico o un radical acilico con 1 a

4 4tomos de carbono;

0 bien el radical




10.

15,

20.

Al -
~N/ represents el radical morfolfnico o isomorfold-

2s

en

2,

nico,
con la condicidn de que ambos radicales
A' y A" (ouando Y = H) no deben repreééﬁéar

A

2l mismo tiempo radicales metilicos.

8. Procedimiento segin las reivindicaciones 1 y

caracterizado porque la materia activa corresnonde a

3 B

compuesto de la férmuls

RS
F3c_.4f;_;%a_NH%co-NH-écH24ﬁ_N<f:=u§b B

Bnl
la que
%  representa hidrdgeno o cloro;
B' significa hidrdgeno, —CFB, ~CH3, -0l o -Br;

B"  significa hidrdgeno, -CF3, ~C1, -Br, -NO, o
el radical p-nitro-fenoxilico;
B"' +iene el mismo significado que B'; ¥y

n represgenta 0 o 1,

9. Procedimiento segin las reivindicaciones 1 y

caracterizado porque la materia activa corresponde a

un compuesto de la formula



Pi0-” N\ -NH=0-0-N=C
H

X

X e Y tlenen el significado que ya se ha definido
5, y en la agrupacién e o
N=C‘/ une a lo menos de lag dos valencias libres
estd saturada con un redical alifstico, arali-
fético o aromdtico y la otra valencis estd
también saturada con hidrégeno; Y
10. o bien -
ambas valencias pueden estar cerfé&és oo@
el carbono formando conjuntamente un ani-
1lo carbocfclico o heterociclico de 5 a 7

miembros.

15, 10. Procedimiento para la preparaciln de las ma—
terias activas para agentes biocidas.
Segin se describe y reivindica en la presente memo-
ria descriptiva, que coqsta de 59 péginas foliadas y es~

. ’ .
critas a maguina por yna xola cara.

Madrid, a 16 §e Octjbre de 1.968

P.2.
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