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aves., udemés,~se ha encontrado que los c-trlfluormetllbenc;

cidas e insecticides. (La Patente Britdnica 1,087,561; la Pa

ello) Los derlvados E-trllluormetllados mas 1recuentemente
emgleados como insecticidas han 51do sustituidos en la por-
c16n bencénlca del smstema ciclico del bencimidazol con bru—

pos cloro y nltro, siendo los compuestos mas activos a—tri~

i
bencimidazolearboxilato de fenilo. En general, estos.compuez

: En general, estos- bencimldazoles clorados 100 5¢ dGOPCﬂn, en

N

Se sabe que los bencimidazoles son ttiles para cog

batir los parésitos 1ntest1na1es de los mamiferos y de las -

midazoles son fitiles como herbicidas, nematocidas, molusqui-f

tente e Egtados Unidos 3 413 101 la Patente de audéxrlca

.....

65/5584; y la Patente de Holanda 67,13786 son ejemploe -de

fluormetil-4 19,6,7 -tetracorobenclmldazol 2-tr1fluormetil—

- ),6,—d1clorobenclmidazol, -tr11luormetll—u-nitro-ﬁ-cloro-l— |

tbs'héh'mostfédb-su mayor actividad contra insectos el or-
den de los iepidééteros, como 1a polilla dd sur, y del owvden
de los‘diptéros, como la mbsca-casera y los'ﬁosquitos Por
ejemglo, el 2—trifluormet11—4,)-dlclorobencimluaaol oon31gue
un- externinio total de las la“vas de la polilla del sur 4 -
d)O ppm, pero carece de accibn contra las chlnches las cu-
carachas y los gorgogou del algoddn a la misma concentracidn
y, de hecho, su act1v1dad contra la mosca cabera es excelen
te solamente a 1000 ppw. El compuesbo isomero, e-trifluor
metll-),6-diclorobenc1m1dazol, posee la’ misma excelente ac~
tividad contra 1a larva de 1a nolllla del’ sur a &50 pym, ;g
ro no posee actzvidad al mlsmo nivel ~rente a la chinche, la

mosca casera la cucaracha orlental y el gorpojo del al&Odon

act1V1dad abuo¢uta, a 1os 1nsectlcidas orgénlcom Fosiatudon,

nl tlenen el mlsmo dmlllo eohectro de d001on.
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1 , Dos grandes clases de insecticidas comerciales
que han sido ampliamente usédos v que pdseén un espectro
razdnabiemente amplio frente a muchos 6rdenes.de insectos
mis una baja escala de dosificacién son los fosfatos orga-
5 nicos y los hidrocarburos clorados. Muchos de los més act;-

vos insecticidas a base de fosfatos orgéanicos son extrema-

L]

P . , damente tdéxicos para el ser humano ¥y su toxlcidad porabsor

cidén intradérmica es del mismo orden de magnitud qﬁé75u to-

L3

xicidad por inhalacién. Por lo tanto, estos compuestos alta
10 ‘mente téxicos son extremadamente peligrosos de maneaar, in-
cluso usando una mascara de gas o de oxigeno. El magjgegu-
rd de los insecticidas fosféricos, el maiatién, toda&ip es
ampliamente uéado, pero su campo- de acciég}no es taﬁlampiio

como seria deseable y muchas especies de insectos ¥y aceros’

18 se han hecho resistentes al mismo durante el transcurso de

los afios.

Las deficiencias de los hidrocarburos clorados

son de diferente natﬁraleﬁa;.La resistencia prevéleceg des-~
dé luego, ﬁerq este problema no es tan serio como se podria
- 20 esperar debido a la interminable sucesién de nuevos hidro-
" carburos élohados Que se'han’produdido. La principal des-
ventaja del ﬁsp de los hi&rogarbﬁrés clorados es su per-
. istencia en ei sueio y'en'el agua durante muchos aﬁos,
y 'atribuida principalmente d'su. estabilmdad metabolica. Esta
28, 'persistencia ha comenzado ahora a afectar a otras formas
de vida, incluyendo las aves y los peces. ’

' Por lo tanto, son necesarioa compuestos que po~-
sean al mismo tiempo actividad lnsecticida y acaricida,
- que posean un anplio campo de accmon, que~seqn sesuros.eﬁ

CLo 30 | su manejo.y que no sean persistentes.

o . .
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Este invento proporciona nuevos bencimidazoles

de férmula:

. Y-CF
L0 o3 N

| © Nep -z

- - I(a) o l o)
o - 1o
donde R es @ -50,, \6)”0’5?' S

22 ¢ »

e S - ] RI—
. ~_
-(Cﬁz)n-of - R"f0‘§~, o N-C~, donde R’‘es
R\ZE::> : E .g ( R?’{f/' -

hidrégeno;'flﬁor; clbro,<br6mo, alcoxilo Cy~Css alquilo
, 01-05 o nitro, ¥ R’ ‘es alquile 01-05, alquilo halo-susti-
tuido Cl-Gs, alguenilo halo-sustituido 02-05, o alquenilo
,02-05, R’'y.R"*’ individualmente son hldrogeno, dquilo
01-05 0 fenilp ¥ en conjunto una cadena pentametilada o
_'#Etramgtilada;_Y es F o Hy Z es F,H, Cl —CF5 0 -CF2 -GF3;
y halo es fluor, cloro bromo. _
| TLos . nuevos bencimidazoles pueden prepararse A
. por un- procedimiento que comprende hacer reaccionar una

sal de metal alcalino de un bencimidazol de fbrmula.
VOZ

0-CF -2
oI \(/-GFP-&

X~ CB

et IR R T I U S S = 3 - o
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~ donde M es un dtomo de mebal gléalind e Y y Z representan

lo definido anteriormente, con un'compueéto de férﬁula R
halo donde R y halo representaﬁ_lo definido anferiormenfe..
En las férmulas aﬁteribres, se pueden observar
que cuando R es hidrdgeno, el bencimidazol existe en dos
formas tautomeras, una de las cuales se llama (cuando Y y Y/
son F) 2 6-bis(trifluormetll)-4—n1trobencim1dazol y 14
otra 2, S—bis(trlfluormetil)-7-n1trobencimidazol. Ambéq es—
tructuras existen en equillbrio en 1& preparaclon d°l com~
puesto puro. Cuando elkidrogeno del bencimidazol nitroge-
nado es reemplazado por fenllsulfonllo, carboxilato, +io-'
carboxamida u otro radical comprendido dentro del termlno
"RY tal como se definid anteriormente, ya no existe ;a,po- :
sibilidad de tautomerismo y cada preparadq del N—deﬁiﬁqdo'
contiene una mezcla de dos sustanciés, una de ias3cuai§s
se nombraria,'por ejemplo' usando el mismd éompuestbhéﬁtéA
rior solo como ilustraclon 2, 6—bis(trifluormetil)-4-nitro~
-fenilsulfonilbencimldazol ¥y el otro seria 2, 5-bis(tri- f
fluormetil)r7-nitro—l—feni;sulfonilbencimizadolf S50lo uno

de 105 dos isémeros podria ser fécilmenfe-aisléblé. Se"&ef

be entender que este invento 1ncluye dentro de su alcan-

ce los l-sustituidos—#-nitro-G-fluormetil 2—f1ura1quilben— -

. cimidazoles ¥y los 1-sust1tuldos~7-nitro~5—fluormetilw2— ,

fluoralqullbenc1m1dazoles.'

‘En las formulas anterioreQ, "halo" puede ser ,v
cloro, bromo o fluor. Cuando R es alcoxilo 01—05, puede N
ser metad, etoxi, isopropoxi, n-propoxi, sec—butcxi n—bu-'

toxi, iso—butoxi n— amiloxi, isoamiloxi, & sec- amiloxi,

¥ cuando R, 'R"'b R"” son alquilo °1'°5’ pueden ser

metilo, etilo, n~propilo, 1sopr0pilo, n~butilo, isobutilo,
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sec-butilo, t-amilo, n-amilo 6 sec- amilo. Gando R™"’ ¥y

R’’’ “conjuntamente forman una cadena pentametilénica o
tetrametilénica, el grupo resultante es piperidino o pi-
rrolidino. Loé érupos que ilustran el alcance de R°" in-
cluyen los espééificados anteriormente para los alquile
Cl-cs, tambien los grupos alquenilo 02-05 que incluyen
vinilo, l-propenilo, isopropenilo, alilo, ecrotilo, metali-
lo, 2-pentenilo y sus semejantes y los grupos alqulﬁiio
Cy=Cg que inqluyen etinilo, l-propinilo, l-butinilo, l-me-
til-l-butinilo y sus semejantes. Cuando R’‘es un alquenilo
Cp=Cs halo-sustituido 6 un alquilo 0,-Cg halo-sustitaido

se puede usar cualquiera de los grupos anteriores para

’ilustrar el alcance de los términos alquenilo 02~05 o al-

quilo Gl 5Assus1::.1:1).:1.6.<:.§ con uno o més haldgenos incluyzn-
do ecloro, bromo y fluor. Los grupos tipicos a que se re-
fieren los términos anteriores incluyen cloroalilo, tri-
fluormetilo, ;lorometilo, diclorometilo,cx~bromoetilo,
1,2-diéloro-24metilbutilo, B-brpmp—l-péntenilo ¥ los simi-
laves. Cuando ‘Y o Z son H o F 1os sustituyentes resultan-
tes sbn difluormetilo y trifluormetilo respectivamente.
Cuando Z es bl CFB’ 02F5, el sustituyente resultante

en 2 es clorodifluormetilo, pentafluoretilo, o heptafluor-

~ propilo.

Los comnuestos representados por la férmula I

(a) 6 I (b).son convenientemente preparados por reaccidn

de la sal sodica del bencimidazol de partida con el apro-

piado cloruro de bencenosulfonilo 6 cloroformiato de arilo

0 allfatico, 6 cloruro de tiocarbamoilo.

" Los compuestos de Gubd invoncion son Gtiles

como insecticldus y acaricidas, y se aplica uns cantidad
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de un bencimidazol insecticida o acaiicida de acuerdo con
la anterior‘férmula I(a) & I(b) al habitat del insecto o
del arécnidé, habitat que puede ser, por ejemplo, el folla- .
je u otras partes de una planta viva cuando se van a com-
batir &4fidos, acaros, chinches y otros similares, 0 el
suelo en el que se ha plantado una coseché; como cuando
se desea combatir al gusano de la raii de los cereales u
otros semejantes. También, el habitat de un‘insecto puede
ser la pared de un edlficio ¢uando se desea combatir mos— .
cag o mosquitos. y

Un bencimidazol de acuerdo don'la férmuia ante-.
rior, se puede aplicar al habitat del ardenido o del in—
secto puro o en forma relativamente pura si se desea' es
decir, sin mezclar con otros constituyentes. Este método
de aplicacién es, sin embargo ruinoso considérando dué
los compuestos son activos a proporciones t?n extremadé~
mente bajos, como se indicéré_aquiAmés adelénte. Asi, las
propiedades insecticidas y agaribidas de los 2-fluoralquil-
6-fluormeti1-4—nitrobencimidaques7y sus N-derivados son
preferiblemente piotegidas.por_la épiicacién de una for-
mula que dontenga el bencimidazol cbmd agente activo dis-

persado en un -excipiente inerte apropiado, con o sin in-

cidas o herbicidas. _

Los éompuestos que contienen bepcimidazol;son
formulados eﬁ la forma mas satisfédtopig como concentrados
emulsionables o como polvos finos, sunque también se puede
usar una forma granulada, 0 un polvo humectable. Las com-
posiciones que ge adaptan para un rociado 0 espolvoreado

directo sobre el habitat del indecto o del aracnido Be

A amen e mmmem Cmedm e e s e e a ket b ce e oo G0 0tk ARM AR © - e Skt ok A A 0 @
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-emulsionables -es necesarismente mucho mds alte y puede va-
‘riar desde un 5 por ciento hasta un 80 & un 90 por ciento

si se desea. Los compuestos insecticidamente ‘activos men-

preparan por métodos bien,cohocidos, como'porreﬁemplo mez-
clando el bencimidazol coﬁ un diluyente no fitotdxico como
agua,mﬁs un agente tensoactivo para proporcionar ﬁn concén—
trado emulsioﬁable, o arcilla, bentonita; silice, alfimina
hidratada, keisselghur o tierra de diatomeas para propor-
cionar un polvo espolvoreable o humectable donde se inclu-
ye un surfactante o con uno de estos dltimos ingredientes
seguido de una compresidén de la mezcla resultante parg
proporcionar un preparado en forma gZranulada. Es'cospumbre
emplear como tales los polvos espolvoreables y los prepa-
rados granulédos, pero los polvos humectables y los concen-
trados emﬁléionables se preparan primero como un cqgéentra-
doya continuacién se diluyen con una suétancia no fito-
téxica antes de usarlos. El bencimidazol 1nsecticidaﬁ;nte
adtivo‘normalmente est4 presente en el polvo o en el pro-
ducto rociable diluidos en una concentracién que varia des-
de aproximadamente un 0,0025 por ciento hasta alrededor‘de
un 5 por ciento o preferibleménte de'0,01 a 0,6 por ciento.
La_cbncenfracién de bencimidazol en los COnceﬁtrados~que_

8e usan para'preparar,polvos humectables o concentrados

cionados anteriormente se aplican al habitat del insecto 0
del aracnldo por medio de rociadorel de liquido, rociado-
res de polvq, esparcidores o sparatos semejantes.

A La cantidad de bencimidazol que se ha dé spli~-
car para propdsitos de control de insectos o aracnidos en
una zona determinada de vida de las plantas desde luego,

depende de una variedad de factores, tales como la exten~
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sién de la superficie vegetativa a cubrir, la gravedad de
la infestacidén debida a los insgbtos, la condicidén del fo-|
llaje a tratar, la temperatura, la humedad, etc. En gene-
ral, sin embargo, la aplicacién de 0,1 hasta unas 5,0 li- .
bras (0,045 a 2,270 kg) de un béncimidazol representado
por la férmula anterior por acre de (0,45 Ha) habitat de

la planta infectada de insectos proporcioné~una accidh in-

- secticida efectiva. La aplicacién sl follaje de la"ﬁiénta

hasta chorrear de, comp051ciones acuosas que contienen
desde un 0,01 hasta un 0,6 por ciento aproximadamente cal-
culado en péso—volumen, de un bencimidazol efectivamente
controla la vida insecticida o acaricida sobre el mismo.A
Alternatlvamente un llgero pero completo espolvoré;do del
follaje de la planta con un compuesto en polvo flno qun
contiene, en peso, de un O, Ol a un, 0 6 por ciento aproxi-

medamente del bencimidezol tamblen proporciona un efectivo

'control insecticida’ o acaricidas.

Los bencimidazoles de este invento se pﬁedeq
formular tambien de forma'Que cbnténgan~otfos agentes in-
secticidas compatibles; Entre estos agentes sé incluyen
rotenona; esteres naturales o sinteticos del acido ch:*"*
santemico y sus afines plretrina y aletrina; hidrocarbu-
ros clorados incluyendo BHC, lindane, clordano, heptaclo~
ro, toxaphen, aldrin, dieldrin, endrin, DDT -TDE, y meto—

xicloro, fosfatos organlcos incluyendo TEPP fosfamiden,

~ demeton,. malathion, ethion, dimetoato, mecarbam, metil. -

paration, paration, is6prbpilfosforoamidotioato de 0-2,4-

diclorofenil-o-metilo ronel, metllfosforoamldato de 0_4-,
terc-butil-a-clorofenll—o-metllo, tepa, metepa, diazinon '

y metasystox- gulfitos incluyendo el sulfito de P—(p~teﬂ0~
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butilfenoxi)~1-meﬁiletil—2#cloroetilo§ ¥ carbamatos inclu-~
yendo el metilcarbamato de 4-dimetilamino-3,5-xililo y
carbarilo.

Las formulaciones ilustrativas Utiles en el pro-
ceso de este invento incluyen las sigulentes:

I. Polvo Humectable

25 por ciento l-sustituido 2,6-bis(trifluormetil)-4-nitro-

bencimidazol
70,5 por ciento caolin
3 por ciento alguilarilpolieter alcohol
1,5 por ciento lignin sulfonato sddico

II. Granulos

Se prepara una solucidn impregnante que contie-~
ne seis partes de l-sustituido 2,6-bis(trifluormetil)-4-
nitrobencimidazol mezelado con cuatro partes de metil ce-
1losolve. 17,2 gramos de esta solucidén se rocian sobre
82,8 gr. de tierra de diatomeas y la mezcla se comprime en
granos que contienen 10 pbr ciento de ingrediente activo.

III. Grénulos

Se prepara una solucién impregnante que contie-

" ne seis partes de la sal sbédica del l-sustituido 2,6-bis

(trifluormetil)-4—nitrobencimidaZol y cuatro partes de
agua corriente. 17,2 gramos de esta solucidn se rocian so-
bre tierra de diatoﬁeas y el matefial rociado se comprime
en granulos que contienen 10 por ciento de ingrediente ac-
tivo.
‘IV. Polvo

- Se mezcla una parte de 2,6-bis(trifluormetil)~

4-nitrobencimidazol con 99 partés de talco después de que

ambos ingredientes se han molturado lo suficiente como pa~
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¥ gusancs blancos. Lds 2-fluoralquil-6-fluormetil-4-ni-

ros como la chinche de la asclepia, la chinche de las plan-

-11 -

ra que pasen & través de un témiz_de 325 mallas. .

Los bencimidazoles representados por la Formu-
la I(a) y I(b) anterior tienen un campo de accidén insec-
ticida y acaricida extremademente amplio. Los compuestos
gon particularmente activos contra los insectos pertene~
cientes al orden de los coledpteros --escarabajos--.inclu-
yendo las formas larvaria y adulta del'escarabajo;dg‘;a
Judia mejicana, gorgojo del algodén; lombriz de la raiz
del trigo, escarabajo de la héja de los axreales, puigones;
perforadores, escarabajo de la patata déAColorado, eséara~
bajos del grano, gorgojo de la alfalis, polilla,,eséara;
bajo de harina, escarabajo @el pblvé, lombrices, goigojd

del arroz, escarabajo de la rosa, gorgojo de la ciruela,

trobencimidazbles ¥y sus N-derivados también son extrema-
damente activos contra insectos del orden de los hemipte~
oS incluyend6 el afido del meldén, afido de la rosa, mos-
ca blanca, afido del gramafido de la hoja de los cerea-
ies, 4fido del guisante, chinché'de herina, pulgones, sal-
tahojas, &fido de los citricos, &fido manchado de la alfal-
fa, 4fido del melocotdén verde y a4fido de la alubia. Los
compuestos tambien tienén una actividad acaricida extre-
madamente alté, siendo efgétivqs'contrg la arafia roja (a
proporciones de aplicaciénfde 10 ppm © ménbs), acaro déi‘
trebol, écarbzdel orin, acaro de lqs'cit;iéos, arafia motea-
da, acaro del gallo y gafrapatas. Estos compuestos son tam-

bien activos contra insecﬁos del orden de los heterépte-

tas manchadas, chinche de la madera, chinche doméstica,

D D T L R e B S S S S
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1 chinche de la calsbaza y‘chinchgs comin; dipteros como
la mosca doméstica, mosquito de la fiebre émarilla, mosca
de establo, moscardén, querocha y mosca de la rofla de la
zanshoria, y lepidépteros, tal como la polilla del Sur,
5 polilla del bacalao, agrotis, polilla de la ropa, polilla
" india, arrolladores de hojas, lombriz del cereal, perfo-
rador europeo del trigo, engarzador de la col, poli}la
de la cépsula del algoddn, gusaﬁo de bolsa,_gusand-ﬁela~
rio del cesped y esciara. Einalmente, estos compueéfos
10 | hen mostrado actividad contra cucarachas del ordeﬂtdg los
ortopteros a concentraciones compérables a las émpleadas
con los productos insecticidas actualmente comercializados

para propositos de control.

La ectividad insecticida y acaricida de lns comt
15 buestos de este invento se ilustra con los siguienpos en-

sayos contra insectos y &caros representativos.

-

 m amias e e e

Métodos de ensayo

' ‘ ' Gorgojd ﬁejicano de la judia

3 ' Epilachna varivestis (Coleéptero)

b 2 Se c¢colocaron en agua unos cortes de cuatro

: | plantas de judias Bountiful de seis dias conteniendo dos
hoaas con aproximadamente 5. pulgadas cuadradas (32 cmz)
de superficie de hoaa. Las hoaas se roclaron hasta quedar

| moaadas_con unos ‘5-10 ml. de una formulacion conteniendo

25 “un nivel predeterminado de'bompﬁgsto'a ensayar. La mitad

de la formulacién se rocid sobre la parte superior de la

hoja y la otra mitad sobre la parte inferior utlilizando un
atomizador DeVilbiss a 10 psi (0,7 kg/cmz):mantenienéo a
unas 18 pulgadas (45,7 cm) de la hoja. Después que las ho-

30 jas se han'segado se cortan del tallo 'y se colocan sSepara-

L“'—nh-et—«.;“"-":"-“'*"-'- comtmm ¥ e s —

b+ i e e = A
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damente en placas petri. Se colocan sobre cada hoja diez
larvas de gorgojo mejicano de la judia no mudadas y cre-~
cidas sobre judias Bountiful;'El'controi consiste en dos
hojas rociadas con 5 ml. de una formulaci@n de malatiodn
a 500 ppm (patron de refefencia), dos hojas rociadas con
la formulacién sin el ingrediente actlvo y se reseryan

29330

dos hojas como control sin someterlas a tratamients.. Des-

. pués de 48 horas se hizo un recuento de mortandad”# se

anobé la cantidad de alimento. Las larvas morlbundas se

contaron como muertas..Se usa la siguiente escala de cla-

gificacién.

Porcentaje de muertes . Escala
10-10 " o0
11-20‘ 1
21-30 2
31-40 .3
41-50 oy
51-60 5
61-70 )
7180 7
é1~90 8
91-100 9

Esclare del Sur

Prodenia eridania (Lepidoptero)

Diez larvas uniformes de esclara de este tipo
de alrededor de 1-1,5 cm. de longltud, desarrollaqas g0~
bre judias de liﬁa Henderson,vse colocan sobre hojss ex-
cincidas de. judias en placas petri. dereco#ieron las ho-
Jjas de Judia y se rociaron con 1nsccbioida ¢n la misma

forma que lo fueron las hojao en el ens ayo del gorgojo

o e h -

Ceme e eve bt Salhe D30T M e b g ht e s ot o e wae e
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mejicano de la judia. Los patrones de referencia en este

caso son hojas rociadas con 5 ml. de solucién de DDT a

100 ppm. Los recuentos de mortandad se hacen 48 horas des-

pués del rociado y de nuevo las larvas moribundas se cuen-

tan como muertas. Las larvas desaparecidas que probable-

ﬁente han sido comidas se consideran vivas. Se usa la mis-

ma escala de clasificacidén que para el gorgojo mejicano.
Afido del meldn -

Aphis gossypil (Hemiptero)

Se’ plantan cuatro semillas de calahaza Hubbard
azul por vasija en vermiculita y las vasijas se riegan
desde el fondo. Después de 6 dlas, se cortan las dos plan-~
tas mAs débiles y uno de “los cotiledones y se quitaa las
hojas primarias de cada una de las dos plantas restuntes.
El Sdtiledén restante ée infesta con 100 Afidos del welédn
de una colonia de reserva prendiendo el cotileddn contra
un cotiledén de calébaza'infestado de &fido de la colonia
y permitiendo que los 4fidos transmlgren. Después de 1a
transferencia, se retira la hoja con la colonia. Cuarenta
y ocho horas mas tarde, las hojas infestadas se rocian
hasta que se mojen con formulacmones que contianen canti-
dades graduales del insecticida usando un atomizador
ﬁeVilbis;Ia 10 psi (0,7 kg/cma) manteniendo a 12-15
(30,5-38cm) pulgadas de la planta. Lds controles consisten

en dos plantas'de celaBza infestadas y no rociadas y dos

"plantas infestadas y rociadas.hasta mojerse con una for-

mulacién qup}contiene 100 ppm de'malatién comd patrdn de

.referencia. La mortalided se estima 24 horas después del

rociado por observacién usando un mieroscopio de 10 aumen-

tos, Se usa la misma escala de clasificacidn que antes.

R
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Arafia moteada

Tetranicus urticae (Acaro)

El procedimiento de este ensayo es el mismo que
el del ensayo del afido anterior, éxcepto que unos 100 |
gorgojos de arafia moteada procedentes de una colonia de
reserva y desarrollados sobre ﬁna planta de calahgza se
llevan a un cotiledén de caiabaza cortado. La morthidad
se estima 48 horas después del rociado. Se usa laﬂﬁ¥§ma
escala de clasificacién. B

Chinche de la asclepia
Oncopeltis F&sciatus'(Hemiptero)‘

Diez chinches adultas se refrigeran y se guar— ‘
dan en una jaula de ensayo. Las jaulas_que contienen las
chinches se rooiﬁn con 5 ml. de una formulacidén a ensayer
que contiene uriat cantidad predeterminada de insécticida,

usando un atomizador DeVilbiss a>10'psi‘(0,7 kg/qmz) man-

tenlendo a 33 (83,8 cm) pulgédas de la parte superior de

la jaulé, Después de.que se"ha_dejadd secar la jaula, se

alimentan & riegah las chinches dﬁrante 48 horas; Se usa
como patron de referencia una formulac1on que con’cien»a ’
500 ppm de malatlon y se guardan como control dos jaulas
no rociadas. El recuento de mortalidad se hace 48 horas
después del rociado. Los adultos mcribundos se consideran |
muertos. Se usa la misma escala de clasificacion anterior.
Mosca domestica -

Musca doméstica (Diptero)

. A, Contacto
Be enfrian a 35-402 (2~42C) durante aproxims-
damente 1 hors varias jaulas de cria que conbticnen moscan

domésticas adultas de cuatro'dias.,Cién moscaes se pasb?

e - e e e mime ael mmesee e g il . PR s <ine

e~ - e
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" te 1=2 horas a 70-802F (21-2796). Las jaulas se rocian de

"ppm de una formulacidén de DDT como patrén de referencia.

El recuento de mortalidad se hace 24 horas después del

un niﬁel_esPecifico_del insecticida. Los controles con-

de estas Jaulas a las Jaulas de enséyo usando pequefias

cucharillas. Las moscas Se mantienen en las jaulas duran-

forme similar a la descrita para las chinches con 5 ml. de
la formulacidn a ensayaf, Se mantienen comé controles dos

jaulés no rociadas y otras dos jaulas se rocian con 50

rociado. Todas las moscas que no vuelan'orque no ppgden
subir de la parte inferior a la superior de la jaula se
consideran moribundas. Se usa la misma escéla'de cigsifi—
cééién empleada hasta aqui. . o
|  B. Estémago

Se enfrian diez moscas domesticas y se 1levan
de la Jaula de cria a una placa petri Y se tapa. Se co-
locan en la placg petri una hora después de que las mos-
cas se han rgfipado de'la'salé“deienfriamiento azucari-

llos tratados con 0,2,ﬁl,'de'una‘formﬁlacién que contiene

sisﬁen en azucarillos tratados con 0,2 mi. de agua desio-

n;zadé y otros azucarillos tratados con 0,2 ml. de una

forﬁulacién‘que contien 500 ppm. de malatidn. Los recuen-

tbsvde mortalidad se hacen 24 héras mas tarde. Se usa

1a misma escala de clasificacion empleada anteriormente.
Cucaracha oriental

Blatgg orientalis (Ortéptero)

Se coloca en una cémara fria'dufante una hora
un recipiente de cria con cuceradns en su ultimo instar
(3-4 meses). Se retiran del :i.:cipiente diez ninfas y se

colocan en jaulas y a continuacidén los insectos enjaula-
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. mantienen durante 72 horas durante cuyo tiempo no, se ali-

_remente. Todas las cucarachas que permanecen en el suelo

1os compuestos selecclonados de este invento frente a 1as

-17 ~-

dos se mantienen a 70-809F (21-279C) durante una hora.
Las jaulas de ensayo se rociAn luego de la misma forma
indicada anteriormente para las chinches de la asclepia
uéando 5 ml. de una formulacién que contiene una cantidgd

especificada del insecticida.'Las Jjaulas de ensayo se

menten ni mojan las cucarachas. Los controles consfsten

a0

en 2 jaulas po rociadas, 2 jaulas rocladas con la-formu—

lacién sole y 2 jaulas con una- formulacién que contxene

1000 ppm de heptacloro. Los recuentos de mortalidad se ha—,

cen 24 horas despues.del rociado agitando las jaulgs lige-

se cuentan como muertas.
Gorgojo del algodén

Anthonomus grandis (Coleébtero)'”

"Fl1 précedimiento es idéntico al empleado para
el escarabajo de la judia mejicana ¥ el gusano del Sur

excepto que los 10 gorgojos del alsodon adultos se colocan

~ sobre hojas de algoddn que se hanvsumergido en formulaclo-'

nes de los compuestos a ensayar. Se usa la nisma escala
de clasificacién. .

Resultados de los ensayos

Las sigulentes tablas muestran el efecto de

especies de insectos ¥y 4caros anteriores. En cada una dp 1

las 31guientes tablas, el’ compuesto que se ensaya se in-

dica con una letra de acuerdo con la siguienbe clavn.

A Mezcla de 2 6—bis(trifluovmetll)-4-nitro l-bencimida-
zolearboxilato de bencilo y 2, 5—bxs(trifluormetil) e

nitro-l—bencmmidazolcarboxilato de bencilo ,
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‘B Mezcla de 2,6-bis(trifluormetil)-4-nitro-l-bencimi-

F Mezcla de 2,6-bis(trifluormetil)-t4-nitro-l-bencimidazol-

I -4-nitro~2,6~bis(trif;uormetil)»l-bencimidazolcarboxila-

medio de escala usando la anterior escala de clasificacidn

dazolcarboxilato de metilo y 2,5-bis(trifluormetil)
| -7-niﬁro-l-bencimidazolcarboxilato de metilo
¢ 2,6-bis(trifluormetil)-4-nitro-l-becimidazolcarboxilato
de n-hexilo _ .
D 2,6-bis(trifluormeti1)¥4-nitro-l-fenilsu1fonil bencimi-
dazol _ ' _
E 2,6-bis(trifluormetil)-4-nitro-l-bencimidazolecarboxila-
to de etilo |

carboxilato de fenilo y 2,5-bis(trifluormetil)—l—bénci-
midaiolcarboxilato de fenilo

G 2,6—bis(trifluormetil)-4—nitro-l—bencimidazolcarboxilé-
to de isopropilo '

H 2,6-bis(trifluormetil)-4-nitro-l-bencimidazolcarboxila-

%o de alilo '

to de p-nitrofenilo

K Mezcla de N-etil-4-nitro-2,6-bis-(trifluormetil)-benci-
;midazo1-l-tiocarboxianiiida y N-etil-7-nitro-2,5~bis-
(trifluormetil)—5encimidazol—l-tiocarbocianilida.

L Mezcla de ﬁ,N—dimétil-u-nitroéz,6-bis—(trifluormetil)
bencimidazol-l-tiocarboxiamida'y.N,N—dimetil~7~nitro
-2,5-bis-(trifluormetil)-bencimidazol-1-tiocarboxamida.

En las siguientes tablas el insecto o &caro usa+
do como organismo en ensayo se .indica en el encabezamiento.

La qolumna 1 de la propia tabla da la letrse de referencisa

para el compuesto ensaysdo y las columnas 2, ebc., el pro-

de 0-9 a concentraciones decrecientes comenzando a 10 ppm,
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hasta el punto donde el insecticida no muestra virtualmen-

te actividad. En cada ensayo se incluyen uno o mas insecti-|

cidas patrén.

Compuesto
A

K oH m @ ® Mo QW

L
Malatidn

Comguesto
' A

o Q@ W

=

Tabla 1

Ensayo del gorgojo mejicano de la judia

Concentraciones en ppm

1000 500 250 100 50 25 10 5
9 9 9 9 9 - =
9 9 9 9 9 9 9 o
9 9 9 9 5 7 7,5 2,5
9 9 9 9 9 8 7 o
9 - i} - - - - -
9 9 9 9 7 3 4 -
9. 9 9 9 9 65 8 0
9 - - - - - - -
9 9 9 9 9 7 & -
9 9 9 65 55 6 1,5 -
9 85 7,5 7 45 0 0 -

7,8

Tabla 2

Ensayo del gusano del Sur

Concentraciones en ppmn.

1000

7
1
745

4

§OO'
6
5,0
0
.

6

250 100
2 0
| "
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1000

Compuesto 500 250 100
H 8 - -
. L 3,5 0 -
DDT 7
Tabla 3
Ensayo del &fido del melén
Concentraciones en ppm
Compuesto 1000 500 250 100 50 25 10 5
A 8 9 5 0 - - - -
B 9 9 9 4 2 0 - -
C 2 9 9 9,5 8 7 7 1,5
D 9 9 9 8 2 0 - -
E 9 - - - - - - -
F 6 8 7 8 4 0 - -
e 9 9 &5 8 85 6 3 0
. H 9 - - - - - - -
1 9 9 75 o - - -
L O m5 75 7 4 - 15 o0 -
. Malatién 8
 Tabla 4 -
Ensa?o de arafia ﬁoteadé B
Concehtraciénes en ppm.‘ _
Compuesto 1000 500 250 100 50 25 10 5 2,5
A 9 9 9 9 9 7 8- - .
B 9 9 9 6 9 & 3 - . .
¢ 9 9 9 9 8 9 8,505 - -
D 9 9 99 .9 9 6875 - &3
. Y T T ]

j=
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5 '
v A 1071
1 Gompuesto 1000 500 250 100 50 25 10 5 2.5 1
‘ F 9 9 9 9.8 2 55 - - -
¢ 9 9 9 9 9 8 8 0 - O
H 9 - - = - = -
5 I 9 85 8 8 8 9 -6 15 - 2
X 5 - e
L 9 9 8,5 7,5 7,0 6 4 Ao 3
. Aramite 2.9 o ’
A B
| 10 Tabla 5
Ensayo de la éhinche 'de- la asclepia
Concentraciones en ppm. A
Compuesto ~ 1000 500 250 100 50 25 10
A 9 85 8 - 70 0
18 B 9 9 9 8 . - 5 -
o 9 9 - 8 4 1,5 65 0,5
D 9 9 9 7,5 6 0 0
E 9 - R -
7 9 9 1 . - - = -
20 G 8 9 9 8 1 0 0
B 9 - - m = -
I 8 9 9 7 1 -0 . 0
K 1 - - - - - =
L2 4 b 853,50 o
25 Maiatién - 7-8 o '
" | -
P
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Tabla 6

Ensayo de mosca doméstica (contacto)

Concentraciones en ppm

Compuesto - 1000 500 250 100 50 25 10
A 9 9 9 55 4 0
B 9 9 9 9 9 o0
c 9 9 9 5 1,5 8 4,5
D 9 9 9 9 9 o 0-
E 9 - - - - - -
F 9 9 9 9 7 7 3
G 9 9 9 9 9 5
H 9 - - - = - =
I 9 9 9 9 9 8 1
K7 9 9 8 8 85 6,5
L 9 9 9 -9 9 85 40
DDT | 6-8

-
b
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1 Tebla 7
Ensayo de mosca doméstica (estdémago)
Concentraciones en ppm
8 Compuesto 1000 500 250 100 50 25 . 10 g
A 9 4 0 - - - - -
B 8,5 5,5 2 - - - - -
c 9 9 8 7 1 - - -
D 9 9 1 - - - - -
10 E 0 - - - . - - -
F 9 - - 0 - - - -
G 9- - 9 9 6 0 - -
H 9 - - - - - - -
I 9 9 .9 0 0 - - -
18 X 1 - - - - - - -
I - 9 .7 3 0 - - -
Malatidén 6-7
20
28
30
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Compuesto

WRoHE e & B 9 a o

et

Heptacloro

'_8-9

-l -

Tablae 8

Ensayo de cucaracha oriental

Concentraciones en ppm.

1000 500 250 100 50

22

10

1,5

9 1,5 0,5 3
9 9 5,5 0 0
9 8,5 2 2 0
8 4 3 0 0
5,5 - - = -
5 6,5 7 0,5 0o -
9 6,5 5,5 1,5 0
9 - B - -
5,5 4,5 00 0
o - - - -
8 9 55 25 0
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Tabla

Ensayo de gorgojo del algoddn

Concentraciones en ppm

1000 500 250 100 50

Compuesto - 25 10
A 9 9 9 9 8,5 4,5
B 9 9 9 9 9 8BS 55
c 9 9 9 9 9 65 8,
D 9 9 85 9 65 7,5 4
E 9 - - - - - -
F 9 9 9 -9 8 55 1
G 9 9 9 97,5 85 85 8
H 9 - - - - - -
I 9 - - = - 3515
X 9 8,5 8 7,5 6,5 0.
L 9 9 9 g 5 1,5

Malatién ' 7-8
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.S-fluormetil-?-nitrobenclmldazol)

mente 1,5 horas; ¥y liesado este momento se sfiadieron otros

-26 =

Lios nuevos compuestos representados por las
formulas I(a) y I(b) indicadas anteriormente, se preparan
por reaceién de la sal sddica dé un 2-fluoralquil-6-fluor-
metil-4-nitrobencimidazol dpn un cloruro acido de acuerdo

con la siguiente reaccidn:

'donde Y, Z, R, R ; R" R';', R"" tienen e1 mismo signi-
ficado de antes, ¥y X es fluor, cloro o bromo. (La prepara-
cién de los N—derlvados de un 2-f1uora1quil—6-rluormetil-'
4-nitrobeﬁqimi&azol'se ha ilustrado refiriéndosé solo al

isémero 64flu6rméﬁil-4énitio, pero de la discusién antserior
se debe enteﬁder que la reaccidén también produce el isdme-
ro,s—fluoriétil~7-nitro, y'qﬁe la sal sbdica del 2-fluor-
alquil—G-fluormetil-#-nitrobencimidazol'es una forma tau-

tomera ¥ tambien incluye la sal sodlca del 2-fluoralquil-

Los compuestos ubiles en'los procedimientos
‘insecticidas de eéte_invento se'preparén como sigue:

PREPARACION DE UNA SUSTANCIA DE PARTIDA REPRESENTATIVA

2 6-bis~ (trifluormetil)—4-nitrobencimidazol

v Una solueidn de 40,5 g. de 2,6-dinitro-4-tri-
fluormetil-l-clorobenceno en 300 ml. de benceno se mezclo
con 250 ml. de hidréxido aménico 14 N. La mezela reaccio-

nante se agité a temperatura ambiente Aurante aproxiﬁada- .

100 ml. de hidréxido aménico 14 N y se continud la agita-
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" do.un 5 por ciento de azufre libre. Ia teméeratura de la

'lizar.2,6—bis-(trirlqormet11)-4-nitrobencim1dazp;.be separd

- 27—

c¢idén durante otras dos horas. El compuesto orginico se se-
‘ ! ,
pard, se lavd con agua y se secd. La separacidén de los di-
; :

solventes a vacio produjo 2,6-dinitro-t--— fluormetilaﬁilina'

con un punto de fusién de 142~-1442C, después de recrista-
lizacidén a partir de un disolvente mezcla de hexano y ben-

cenoe.

Se disolvieron veinticuatro gramos de)2,6-dini-_

tro~4-fluormetilanilina en 300 ml. de etanél. Se caientd

la solucidn hasta unos 3%52C y se aﬁadierbn}llo rl. de una

solucidén de polisulfuro aménico al 20'por'?iento consenien-

mezcla reaccionante se elevd esparaneamente hasta unos 609C
temperatura a la cual se mantuvo con calefaccmon durante
10 minutos. La mezcla reaccionante se enfrlo hasta 4090 y
se vertlb sobre agua. Se £iltrd la mezcla ?esultante. Se
afiadié exceso de bencenoral'filfrado que lgego se evapord
hasta sequedad a vacia, usando el azeétropé agua~benceno.
La recristalizacién del séIidd resulténte produjo 3-nitro~
5-tr1f1uormetil~o~fenllendiamina purificada que fundia a
121-1239C aproximadamente.

Una mezcla de reaccidn conteniendo 3 g. de 3-ui
tro-5—trifluofmetil—o-fenilendiaminé{ 10 mi.ideAééido tri-
fluamcético y 25 ml. de agua ‘Se hirvio & reflujo durante |

unas 4 horas. El producto de ‘1a reacclon conteniendo 2, 6—bis

(trifluormetil)—4-nitro-bencimidazol se vertio sobre agua i

se aglito hasta solidificacion E1 bencimid&zol Se disolv1oe:

una base a pH=ll y se filtro la soluclon Se bado entonces el

pH hasta aproximadamente 7 punto en el que comenzo a cristal-

el compuesto por filtracién,la torta filtrante se lavé con

B e LT URRDUITS SSRGSV OV T
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agua y a continuacidn se secd.’

La recristalizacidn de una mezcla disolvente de -
benceno-hexﬁno produjo 2,6-bis~(trifluormetil)-i4-nitrobenci~
éidézol, nue fundis alrededor de 95-979C.
andlisis: Caleulado.- €, 36.13; N, 14.05; H, 1.01

Sncontrador U, 36.24; I, 13.87; H, 1.32

Los compuestos en los cuales el sustituyente en la
posicién 2 del anillo del bencimidazol es distinto del tri
fluormetilo se preparun por el método de Smith y 3tienle, J.
an, Chem, Soc. 75, 1292 (1953), cuyo método en este géso in
cluye ei_calentamiento de una grfenilendiamina apropiada~-
mente sustituida con dcido trifluoracético, 4cido pgntéflqu
propiénico, dcido difluoracético, 4cido heptarluofbutiricd,
o dcido clorodifluoracético, todo ello si se desea en presen
cia de HCL diluido., Bl 2-clorodifluormetil-A-nitro-6-tritluok
ﬁetilbenéimidazol prepurado de esta forma fuude & 97=98%¢,
tras recristalizacidn de hexano. '

Anélisis: Caleulado.- €, 34,255 H, 0;96; iy, 12,31
Encontrado.- G, 34.50; H, 1.01; I, 13.35

Los compuestos en los cuales el sustituyente en la
posicidn 6(5) del anillo»bencénico del ﬂeqdimidazol es di~
fluormetilo se preparan -a partir del 2,6-dinitro-i-difluor
metilbenceno de acuerdo con el procedimiento.anterior. Este
Gltimo compuesto se prepara por reaccidn del 3¥, y el 3,u-
dinitrbéh-hidroxibenzaldehido para produclr o,8-dinitro-i-
difluormetilrenél que se couvierte en el correspoudieate ch
ruro por medios convencionules, szl w-trifluormetil-4-dinitro
-6-ditlunornetilbencimivazol se prepard a Enrtiw ide lu corves
pondiente diamina por el procedimiento anterior para prepu-

rar und sustanceia de purtida ropresentative y fweifs w 135~

]

-
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1 13490 después de una recristalizacién de benceno. -
‘_ hnélisis: Calculado.- €, 38.44; H, 1.43; N, 14.93
-Enco'ntrado.- C, 38.30; H, 1.40; N, 14.82
EJEMPLO I o
s 2,6—bis(trifluormetil)-umnitrd-l-fenilsulfoﬁilbencimidazol

Se prepard una solucién conteniendo 6 4 gr, de ~-

246= bls(trliluormetll) Q~n1troben01m1dazol sbdico anhidro -

v )

en 50 ml. de acetonitrilo anhidro. &e anadleron ﬁ,i-gramos

de cloruro de bencenosulionllo y 20 ml de acetonltrxlo ans-

.

10 hidro. 1 cloruro SOleO 1ormado como producto secundarmo

de la reaccidén se separd por. filtracién y el 2 6-bls(tr11hxm7
meti1)—4-hitro—l—reniisulfonilbencimidazol abi formado-se

aislé por evaporacién del disolvente a vacio. La recrista-

lizacibén del producto a partir de una mezclaAdisolventé ben

18 ceno-pentano produjo 2,6-bis(trifluormeﬁil){4—nitro-l~:en;£

| ' sulfbnilbencimidazol'que fundiava'185é185°c i'El eSpéctro de -
resonancla magnetlca nuclear 1nd1co que se. habla preparado
el producto deseado y <ue no habia presenteq cgntldqdes de-]
tectables de iopurezas. - S

20 . .- ' EJEI‘IPLO 11

6—b15(trliluormetll)—4-n1tro-l—ben01mldazolcarboxllato e

fenilo _y

o

2,S—bis(trifluormetil)-7-nitbo-1—bencig;gazolcarboxilato de

fenilo 7 .
as . be siguid el proceaimiﬂnto del njemplo I, exceuto
' gque se usd cloro;ormlato de renilo en lugdr de cloruro de
bencenosulsonllo. Bl produetp,se aisld por elvpnocedimlento
del Ejemplo II'y se.recristdlizé a purtir de'poucddolpura -
prodncir dos rraéciohcé, 1u pxnmern ue fundfn u 8= 'y

1a segunca a 92=9000, JJ L t;:sf1f=¢, bro Rt Lud Leh \lt: se hablu -

(TR K Ve R 8 A ATBAS i 4o MY TRooh A e W gk 4 e e

e e e S e . on ue e - ks m e um e e e ke e Rk i
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‘2,6;bis(trifluorhetil)-#—nitro+1-bencimidazolcarboxilato de

‘carboxianilida P.F. = 95-104%C,

-30 —

preparado el coapuesto deéeado sustancialmente libre de im-
purezas, aunque no era posible‘determinar que fraccidn te=
nia una estructﬁra particular,

Qtroé compuestos préparados por el. procedimiento de
los ejemplos anteriores usando él'apropiado:cloroformiato 0
cloruro de tiocérbamilo en‘lugar del cloroformiato de fenilo
son los siguientes: '
2,6?bis(trifluormetil)~4—nitro*1—bencimidazo;carboxilaﬁo de
bencilo P.F. = 109-113¢C, :.
2,6~bis(trifluormetil)—4Jnitro—1~bencimidazolcarboxiiato de
p-nitrofenilo P.F, = 60-88¢C. L
2,5~bis(trifluormetil)~7—nitro—l—bencimidazolcarboxiléto'de
metils P.F. = 93-989C, o
2,6¢bis(trifluormetil)~4-nitr091-bencimidazolcarboxiidto de
wetilo P.F. = 93-98¢C.,
2,6fbis-(trifluormetil)-4—nitro—1—bencimidazolcarboxilato de]

n-hexilo P.F. = 40-439C,

etilo P.F, = 78-844C,
2,6-bis (trifluormetil)-A-nitro-l-bencimidazolearboxilato de
fenilo P.F, = 87-957C, |
2,6—bis(frifluormetil)-4-nitro-1—bencimidaz01carboxilato de
isopropilo P.F. = 49-3520,
2,6-bis(frifluormetil)-4-nitro-l—bencimidazdlcarboxilato de
alilo P.F. = 75-80:C. |

N-etil-2,6-bis(trifluormetil)=-4-nitro-l-bencimidazol-l-tio=-

4-nitro-l-piperidinotiocarbonil-2,t-bis(trisluornetil)-ben
cimidazol P.¥, = 112.126"C. .
l-(N;N-difg—propiltiocarboxamida-#-nitr042,6-bis(ﬁrifluop~

-

“

Rl L TN VI
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metil)-bencimidazol P.F. = 118-1272C. ’
l-(N,N—dietiltiocarboxamida—#Anitro—a,6—bis(triflpormétil)~
bencimidazol P.Fax 140-1439C. .
1-(N, N—dimetiltiocarboxamida—4-nitro~2 6~bis(trifluormetil)
-bencimidazol P.F. = 105-1140C.

La mayor parte de estos compuestos qﬁe'entran

'dentro del campo de accibn deila~F6rmula I(a) 5 I(b) antéq

riores son fitotoxicos a dosis de aplicacion considerable—
mente mayores que aquellas a las que los compuestos son in-|
secticidamente aqtivos y muchos son;efectivos herbicidas, :
para una amplia variedéd de blantas,a'dosis de apllogcién

de 8 libras por acre (8,8 kg/Ha) o mayores..Siﬁ embéfso, 1la
efectividad extrema de los insécticidas presentadOS‘por ia§
Formulas I(a) y I(b) provee un margen suficiente de seguri—

dad para permitir su uso bien en el-suelo en presencla de

‘cultivos en crecimiento o en forma de plantulas 0 aplica-

agricultura. R PR
' EJEMPLO ITT

Préparacibn de sales

. Se prepara ‘una mezela que contiene 6 g. de
2, 6-bis (trifluormetil)~4—nitrobencimidazol, 1,1 g. de me~
toxido sédico y 100 ml. de etanol. La mezcla de reaccién ’

:se agita y se filtra. Ia evaporacion del £iltrado hasta se~|-

quedad produce una mezcla de 1a sal sédica del 2 6-bis(tri~~ V
fluormetil)-4~nitrobencimidazol y de 1& sal sodica del 2,5~
bis~(trif1uormetil)-7-nitrobencimidazol, que funden alrede~|
dor de 2008C. E1 compuesto es soluble en agua pero insolu-

ble en actdo. : ' P ' -

Otras sales d¢ metales alcalinos o.aicdlihOr

B ———— S, S . opas ey o - e ST S
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térreos del 2,6-bis(trifluormetil)-4~ﬁitbobencimidazdl se
preparan sustituyendo el correspohdiente alcéxido metéli-
co por metéxido sédico en la anterior preparacién. De es-
ta forma se pﬁeden preparar las sales de litio, potasiog
cesio; rubidiq, estroncio, bario, calcio ¥y magﬁesio del

2 6-bis(trlfluormetil)—4—nitrobencimidazol(y su tantdmero) .

Mientras los compuestos de este inverto se aset

mejan a los'fosfatos orgénicos en ser téxicos al ingerir-
los, difieren de esos fosfatos organicos en que posaen una
baja toxicidad cuando se aplican a la pilel. ,

Un grupo de insecticidas y aracnicidas alta-
mente- activo que entra dentro del campo de accidn de la

Férmula I(a) ¥ I(b) con31ste en el 2,6(5)-bis(trifluorme-

‘til)-4(7)—bencimidazol v sus Nl-derivados tal como se re—

Apresenta por la Formula'

' donde R, tiene el mismo significado indicado hasta aqui y
{ n'es 1-3. Los compuestos de esta formula constituyen una

'realizacion preferida de este invento..

" En resumen, 1a Patente de Invencibn que se s0-

licita, debera recaer sobre las siguientes'
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REIVINDICACIONES

l.- Un procedimiento para preparar un oon— -

puesto bencimidazol de Ibrmula'l

- NO
2
; Y-CF, ,//N\
~CP~% ¥ \I::i]l \ﬁj>“CF2-L
.- ’ \ "---.N/ . 7 : .

Q . v o et m——
- [Re——————_— .

CRL  1.'.7m
' 0

donde Q es R’\@-S

-0-G-", 0 -C-, donde R’ es.
hidrégeno, fluor, cloro, bromo, alcoxilo Cl-cs,falquilo )
01-05 o nitro; y R"‘es. alquilo 01-05, alquilo halo-susti-
tuido C -05 alqnenilo halo-sustituido 02-05, alquinilo

C5=Cg o alquenilo Co-0gs 7 B° ™y R""individualmento son’|
hidrbgeno, alquilo 01-05 0 renilo, b en condunto una’ cade-i

na pentane’ailada J tetrametilada.' Yes P & H' Z es P, H,
C1, ---GJ!3 ) -GF2-0?3, y halo o8 un halbseno que tiene un .
ntmero atémico inrerior a 36, caracterizado por hacer reac

clonar una sal de metal alcalino de mn bencimidazol de
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donde M es un Atomo de metal alealino e Y es F & H y.Z es

7, H; C1, -CF3 6 ’CFZ’CFB’ con un compuesto de férmula Q-

| halo donde Q es el definido anteriormente.

2.- El procedimiento de la reivindicacién 1,
caracterizédo porque la readcién sellleia 2 cabo en presen-
cia de un disolvente inerte.

. 3= El'procedimientb de la reivindicacidn 2,
caracterizado porgque el disolvente es acetonitriioiénhidro.

4,- Un procedimiento segin una de las reivin-
dicaciones‘l 8.3, caracterizado porque el compuesto obteni-

do es el 2 6—bis(trifluormetll)—4—nitro-l-bencimidazo;carbo-

xilato de isopropilo.

B~ Un procedimiento segin una de las reivin-
dicaciones l a 3, caracterizado porgue el compuesto obteni-
do es el 2 6-bis(trif1uormetil)—4—nitro~1-fenilsulfonilben-
cimmdazol. . , ‘

6.- Un procedimiento segén una de las reivin-
dicaciones 1la3, caracterizadd porque él'compueéto obteni-|
do es el 2 6-bis—(tr1fluormetil)-4—nitro—1-bencimidazolcar-
boxilato de alilo.. .

7.— Se reivindica por 4ltimo, como objeto 80~

bre el que, ha de recaer la Patente de Invencidén que se so~

licita: "UN PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR UN COMPUESTO BENCI-
| MIDAZOL". | -

-
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Todo conforme queda desérito ¥y reivindicado .
en la presente Memoria descriptiva que consta de treinta

¥ cinco péginas mecanografiadas.

Madrid,VE Mayo 1969

BERNARDO UNGRIA
P.p.
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