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por "PROCEPIMIENTO PARA EQIPARAR DERIVADOS DB FENIIO SUS-
TITUTDOS ", a favor de la firma suiza CIRA~GEIGY AG, regi-
dente en BASIIEA (Suiza)

MEMORIA DESCRIPTIVA

Objeto de este invento son derivadds de fe
nilo substituidos, su preparacidn y su empleo para comba;
tir a Tos parasitos.

Egtos compuestos corresponden g la férmula

5s general
.- T8
R.eq Ry R
1 e (1)
wZyoe CH = C= CH =R
3
10, en la que ,
R, significe ciclohexilo, ciclohexiloxilo o

1
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R

el grupo {iiii’gnYi;
"‘O"r --C-, "'OHZ"‘: ~CH= "'?“’_ ’ "’CHQO" 4
Git3

~0CHpm, -NH-, ~-N- o0 enlace: directo;
.
. 5 . M R6 ’
i enifd Oy wlHe, ool — Yo donde el
significa ~0O-, ~NH-, -~ - O o ! (
¥s s
grupo -CH estd unido al nidcleo fenilico);

significa hidrégeno o alquilo de Cl~03;

’

significa ~COOH, (alcoxilo de Cl—05)~carb0nilo;
(algueniloxilo de Cy=Cg)-carbonilo (alquinilo-
xi}o de 03—05)—carb?nilo, ciclohexiloxicarboni=
lo, fenoxicarbonilo, (halogenalqueniloxilo de
CS;CS)-carboniJ.O, el grupo ciano o un grupo

de carbamoilo monosubstituido o disubstitui-

do por alquilo de cl-cé; alguenilo de 03~c5

o alquinilo de C3~05 (dond? los substituyen-
tes del grupo carbamoilico, junto con el éﬂa;
mo de nitrdégeno al que esten unigos, formen
un anillo heterociclico saturado, pentagonal
0 hexagonal, que puede conbener todavia un
dtomo de oxigeno, un 4dtomo de azufre o bien
otro dtomo mds de n?trégeno);

significa hidrdgeno, metilo o etilo;

gignifica alquilo de 01"03; formilo o acetilo;
significa hidrégeno’o alquilo de Cl"CS;
significa hidrdgeno, haldgeno, alcoxilo de
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01—05 o alquilo de 01;55; Yy

Rg  significa hidrdgeno, halbgeno, metilo o etilos

Por halbgéno deben entenderse fldor, cloro,
broﬁo 0 yodo.

" Ioes grupos de alquilo o aleceoxilo que entran en
cuente pars Ré, Rg ¥ By pueden ser de cadena lineal o
ramificados. Ejemplos de tales grupos son, entre otros:
metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, isobutilo, butilo
normal, butilo secundario y butilo terciario, pentilo nor-
mal, pentilo secundario o isopentilo, metoxilo, etoxilo,
propoxilo; isopropoxilo, butoxilo normal, isobutoxilb;
butoxilo secundario y n-pentoxilo. o

las porciones alcoxilicas, alquenil?xilicas,
alquiniloxflices y halogenalqueniloxilicas de un grupo
Ry glcoxi~y alqueniloxi~, alguiniloxi-~ o halogenaiguani -
loxi~carbonilico pueden ser ramificadas o lineales. Ejem-
plqs de tales grupos parciales son, entre otros, metoxi-
los, etoxilo, n~-propoxilo, isopropoxilo, butoxilo secunda-
rio, allloxilo, metaliloxilo, propargiloxilo y cloroali -
loxilo. Los substituyentes alquilicos, alquenilicos o al-
quinilicos de un grupo carbamoilico Ré pueden ser linea -
les o ramificados. Ejemplos de tales grupos cerbamoili -
cos R3 gon, entre otros: monometilecarbamoile, monoetilear-
bamoilo, dimetilcarbamoilo, dietilcarbamoilo, monocalilcar-
bamoilo, monoisopropilearbamoilo, dialilearbamoilo y 2~but-
-3-inil-carbamoilo.

Ejemplos de los anillos heterocfclicos forma —
dos con los substituyentes del grupo carbamoilico R3 jun-

to con el Atomo de nitrdgeno unidos a ellos, ¥, eventualmen—
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te, con otro heterodtomo mis son, entre otros: el anillo
morfolinico, el piperidinico o el pirwolidinico:

Cabe destacar los compusstos de la férmula

general I en los que:

v

s

54 R, significa ciclohexilo, ciclohexiloxilo o

R:]_"

el grupo ;{iiiii’;_xi,

- - R , g? , ?}'13,
Y glgnifica -O-, =C-, ~CH,~ , -CH- , -?_ .
. CH.
- . ‘ oo . : 3
10, -C‘rI20~, -OCHZi-, -NH-' I P
1
R
5

0 enlace directo;

V/ significa ~O-, =NH-, -1 $ ~CHO-

s
— +6
15. (donde el grupo -CH- estd unido al nuecleo
fenilico) ;
R2 significa hidrégeno! metilo o etilo;' o
RS significa carboxilo, meonicarbOnilo, etoxica;4

'bOI}ilo, n-propoxicarbomilo, is@r&poxigarbon:’t‘.;
20, lo, sequbutoxiogrbonilo, cicldhex?lcaﬁbani;q;
1 fengxicarbonilo, aliloxicarbonilo, cloroali-
loxicarbonilo, propargiloxicarbonilo, monomeQ'
tilcarbamoiloz monoetilearbamoilo, monoisopro-
pilcarbamoilo, mono-secubutil~-carbamoilo, mo=

noalilcarbamoilo, dietilcarbamoflo, dialilear-

Y

25. bamoilo, 2-but-3-inil-carbamoilo, N-piperidi-

nocarbonilo, n-mcrfolinocarbonilo o ciano;
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significa hidrégeno o metilo;
significa formilo o acetilo;

significa hidrdgeno o metilo;
significa hidrégeno, alquilo de Cq-C3s
cloro; metoxilo o etoxilo; ¥

significa hidrdgeno, cloro o metilo.

Se prefieren por su accidn los compuestos de la

féraula general I en los que

Ry

Ry

F

significa el grupo

Rq

significa «0~; =0~ 0 =~CHy-y

0 ?13
significa -0~ —CHQ~O—, ~NH-, -CHO- o
CHO ¢
~N-

significa metilo o etilo;

significa metoxicarbonilos etoxicarbonilo,
isopropoxicarbonilo, secubutoxicarbonilo,
ciclohexiloxicarbonilo, monoetilcarbamoilo,
dietilcarbamoilos monoisopropilecarbamoilo,
monoalilecarbamoilos N-piperidinocarbonilo
o ciano;

gignifica hidrdgeno o metilo; ¥y

significa hidrdgeno, metilo,etilo, cloro

metoxilo o etoxilo.

Un grupo particularmente preferido lo forman

los compuestos de la férmula I en los que:
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Rl significa el grupo

gignifica ~0:i;
5e R2 significa metilo o etilo;‘ '
significa metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
isopropoxicarbonilo, secubutoéxicarbonilo,
dietilcarbamoilo, monoetilecarbamoilo o ciano;

R4 significa hidrégeno; y

10, By

Otro grupo particularmente preferido lo for-

significa hidrégeno, cloro o etilo,

man los compuestos de la férmula I en los gue:
Rl gignifica benecilo insubstituidos
% significa O

: = |

R, wleuifies meti;LO; ‘ .
RS significa metoxicnr?onila; etoxicartonilo, .
isopropoxicarbonilo, dietilearbamoilo o
_ cieno; ¥
~ ’ R4 significa hidrégeno,
20, ,J La preparacién de los compuestos de la f@r=

&

mula I se efectia de manera ya conocida; por ejeniplo, Som

gin los métodos siguientes:

) oAl Ry Bo

. base
Ko (He G CHR I
25, A) 3 *"'**"*43>

(II1)
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B)

Rl“ ~R8 R4
’ base
-7H + XCH-C-R .
> S v
(I1) (Iv)
0 bien
Ry~ ~Rgh, 1. Hgo/% (C,Hs ), /R, OH
_z-tpeczcr 2+ H30 ViD v
/7
(V1)
y
. ﬁ © (+)
B - - si;, ﬂ |
+ (R.0),P-CH-R. . Me E
"“Z— - __R2 9 2 3 I
(v) (VIII)
£
~RoR
18 112 Ry oOH/H ®
(H-C=CH-COOH . > I
) Rlox/base

(IX)

En las férmulas II a IX, los simbolos 2 y Ry

hagta RlO tiensn el significado que se les ha atribuido

Para la férmula I; X representa haldgeno (en particular,

cloro o bromo); Ry representa alquilo de C,-Cg, fenilo

0 p~clorofenilos Me representa metal alcalino (en particu-

lar, sodio o potasio); y Ry representa alquilo de 01—04,

algquenilo de C3—C4, alquinilo de 03—64 0 ciclohexilo,

En calidad de bases entran en cuenta para las



5.

10,

15,

20.

25.

reacciones A, B y C los hidruros, las amidas, alebéxidos, -
los hidréxidos o los carbonatos de metales alcalinos 0
alcalinotérreos. |

Las materias de partida de la férmula IX se
obtienen de la manera mas convenlente por hidrdlisis al-
calina de un éster respectivo,

En el procedimiento B, 1los compuestos de la
férmula I se preparan por reaccibn de una cetona de la
férmula V con el anidn de un derivado de 4cido dialquil-
fosfénico en un disolvente inerte (?eaccién de Horner;
por ejemplo, vedse J. Org. Chem, 25, 1232-34 (1960] y J.
Org. Chem. 30, 680 y sigulentes (1965)). )

D) Los compusstos de la férmula I en los que

Y y/0 % significan ¢l grupo ~N- se preparan de la mane-
1

B

ra més conveniente mediante acilacién o elquilacibén de un

grupo ~NH~ segin las ecuaciones sgiguientes:

Rg Ry

R
. ——— \4 é reactivo acilante o
- - A - = - .
R 1 NH N P Z' ~CH-C=CH R3 \

agente de alquilacién7

(%)
B R
Rry N~ -Z'4CH50=CH—R3 0
(I)
/38 ?4 32 reactivo gecilante o

{
!
R'gY -<<:::::§>-NH—CH—C=CH-R3 >

agente de alquilacién
(X1)
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A
B! 1Y'~® ~N—CH~C=CH-R,

(1)
donde
R, hasta R8 tienen el mismo significado que se les

ha atribuido para la férmula I

R'l repregenta ciclohexilo o el grupo'—ﬁ E /2>—
Rg

Al representa —~0~, -N— o ~CHO-
t 1
R5 R6 -
(donde el grupo ~CH~ esté unido al nicleo fe-
!
R
nilico); e 6 0 CHy GH
" ] l3
P representa -0-, -N- , -C-, -CHZ—, ~CH -~ , ~Cw= ,
1 t
R CH

5
—CHQO-, ~OCH2- 0 enlace directo, 3

En calidad de reactivo acilante se emplsa,
por ejemplo, anhidrido ds deido acético-4cido fiérmico,
anhidrido de Acido acético o cloruro de acetilo, en pre-
sencia de una base (como amina terciaria).

Las reacciones para formar las materias ac¥ivas de
1lg férmula I se realizan con prosién normal y en presencia
de disolventes y diluentes inertes para los ﬁarticipes de la
feaccién; por ejemplo, en hidrocarburos aromdticos (como ben—
ceno, tolueno o xileno), en tetrehidrofurano, dioxano o 4te-
res dialquilicos, en amidas N,N-dialquiladas (como la dimetil
formamida); en alcoholes (como el mgtanOI, el etanol, el pro-
panol o el isopropanol) o butanoles, sulféxidos, cetonas (co-
mo la acetona, la metiletilcetona o la ciclohexanona), Las tem.
peraturas para la reaccién se hallan en el intervalo de O a

1402C, pero preferentemente en el intervalo de 10 a 70°C,
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Las materiss de partidao de las fdrmulag i1,

III, 1Iv, VI y VIII son compucstos conocidos; asi, por
ejemplo, los compuestos de la férmulag VIII pueden preparar-
se por el procedimiento descrito en J, Org, Chem. 24, 434
(1959). En la preparacién del compussto de la férmula I
por log procedimiento A, By C sc forman cn proporciones
variables las 4os isbmeros geomdétricos posibles.,:

Los compuestos que se han descrito constitu-
yen en parte mezclas de cstos isbmeros cis y trans tales
como las que se presentan en la sintesis o respectivamente
después de la purificacifn,

I46meros trong de la férmula I puros pueden
obtenerse, por ejemplo, mediante el empleo de derivados
puros d¢ deido 3-alquil-(o rospectivamonte 3,4-dislquil-)
~4=hal ogen-2~trans-buten-carboxilico (J,A.C.S. 90, 6225
(1968)) en la sintesis de las materias activas, 0 bien me-
diante cristalizacibén fraccionada, destilacidén fracciona-
da o procedimicntos de separacién por cromatografia gaseo-
gsa 0 adsorbente de mezclas ds isbémeros ois/trans,

Los compucstos de la férmula I pucden utilizar-
se para combatir a 10s pardsitos animales y vegetales,

En particular son aptos para COmbatif‘g ios
insectos de las familias: teltigdéhidos, griiiddé; grillo-
télpidos; blétidos, reddvidos; pirrocéridos, cimicigos,
delfécidos, afidicos, diéspidiGOS, pseudooéccidoé, esca-
rabeidqs; derméstidos, coccinélidOS; tenebriénidss, cri-
somélidos, brdquidos, tineidOs; noctiidos, limdtridos,
pirélidos, culicidos, tipdlidos; estoméxigos, tripétifos,
muscidog, celiféridos y pulicidos,
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Ia accidn insecticida o acaricida puede ensanchar-

ge considerablemente ¥y acomodarse a circunstanclas deter-

minadas por adicidn de otros insecticidas y/o acaricidas.

En calidad de aditivos son aptas, por ejemplo, las

materias activas sigulentes, entre otras:
COMPUESTOS DE FOSPORO ORGANICOS
anhidrido de écido.bis~0;0~dieti1fosf6rico
(TEPP)
dimetil-(z,z;2~tricloro—1~hidroxietil)—fosfonato
' (TRICHLORFQN)
1, 2=dibromo=-2, 2-dicloroetil~dimetd 1~fosfato
(NALED)
2;2-diclorovini1~dimotil-fosfato
( DICHLORPHOS)
2-metoxicarbamil-’~metilvinil-dimetil~fosiato
(MEVINPHOS)

dimetil~1~-metil-2~(metilcarbamoil )-vinil-foafato cis

f

(MONOGROTOPHOS)
3-(dimetoxifosfiniloxi )-N,N-dime+il-cis—~crotonamida
(DICROTOPHOS)
2-¢loro-2-dietilcarbamoil-1-metilvinil-dimetil~fosfato
( PHOSPHAMTIDOI)
O;0~dietil-0 (0 8)=2~(etiltio)=etil-tiofosfato
( DEMETON )
Sw(etiltioetil-o;O-dimetil-ditiofosfato
( THIOMETON )
0,0-dietil~S~etilmercaptometil-ditiofosfito
(PHORATE )
O;0—dietil—S—2~(etiltio)-etil—ditiofosfato
(DISULFOTON)
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0; O-dimetil~S—2~(etilpulfinil)~etil~tiofosfato
(OXYDEMETONMETHYT, )
O;O—dimetil-s—(1;2-dicarboetixietil)~ditiofosfato
(MALATHION )
o; 0,0, O—tetrae“sil-s; St-metilen~bis-ditiofosfato
( BTHION)
O~etil~S, 8~dipropil~ditiofosfato
O;O-dimetil~S—(N;metil-NAformi10arbamoilmeti1)—ditiofosfato
( FORMOTHION)
o; O-dime ti1~S~(K-netilcarbamoi lmetil )~ditiofosfato
(DIMETHOAT)
O;O—dimeﬁil—Oup-nitrofenil—tiofosfato
(PARATHION~HETHYL)
O;O—dietil-Oﬁp«nitrofenil—tiofosfato
(PARATHION)
O-ptil=0-p=-nitrofenilfenil-tiofogfonato
(EPN)
0;O—dimetiluo—(4—nitro—m—tolil)—tiofosfato
( FENITROTHION)
O;O—dimeti1—0—2,4,S—triclorofenil-tiofosfato
(RONNEL )
O=etil-0,2,4,5=triclorofeniletil~tiofosfonato
(TRICHLORONA?)
O;O-dimetil-0~2,S—diclor0w4-bromofenil~tiofosfaﬁo
( BROMOPHOS ) ‘
0 , O-dimetil-0~(2,5~dicloro-4~yodofenil)~tiofosfato
( JODOFENPHOS )
4~tercibutil-2-clorofeni l~N-metil-O-metilanidofosfato

(CRUFOMAT)
0, O-dime ti1-0~( 3~metil-4-meti Imercaptofenil)~tiofosfato
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(FENTHION)
isopropilamino~O~etil-(4-metilmercaptom3-metilfenil )=~
fosfato
0-0~3ietil=O-p—(metilsulfinil )-fenil-tiofosfato
(FENSULFOTHION)
o-p-(dimetilsulfamido)—fenil-o;0~dimetil~tiofosfato
(F%MPHUR)
O O O, O‘-tetramctll—o 0'~t10d1-p-fenllent10¢osfato
O7etil-s-fen11-eull-dltiofosfonato
0, O0-dimeti1~0=(alfa-meti 1bencil-3~hidroxicrotonil )-
(fosfa?o)
2=010r0=1m=(2,4~diclorofenil)-vinil-diedil-Ffosfato
( CHLORFENVINPHOS)
2—cloro~l-(2;4;5—triclorofenil)—vini1~dimgtil~fosfato
oﬁgé-oloro-1~(2;5—diclorofeni1);7-v1n11~o,o-dietiltio-
fosfato
O;O-dietiltiofosfato de fenilgiioxilonitriloxima
' (PHOXTM )
0, 0~dietil=0=( 3=cLloro—4~me ti1=2=0x0=2~H~1~benzopiran=-
7—11)-tio¢osfaﬁo (OOUMAPHOS) ,
2 3~p-dioxand1tlolws S~big=(0,0~dietilditiofosfato)
(DIOXATHION)
51£T6~cloro-2woxo~3~benzoxazolinil)-metig7~0;O—dietil—
ditiofosfato (PHOSATON) ‘
2~(dletoxifosf1nllim1no)~1 3~ditiolano
0, O=dimetil=S~/D-metoxi=1, 3, 4~tiadiazol~5- (4H)-on11~
(4)=metil/-ditiofosfato
O;O—dimetil—S—fta}i@idometil—ditiOfosfato (TMIDAN)
O;O—dietil~0~(3;5,6,tricloro—z—piridil)—ﬁiofosfato
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O;O—dietil-0—2dpiracinil—tiofosfato
(THIONAZIN)

o; O-dietil=0—( 2=isopropil=4-netil-5~pirimidil)-tiofos -
fato (DIAZINON)

o; 0-dietil~0~(2—guinoxalil )-tiofosfato

0;0~dimetil-s-(4-oxo-ll2'3-benzotriacin—3(4H)—il~metil)-
-ditiofosfato (AZIN‘PHOSMETHYL)

o O-dietil-S-(4~o0x0~1,2,3~benzotriacin-3(4H)-il-netil-
ditiofosfato (AZINPHOSAETHYL)

Sq[Z,6—dlam1no~v~tr1301n-2-11)—meti£7~o O-dimetll~diti o=
fosfato (MENAZON)

O;O—dimeti1—0-(3~cloro~4*nitrofenil)-tiofosfato
(CHLORTHION )

O;O—dimetil-o (0 8)=2=(etiltioetil)~tiofosfato
( DEMETON~S-LIETHYL )
Gloruro de 2—(0'O-dime'bil-fosforil-'biome'bil)—S-me'toxi—-
piron-4-3, 4~d1clorobenc11-tr1fenllfosfonlo
0, O—dlet11~S—(2 5-diclorofeniltiometil)-ditiofosfato
(PHENKAPTON)
0;O-dietil-o—(4—metil~cumarinil~7)—%icfosfato
(POTASAN) o
Seanino=big-(dimetilanido)=fosfinil-3=fenil-1l, 2,4~
triszol (TRIAMIPHOS)
Nﬂmetil—s-(0;O—dimetiltiofosforil)~3~tiavaleramida
( VAMIDOTHION )
O;O-dietil—01£§~dimeti1amino-4—meti1pirimidil—(617-
, tiofosfato (DIOCTHYL)
0, 0-dime til-S—(metilearbamoi lmetil)~tiofosfato
( QMETHOAT)
Omgtil=0=(8~quinolil )~Ffeniltiofosfonato
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( OXINOTHIOPHOS)
O-motil~S~metil-anidotiof oefato

(MONITQR)
O-meti1-0-(2,5-dicloro~4~bromofenil )~benzotiof osfonato

, _(PHOSVEL)

0,0;0,0—tetrapropilditiOpirofosfato
3~(dimetoxdfosfiniloxi )=Nemetil~N-metoxi-cis~crotona—

mida
O;O-dimetil—S—(N—etilcarbamoilmetil)-di%iofosfato

( BTHOAD-METHYT, )
O;O-dietil-S—(N-isoprOpilcarbamoilmetil)—ditiofosfato

(PROTHOAT)
§~N-(1~ciano-1l-metiletil )-carbamoi lme ti l~dietiltiol-

fosfato (CYANTHOAT)
S-(2-acetamidoetil)~0;O-dimetilditiofosfato
triamida de dcido hexametilfosférico

(HEMPA)
O;O~dimetilu0-(2-cloro~4-nitrofenil)~tiofosfato

(DICAPTHON)
O;O—dimetil—0~p~cianofeni1-tiofosfato

(CYANOX)
O-etil-o-puoiagofenil~tiofosfonato
0;O—dietil—ouz,4~dielorofenil~tiofosfonato

( DICHLOF FENTHION)
O;2;4—diclorof?ni1~O—metiliBOprOPilamido~tiofoafato
0;O~dietil—0~2,5-dicloro—4-bromofeni1~tiofosfato

( BROMOPHOS-AETHYT, )
dimetil-p-(meti1tio)~fenil-fosfato
0, O~dimetil-O~p~gulfamidofenil-~tiofosfato
0~/p~(p~clorofenil)-az 0feni_]_.7-0; O~dimetil-ti ofosfato
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(AZOTHOAT)
Qwetil-S~4~clorofenil~etil-ditiofosfonato
Ow1 sobuti 1~S=p=clorofeni 16 til~diti ofosfonato
0;O-dimeti1—S~p7010rofenil—tiofosfato
0;O-dimeti1fS—(p-clorofeniltiomeﬁil)-ditiofosfato
O;O—dietildp—olorofenilmercaptometi1~ditiofosfato

(CARBOPHENOTHION )
O;O—dietil~s~p-clorofeni1tiometil-tiofosfato
0, 0-dimeti 1-8~( carboetoxd ~Feni lnetil )-ditiofostato

(PHENTHOAT)
0;O-dietil-s—(carbofluoroetoxi—fenilmetil)-ditiofps—

fato
0;O-dimetil—S—(carboisoproPOxi-fenilmetil)—ditiofosfa~

to _
O;Oudietil-?-hidroxi—s,4-tetrametilenwcumarinil-tiofos-‘

fato (COUMITHOAT)
2-gulfuro de 2~metoxi~4~H—1;3;2-benzodioxafosforina
O;O—dietil-o—(5-fenil—3—isooxazoli})Tﬁiofosfato
o~(dietoxifosfinilimine )-4-metil-1,3-ditiolano
bxido de trig-(2-metil-~l-aciridinil)-fosfina

(METEPA)
S—(2-cloro—1-ftalimidoetil)-O;O-dietilwditiofosfato
N—hidroxina?talimido-dietil—fosfato
dimetil—3;5,6~tricloro—2piridil-fosfato
O;O—dimetil—o-(3;5;S-tricloro-z-piridil)~tiofosfato
S~2~(etilsulfonil)-etil-dimetilti ol~Ffosfato

" (DIOXYDEMETON~S-METHYL )

dietil-S-2-(etiloulfinil)-etil-ditiofosfato

( OXYDI SULFOTON )
anh{drido bis~0;O—dietiltiofosférico
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(surrorme)
dimetil~l, ;-«;i—( carbometoxi )-l-propen-2-il-fosfato
dimetil-(2, 2, 2=tricloro=~l~butiroiloxietil)~Ffosfonato

(BUTONAT)
0, 0-dimetil-0~(2, 2~dicloro-l-metoxi~vinil }-Fosfato
bis-(dimetilamido )-Ffluorof osfato

(DIMEFOX )
cloruro de 3;4-diclorobencil-trifenil—fosfonio
dimetil-N=metoximetilcarbamoilmetil-ditiofosfato

( FORMOCARBAM )
O;O—dietil—o—(z;g—dioloro-l—cloroetoxivinil)—fosfato
0;O-dimetil-O—(z,2-dicloro—l-cloroetoxivinil)-fosfato
O—etil—S;S—difenildi#iol-fosfato
O=gtil~S-~bencil~fenilditiofosfonato
O;O-dietil—Sdbepcilﬁtiol—fosfato
O;Owdimeti1—S—(é—clorofeniltiometil)~ditiofosfato

, (METHYL.CARBOPHENOTHION )
0, 0~dime ti 1=8~(etiltiometil)~-ditiof osfato
diisopropilaminofluvorofosfato
(MIPAFOX)
o; O-dimetil~S—~(morfolinilcarbamoilmetil )-~ditiofosfato
(MORFHOTHION)
bismeti lamido~Lfenilfosfato
o; O~dimeti1-8~(bencensulfonil )-ditiofosfato
O;O—dimetil—(s y 0)-etilsulfoniletil~tiofosfato
O;O—dietil~0~4—nitrofenilfosfato {
disulfuro de trietoxi-isopropoxi-~bis~(tiofosfinilo)
2-6xido de 2~metoxi~4H—l;3,2—benzodioxafosforina
octametilpirofosforamida
( SCHRADAN )
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bis-(dimetoxitiofosfinilsulfuro)~fenilmetano

N,N,N',N'~tetrametildianidofluorofosfato
(DIMEFOX )
O~fenil-O-p-nitrofenil-netantiofosfonato
(COLEP)
O-metil=-0=(2~cloro-4=tercibutil-fenil )-N-meti lamido-
tiofoa?ato (NARLENE )
Ofeﬁil—o-(2,4—diclorofeni1)—fenil%iofosfonato
0,0—die%il-0~(4~meti1mercapto-3;5—dimetilfenil)-tiofos-
fato
disulfuro de 4;41-bis-(0;0-dimetiltiofosforiloxi)-
’ difenilo
0, 0-3i~(beta—-cloroetil)=0-(3-cloro~4-metil-cumarinil-
7)=fosfato
S-(l-ftalimidoeﬁLl)—O;O-dietilditiofosfaﬁo
O;O—dimetil~0~(3—cloro~4-dieti1sulfamilfenil)~tiofos—
fato
O-me ti1~0~( 2~carboisopropoxifenil )-amidotiofosfato
5»(0;O—dimeti}fosforil)-6-010r0~biciclo(3.2.0)—hepta—
dieno-(1,5)
O-meti 1~0-(2-igopropoxicarbonil~l-metilvinil)~etilani-~
dotiofogfato
NITRCEENULES Y DERIVADOS

4;6-ﬂinitro-6~metilfenol, sal sddica
(DINITROCRESOL) '
dinitrobutilfencl, (s21 2,2';2"-trietanolaminica)
2~ciclohexil~4,6~-dinitrofenol
(DINEX) )
2-(1~metilheptil )~4 ,6-dinitrofenil=crotonato
(DINOCAP)
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2~gecubutil~4, 6=dinitrofenil-3~metil~butenoato
( BINAPACRYT)
2-gecubutil-4, 6-dinltrofenil-ciclopropionato

2-gecubutil=~4 ,6-dinitrofenil-igopropil-carbonato
(DINOBULON)
DIVERSOS
piretina I
piretina IT
3-alile2=metil-~4—-0x0~2-ciclopenten~1-il~crisantemomato
(ALLETRHRIN)
6=cloropiperonil~crisantemomato
) ( BARTHRIN)
2,4-dimetilbencil~crisantemonato
' ‘(DBMETHRIN)
2y344,5~tetrahidroftalimidometil-crisantenomato

sulfuro de 4-01orobenéil-4-clorofenilo

(CHORBENSID)
6~me t11-2~0x0~1,3~di%iolo=-/7, 5-b/-quinoxalina
(QUINQUETHIONAT)

monocarboxilato de (1)=3~(2-furfuril)-2-metil-4=-oxoci-
clopent—-2—enil-(1l)=~(cis + trans)-crisantemo
(FURETHRIN ) '
2-pivaloil-indan-~1,3-diona
(PINDON)

N'~(4-cloro-2-meti 1fenil)-N, N-dimeti1formamidina

¢

(CHLORPHENAM TDIN )
sulfuro de 4-clorobencil-4-fluorofenilo
. ( FLUORBENSIDE)
5,6-dicloro~l—-fenoxicarbanil-2-trifluoronetil~bencimi~

dazol (PENOZAFLOR)
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sulfonato de p-clorofenil-p—clorobenceno
(OVER) |
bencensulfonato de p—~clorofenilo
(FPENSON) )
p-clorofenil-2,4 , S5~triclorofenilsulfona
(TETRADIFON)
sulfuro de p-clorofeni 1—-2; 4 , 5-triclorofenilo
(TETRASUT)
sulfuro de o=clorobencil~p-clorofenilo
(CHLORBEN SIDE) .
2-tio-1,3-ditiolo~(5,6)-quinoxalina
( THIOCHINOX )
gulfito de prop—2-inil-(4-tercibutilfenoxi)~ciclohexilo
(PROPARGIL)
FORMAMIDINAS

1~-dimetil-2—~(2'=metil~4t=clorofenil)~Formamidina
(CHORPHENAMIDIN)
1-metil=2-~(2'=netil~4t=clorofenil )~formamidina
l-metil-2-~(2! -’-me'bil—lt t=bromofenil )=formamidina
1-metil-2-(2!,4 ' ~dimetilfenil )~formanidina
1-n=butilel-metil—~2=(2!'-metil=4'~clorofenil )~formamidina
1-metil-l-(2'-metil~4!-cloranilino-me+tileno)
2=( 2tmeti 14 "=clorofenil)~f ormemidina
1-n-butil=-2~(2'-metil-4t-clorofenil~imino)—pirrolidina
_UREAB
Ne2-metile=d=clorofenil~-N? , N'=dimetil=+tiourea

CARBAMATOS

lenaftil-N-metilcarbanato
(CARBARYL:)

o=butinil-4~clorofenilcarbamato
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4~dimetilamino=3,5=xilil-N-metilcarbamato
4~dimeti lgmino=3~tolil~N-metilcarbamato
(AMTNOCARB) ;
4-metiltiom3, Swxilil~N-metilecarbanato
(METHIOCARB)
3;4;5~trimeti1feni1—N-metiléarbamato
2~olorofeni1—N~metiloarbaméto
(CPMC)
§mClor0=6=0x0~2=norbonan~carboni trilw«O=(metilcarbamnoil )-
-oxima
1-(dimetilcarbamoil)—B—meti1—3-pirazolil~N;N*dimetil—
~ carbamato (DIMETILAN)
2,3-dihidro-2,2-dimetil-T7~benzofuranil-N-meti learbamato
(CARBOFURAN)
Qwmetil=2-metiltio-propionaldehido=0O~(metilcarbamoil)-
oxima  (ALDICARB)
8=quinaldil-N-metilcarbamato y sus sales
2-igontopil-4~(metilcarbamoiloxi )~carbanilato de metilo
m-_-( l-etilpropil)~fenil-N-metilcarbamato
3,5-di~tercibutil-N-metilcarbamato
n—-(1l-metilbutil )-fenil-N-metilcarbamato
2-isopropilfenil-N-metilcarbamato
2-gecubutilfenil~N-metilcarbamato
mftolil-N—metilcarbamato
24 3=xi 1il~N-me+tilecarbamato
3~igopropilfenil-N-metilcarbamato
3~tercibutilfenil~Nwmetilcarbamato
3=gecubutilfenil-N-metilcarbamato
3-isopropil--5-metilfenil-N-metilcarbamato
(PROMECARB)
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3,5=diisopropilfenil~N-metilcarbamato

2-cloro-5fisoPrOPilfenil-N-meti1carbamato
2—019ro—4,5~dimeti1feni1—N—meti1carbamato
2-(1,3~dioxolan—2~il)~fenil-N-me+tilcarbamato
‘(DIOXACARB)
2-( 4,5-dimeti1~] , 3~dioxolan~2-il )-fenil-N-metilcarbamapo
2~(1,3~dioxolan~2~il )~fenil-N,N-dimetilcarbamnato
2-( 1; 3~ditiolan~2-il )—~N; N-dimetilcarbamato
2-(1,3-ditiolan-2~il)~fenil=N, N-dime+tilcarbamato
2-igopropoxifenil--N-metilcarbamgto
( ARPROCARB)
2~( 2=propiniloxi )~fenil-N-metilcarbamato
3~(2-propiniloxi )~fenil-N-metilcarbamato
2~dimetilaminofenil-N~metilcarbamato
2-dialilaminofenil-N-metilcarbamato
4—dialilamino~3;5~xili1—N—metiloarbamato
(ALLYXICARB)
4-benzotienil-N-metilcarbamato
2;3—dihidro~2wmetilm7~benzofurani1~N~metilcarbamato
3-metil-l=fenilpirazol-~5-il~N,N~dimetilcarbamato
1wi$0propil~3-metilpirazol—S-il«N;N~dimetilcarbamato
(LSOLAN) ' '
2~dimetilamino=5,6~dimetilpirinidin~4 —i1l-N,N~dimetil~
carbamato
3:metil—4-dimetilaminometileniminofeniléNwmeti1Carbamato
3,4~dimetilfenil~4~metilcarbamato
2—ci¢lQpentilfenil-N»meti1carbamato
3=-dimetilamino~metileniminofenil~N-metilcarbamato
XPORMETANATE) y sus sales
1-metiltio~etilimino-N-metilearbemato (MBTHOMYL).
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2-metilcarbamoiloximino~1,3~di %l olano
S-metil-2-metilcarbamnoiloximine=Ll, 3~oxitiolano

2-(l*metoxi-2~pr0poxi)—fenil—N—metilcarbamato
2=(1-butyn-3-il~oxi )=fenil-N-metilcarbamato
1-dimetilcarbamil~1-metiltio~O-metilcarbamnil—formoxima
1—(2'-cianoeti1tio)—Oqgetilcarbami1-acetaldoxima
l~meti1tio—O—carbami1-a;eta1d0xima
OT(3-secubuti}fenil)-N—feniltio—N—metilcarbamato
2,5~dime ti1~1,3~ditiolan-2-(0-meti lcarbamil )~aldoxima
0,2-difenil~N-metilcarbamato
2~(N-metilcarbamil-oximio)-3-cloro=biciclo/2.2./heptano
2~ (Neme tilcarbamil-oximio)-biciclo/Z.2.17/heptano
3~i30pr0pi1fenilnN;meti1-N—cloroaceti1—carﬁamato
3~is9pr0pilfenil—ﬂkmetil-N-meti1tiomotil—carbamato
0~(2,2-dimetil-i=cloro~2, 3=dihidro-7~benzofuranil )-N~
mgtilcarbamato'
0-(2,2,4~trimetil-2,3-dihidro-7 -benzoduranil)-N-netilcar-
bamato
O~ngfﬁil-N4metilmeaceﬁil—carbamato
O~5,6,7;8—tetrahidronaftil—N-metil—carbamato
37isoProPil~4»metiltio—feni1—N-meti1carbamato
3y5-dime til-4-me toxi~Ffenil-N-metilcarbamato
J=metoxime toxi~fenil--N-metl learbamato
3~aliloxifenil~-N-netilcarbamato
2-propargi. loximetoxi~fenil-N-me+til-carbamato
2~aliloxifenil-N-metilcarbamato
4-nmefoxi carbonilamino-3-isopropilfeni 1~N-metil-carbamato
3y 5~dimetil-4d~metoxicarbonilani no-fenil~N-metil--carbama-to
2~gamma~me t11lti opropilfenil-N-me tilcarbamato

3-(alfa-metoximetil-2~propenil)~fenil-N-metil~carbamato
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2-¢loro=-5-tercibutil-fenil-N-netil-carbamato

4w(metil—pr0pargilamino)—3,5—xi}il—Nﬁnetil—carbamato
4~(metil~gamma~cloralilemino )-3, 5-xilil-N-me ti l-carbamato
N~(metil-beta«cloralilamino)—3;5-xi1i1~N-metil-c§rbamato
1~(beta—etoxicarboniletil )-3~metil-5-pirazolil-N,N-dime—
til-carbamato
3-me til-4~(dimetilamino~meti Imercapto-metileninino )-fo-
niléquetlloarbamato
clorhidrato de 1, 3~bis~(carbamoiltlo)~2~(N N-dimetilemi~
, 1o )~nropano
5,5~dinetilhidrorresorcinoldimetilcarbanato
2-/etil~propargilaning/-fenil-N-metilcarbanato
2-/metil-propargi lamino/~fenil-N-meti Learbamato
2~/dipropargi laming/~fenil-N-meti learbanato
4-ZﬁiprQpargi1aming7~37tolil~N-metilcarbamato
4~/Fipropargi laming/-3, 5~x11i1-N-metilcarbanato
2-/81i1-i sopropilamingf-Ffenil-N-metilcarbamato
3—[51il—i sopropilaming/~fenil-N-metilearbamato

HIDROCARBUROS CLORADOS

gamma-hexaclorociclohexano
( GAM{[EXAN B, LINDAN, GANMA—HCH)

1 2 4 5,6,7,8,8~0ctacloro~3alfa—~4, 7,7a1fa'~betrah1dro-
4 7—metllen1ndano (GHLORDAN)

1, 4 55 6,7,8,8-heptacloro-3alfa~4,7, 7alfa~tetrah1dro—
4 7—metilenindano (HEPTACHLOR)

1 25394, 10 10~hexacloro-1 4,48l1fa, 5,8 8alfa-hexahidro~

' endo-l 4-ex0~5, 8~d1metanonafta11na (ALDRIN)

1,2,3,4,10, 10~hexacloro~6 7—epox1-l 4,4a_fa,5 6,7, 8 8al=
fa~octahidro~exo~l,4~endo~5,8-dinetanonaftalina
(DIBLDRIN)
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Al?2,3;4;10;lOThexacloro~6?g—epoxi—l;4,4alfa,5,6,7,8;8alfa—
octahidro=endo~endo~5,8-dimetanonaftalina (ENDRIN)

Los compuestos de la férmula I pueden emplearse solos
o Jjunto con vehiculos apropiados y/o materias suplementarias
apropiadas. Los vehiculos aproplados y las materias suplementa-
rias apropiadas pueden ser sélidos o 1iquidos ¥ correspgnden a
las materiag usuales en la téenica de las forgulac&ones, oamo;
por ejemp;o, materias Qaturales o’regeneradas, disolventes, dis~
persantes, humectantes, fijadores, espesantes, aglomerantes y/0
abanOs:

Para la aplicacidn, los compuestos de la férmula I pue§
den elabpra;se en forma de agentes de’espolvo?eo, concentrados
de emulsién; granulados, dispgrsiongs, sprays, soluciones o susg
pensiones, en la formulacién usual que ' pertenece al conocimien
$o comin de la técnica de las aplicaciones. Cabe citar ademis
los "cattle dips? 0 bafios de ganado y los "sprays races" o pa_
gos de rociadura; en los que se emplean preparaciones aouosag;

Ia preparacidn de agentes de este invento se reali-
za, de manera ya conocida, por mezcla ¥y molturacidn intimas .
de las materiss activas de la férmule I y con materias de vehfm
culo apropiadas; eventualmente con adicién de dispersantes o
disolventes que sean inertes respecto a las materias activas;r
Egtas pueden hallarse en las formae de elahorapién siguientesé
- preparaciones s8lidag: agentes de éspolvoreo, agentes de es=
parcimiento, ‘ granulados, granulados
de envoltura, granulados de impregne-—
' cién y gronulados homogéneog;
~preparaciones liquidas:
a) concenfrados de materie ac-

tiva dispersables en agua polvos para aspersiones
(polvos humectables),. pas—

tag ¥ emulsiones;
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Para la composiclfn de preparaciones sélidas

b) soluciones.

(agentes de espolvoreo, agentes de esparcimiento, etc,)
ge mezclan las materias activas con materias de vehicu -
lo inertes, En calidad de materias de vehfculo entran
en cuenta, por ejemplo; el caolin, el talco, el bol, el
loes, la crgta, la piedra caliza, la calcita, el ataclay,
la dolomita, la tierra fésil; el dcido silfcico precipi -
tado, los silicatous alcalinotérreos, los silicatos de
aluminio sdédicos y notdsicos (fe}despaﬁos y mica), los
sulfatos de calecio y de magnesio, el 6xido de magnesio,
materias sintétices molidas, abonos (como el sulfato
ambnico, el fosfato aménico, el nitrato amdnico y la
ure&), productos vegetales molidos (como harine de ce -
reales, harina de corteza de drbol, aserrin de madera .
y harina de cdscara de nuez); polvo de celulOSa! regiduos
de las extracciones de vegetales, carbdn activo, etc., se-
paradamente o en mezclas entre sf.
Los granulados pueden prepararse muy senci -

llemente disolviendo una materia activa de la férmule I
en un disolvente orgénico; aplicando la so}ucién asi ob-
tenida a un minergl granulado (por ejemplo, atapulgita,
§10,, granicalcio, bentonita, etc.) y evaporando luego
el disolvente orgdnico.

~ Tembién pueden prepararse granulados de po -
1fmeros, para lo cusl se mezclan las materias activas de
la férmnla I con compuestos polimerizables (urea/formal-
dehido, diciandiamida/formaldehido, melaming/fermaldehi~

do u otros) y a continuacidn se efectuna una polimeriza -
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vibn congervadora, que deja intactes las substancias ac -
tivas y en la gue, durante la formacifln del gel ﬁodavia,
ge realize la granjacidén. Mds favorable es impregnar

con las materias activas, en forma, por ejemplo; de sus
solgciones (en un disolvente de punto de ebullicidn ba-
jo), granulados listos de po;imeros porogsos (urea/for -
maldehido, poliacrilomitrilo, polidster u otros), de su -
perficie determinada y relacidp favorable y dqterminable
previamente de adsorcidn/desorcidén, y expulsar luego el
disolvente. Tales granulados de polfmeros pueden tam -
bien esparcirse en forma de microgranulados (preferen -
temente con peso esPecifico aparente de 300 g a 600 g
por litro) por medio de esnolvoreadores. EL esnolvoreo
gobre zonas extensas de cultivo de plantas Gtiles puede
realizarse con ayule de aviones.

Los granulados son asequibles tambidén por
compactacidn del material de vehiculo con las materias
activas y las suplementarias y desmenuzacidn consecutiva.

A egztas mezclas pueden agregarse ademds su -
plementos estabilizadores de la materia activa y/o mate -
ria; no iénicas,'anionactivas y cationactives, que mejo -
ren, por ejemplo, la adherencia de las materieg activas
a las plantas y a las partes de los vegetales (fijedores
y adhesivos) y/o aseguren mejor humectabilidad (humectan -
tes) y mejor dispersabilidad (dispersan?es).

Entran en cuenta, por ejemplo, las materias
sigulentess mezcla de olefina y cals derivadgs de la ce -
lulosa (metilcelulosa, carboximetilcelulosa, etc.); Ste -
res hidroxietilenglicblicos de mono=- y di-alcuilfenoles

con 5 a 15 radicales de dxido de etilenowpor moldcule ¥
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8 o 9 4dtomos de carbono en el radical alquflico, Zeido

ligninsulfénico y sus sales alealinas y alealinotérreass
dteres polietilenglicbllicos ("carbowaxes"); &teres poli -
glicélicos de alcohol graso con 5 a 20 radicales de éxi -
do de etileno por moléeula y 8 a 18 dtomos de carbono en
la parte de alcohol graso; productos de condensacidn de
éxido de etileno con éxido de propileno; nolivinilpirro-
lidonas; alcoholes polivinflicos; productos de condensa -
cibn de urea/formaldehido; y productos de ldtex.

Los concenirados de materia activa disper -
sables en agua, 0 sea los polvos de agpersiones (pol -
vos humectables ), las pasas y los concentrados de emul -
gidn, constituyen agentes que pueden diluirse con agua
hasta cualguiex c?ncen%racién que se desee. Constan
de materia activa, wateria de vehiculo, eventuales adi-
tivos que estabilicen la materia activa; substancias ten-
sioactivas y agentes anbtiespumantes y eventualmente di;
solventes, '

Los polvos para aspersiones (polvos humecta -
bles) y las pastas se obtienen mezclando y moliendo has -
ta homogeneidad las materias activas con agentes disper-
santes y materias de vehiculo pulverulentas, en disposi-
tivos apropiadQS. En calidad de materias de vehfculo en—
tran en cuenta, por ejemplo; las que se han mencionado
antes para las preparaciones s6lidas, En muchos casos
es ventajoso emplear mezclas de diversas materias de .
vehiculo, En calidad de dispersantes pueden emplearse,
por ejemplos productos de condensacidn de naftalina sul-

fonada y derivados de naftalina sulfonada con formaldehi-



5.

10.

15.

20,

25,

- 29 -

7 ST
1 4 ed T A '
i'_»—

do; productos de condensacidn de la naftalina o de los
4cidos naftal?nsulfénicos con fenol y formeldehido; sa -
les alcalinas, amnicas y alcalinotérreas del 4eido lig-
ninsulfénico; sulfonatos de alguilarilo; sales alcalinag
v alcalinotérreas del dcido dibutilnaftalinsulfdénico; sul-
fatos de alcohol graso, como las sgles de hexadecanoles;
heptadecanoles y octadecanoles sulfatados y las sales
de éteres glicélicos sulfatados de alcohol graso, la
sal sddica de 1a.olei1metiltaurida; los acetilenglico -
les diterciarios, el clorurc de dialquildilaurilamonio
¥y las seles alcalinas y alcalinotérreas de dcido graso.
En oal%dad de egentes antiespumantes entran
en consideracidén, por ejemplo los aceltes de silicona.
Las materias activas se mezclan, muelen, cri -
ban y homogeneizen con los suplementos resefiados antes
de manera que en l0s polvos para aspersiones la poreidn
s§1ida no rebase de un tamafio granular de 0;02 a 0,04 mm
¥, en las pastas,de 0,03 mm. Para preparar concentrados
de emulsibn y pastas se emplean agentes dispersantes como
los que se han sefialado en los pdrrafos anteriores, di -
solventes orgénicos ¥y agua. En calidad de disolventes
estdn indicados, por ejemplo, los alcoholes, el benceno,
los xilenos, el tolueno, el sulféxido de dimetilo y las
fracciones de acelte mineral que hierven en el intérva -
lo de 1202 a 3502 C, Log disolventes deben ser prdcti =
camente inodoros e inertes respecto a las materias aocti-
vas.
Los agentes de este invento pueden aplicar -

ge ademds en forma de goluciones. Para ello se disugl -
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ve la materia activa, 0 varias de las materias activas,

de la fdérmula general I en disolventes orgdnicos apropia-
dos, mezclas de disolventes o agua. En concepto de disol =
ventes orgdnicos pueden emplearse, solog o en'mezcla en -
tre of, hidrocarburos alifdticos y aromdticos, sus deri -
vados clorados, alquilnaftalinas o aceites minerales.
El contenido de materia activa en los agentes
que se han descrito antes se halla entre 0,1 y 95 %;
pero cabe sefialar que en la aplicacién desde aviones o
por medio de otros dispositivos de aplicacién.adecuados
pueden utilizarse concentraciones hasta el 99,5% o inclu-
80 la materia activa pura.
Las materias activas de la férmula I pueden
formularse, »or ejemplo, de la manera siguiente ¢

Acentes de esnholvoreo:

Para preparar a) un agente de espolvoreo al
5% y b) un agente de espolvoreo al 2% se emplean las ma -
terias siguientes @
a) 5 partes de materia activa y
95 partes de talcos '
D) 2 partes de meteria activa,
1 parte de deido silicico muy disperso y
97 partes de talco,
Se mezclan las materias activas con las mate -
rias de vehiculo y se muele.
Granulado:
Para preparar un granulado al 5% se emplean
las materias siguientes 3 _
5 partes de materia asctiva,

0,25 partes de epiclorohidrina,
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0,25 partes de &ter cotil-poliglicélico,

’

3,50 partes de polietilenglicol ¥y '
9. partes de caolfn (tamafio granular :
0;3 a 0;8 mm),

De Se'mezclaib substancia activa con la epi -
clorohidrina, se disuelve la mezcla con 6 paries de ace -
tona y luego se afiaden el polietilenglicol y el 4ter ce -
til-poliglicbiico. Ta solucidn agi obtenida se rocia so0 =~
bre el caolin y a continuacidn se evapora la acetona en

10. vacio,

Polvog para aspersiones:

Para la preparacidn de '
a) un polvo para aspersiones al 40%;
b) ¥y ¢} wn polvo para aspersiones al 256 ¥
15. d) un polvo para aspersiones al 10%; '
se emplean los ingredientes siggientes H
a) 40 partes de materia activa,
5 partes de sal sbédica del deido ligninsulfénico,
1 parte de sal sbdica del 4cido dibutilnaftalin-
20. sulfénico y
54 partes de dcido silfcico;
b) 25 partes de materia activa; ‘
4;5 partes de ligninsulfonato cdlcico,
1,9 partes de una mezcla de 1:1 de creta de
25, Champagne e hidroxietilcelulosa;
1;5 partes de dibutil-naftalin-sulfonato
sédico;

19,5 partes de dcido silicico,



1935 partes de creta de Champagne y
28,1 partes de caolin; ‘
c) 25 partes de materia activa,
2,5 parﬁes‘de igooctilfenoxi-polioxietilen~
' etanol,
1,7 partes de una mezcla 1:1 de creta de
' Champagne e hidroxietilcelulosa, ‘
8!3 partes de gilicato sbdico de aluminio,
16,5 partes de kieselgur y
46 partes de caolin;
d) 10 parites de materia activa,
3 partes de une mezcla de sales sbdicas de
sulfatos de alcohol graso saturado,
5 partes de condensado de dcido naffalinsul -
fénico » formaldehido y
82 partes de caolin.

Se mezclan Intimamente las materias activas
con las materias suplementarias en mezcladoras apropia -
das ¥y se muele la memcla en molinos y laminadoras a pro -
pbsito. Se obtienen asi polvos para aspersiones que pue -
den diluirse con agua para formar suspensiones de cual -

quier concentracidn que se desee.

Concentrados emulgibleg:
Para preparar
e) un concentrado emulgible al 10%’y
b) un concentrado emulgible al 25%, ,
ge euplean lap materias siguien#es :
a) 10 partes de materia activa, '
3;4 partes de aceite vegetal epoxidado,

13,4 partes de un emulgente de combinacidén cons =
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tituido por éter poliglicélico de alcohol
graso y sal cdleica de sulfonato de alguil=-
arilo,
40 partes de dimetilformamida y
43,2 partes de xileno;
b) 25 partes de materia activa;
2,5 partes de aceite vegetal epoxidado;
10 partes de una mezcla de sulfonato de alquil -
arilo y &ter poliglicdlico de alcohol graso,
? partes de dimetilformamida y
57,5 partes de xileno.
De estog concéntrados pueden prepararse; por
dilucidn con agua, emulsiones de cualquier concentracién
que se desee.

Agzentes paras rociadura

_ Para preparar un agente de rociadura al 5%
se emplean los ingredientes;siguiegtes :
5 partes de materig activa,
1 parte de epiclorohidrina ¥y
94 partes de bencina (de intérvalo de ebulli -

cidn 160 a 1902 ¢C).
Ejemplo 1

A una solucidn de 19,8 g de &ter 4-hidroxi-
difenflico en 80 cc de acetona se afiadieron 16;5 g de
carbonato potdsico anhidro; pulveriza@o; A eontinuacidn
se instilaron en el curso de una hora, agitando y a la .
temperatura de.ebullicién de la mezcla; 20;8 g de éster etfiw
lico de deido 3~metil=4~bromo-2-buténico (mezcla de 80 de

compuesto trang vy 20% de compuesto gig): Después de la ing



10.

15.

20.

25.

tilacidn del bromuro, se agité por 8 horas mds a:la tempera-
tura de reflujo. Para la elaboracidn fingl; se separd del
cuerpo sedimentado la solucidn acetbnica, por succidn, se
Javé el residuo con acetona y se elimind la acetona en va-
cio. Se recogif el residuo en 20 cc de &ter/hexano (1:5)
y se lavd esta solucidn primeramente cuatro veces con 50 ce
cada vez de lejia potdsica acuosa al 5%, helada, y a cohti-
nuacidn cuatro veces con agua. Despiés de secar la fase or-
génica sobre sulfato sdédico, se excluyeron por completo, en
vacio, el disolvente y las porciones de fdcil volatilidad,
con lo cual se obtuvo como residuo éster etilico puro de
deido 4=/F~(Lfenoxi )-fenoxi/-3~-metil-2-buténico (cis/trans).
n20 = 1,5598.
Ejemplo 2

A una solucibn de 18,6 g de éter 4-emino-difeni-
lico en 100 cc de 1,2~dimetoxiebano se afiadieron 15;6 g de
etil-diisopropilamina y luego se instild en el curso de 8
horas, a la teqperatura del ambiente y con agitacidén, la
solucidn de 19,3 g de éster metilico de dcido 3-metil-4-
~bromo-2-trans-buténico en 80 cc de 1,2-dimetoxietanc. A
continuacibn se agité a la temperatura del ambiente por
20 horas mds. Para la elaboracidn final, se £iltrd para
separar el bromuro de etil-diisopropilamonio precipitado,
se lavd con éter y se excluyd del filtrado el disolvente
en vacio. EL producto bruto resultante se purificéd toda-
via mds mediante cromatografia en gel de silice (eluente
= éter/hexano 1:2), con lo cual se obtuvo &ster metilico
puro de deido 4~/4—-(fenoxi)-aniling/-3-metil-2-trans-buté~

nico.
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Ejemplo 3

Bn 12 cc de una mezcla de 102 partes de anhidrido

n%o = 1,5891.

gcético y 92 partes de dcido férmico anhidro (que previa—
mente se habia calentado a 45¢C durante una hora parg la
formacidn del anhidrido mixto de deido acético y deido fér-
mico) se instild en el curso de unos 30 minutos, a 0°C y
agitando; la golucidn de 6 g de éster metilico de Zcido
AefE=(fenoxi )~aniling/~3-metilo-2-trans~buténico en 5 cc
de dcido férmico anhidro. A continuacidn se mantuvo la mez—
cla durante 6 horas a temperatura de O a 52C y durante 24
horas mds a 302C.

Luego, mientras se refrigeraba la mezcla reaccio-
nal ligeramente con hielo; se la tratd con 50 cc de agua y
se la agitd durante una hora a 10-152C, A cont&nuacién se
extrajo la mezcla reaccional repetidamente con éter y las
fages etéreas, combinadas, se lavaron primeramente con so-
lucidn saturada de hidrocarbonato sédico y luego con agua;
hasta neutralidad.}DesPués de secar la solucidn etérea so-
bre sulfato sddico, se excluyd en vacio el disolvente por
completo y se procedid a purificar todavia mds por croma-
‘tografia en gel de sflice (eluvente = acetato de metilo/hexa
no 1:2) el éeter metilico de deido 4~/%-(fenoxi)-N~formi-
lani 1ing/-3-metil-2~trans-buténico que quedd., Punto de fu-
sibn: 93-9520,

Ejemplo 4

Se lavaron repetidamente con hexano 3 g de hidru-

ro sddico al 50% aproximadamente en aceite mineral y se de-

posité la preparacién en el matraz de sulfonacién en 80 cc
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de tetrahidrofuranc absoluto. A 0-5°C y agitando, se insti-

laron en el curso de unos 45 minutos 16,6 g de dietilamida
de gcido dietilfosfonoacético en 20 cc de tetrshidrofurano
absoluto. 4 continuacién se calent$ hasta la temperatura del
embiente y se prosiguid la agitacidn por 30 minutos mds.
Tuego se volvid a enfriar hasta 52C y en el curso- de una
hora y agitando se instild la solucidn de 14;4 g de 1-/4-
~(bencil)-fenoxi/~propan~-2-ona en 40 cc de tetrahidrofurano
absoluto.

Al cabo de dos horas se calentd hasta 302 C y se
mantuvo la mezcla reaccional a esta temperatura por dos
horass més. Para la elaboracidn final, se destild en vacio
la mayor parte del tetrahidrofurano, se repartid el re-
siduo entre agua y éter dietilico y se lavd repetidemente
con éter la fase acuosa. las fases etéreas, combinadas,
se secaron sobre sulfato sddico y se destild el disolvente.
El residuo se ourificd todavia cromatogrificamente en gel
de silice (eluente: acetato de metilo/éter diet{lico/hexa-
no 1:4:2), con lo cual se obtuvo dietilamina pura de dci-
do 4-/§-(vencil)-fenoxi/-3-metil~2-cis/trans-buténico.

020 = 1,559. '

De la misma manera se obtuvieron, por ejemplo
mediante reaccién de 1-/4-(bencil)-fenoxi/-propan—2-ona
con éster isopropilico de 4cido dietilfosfonoacético y cro-
matografia consecutiva en gel de silice, el éster isopro-—
pilico de dcido 4~/Z~(bencil)-fenoxi/-3-metil-2-trans-buté
nico (n%O = 1,5512) y el éster isopropilico de dcido 4-/F-
~(bencil)-fenoxi/-3-netil-2-cis-buténico (n30 = 1,5451).

Ia 1-/%-(bencil)-fenoxi/-propan~2—ona empleada
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como producto de partida se prepard de la manera siguienve:
& la solucidn, enfriada hasta -5°C, de 11,1 &
de 4-béncii~prOpargiloxibenceno (ngo = 1,5807) en 400 cc
de metanol absolubto se afindid, de golve y agitando, la mez-
cla, preparada previamente, de 22,3 g de Sxido de mercurio,
0;8 g de doido tricloroacético, 8 cc de eterato dietilico
de trifluoruro bdérico y 20 cc de metanol absoluto: Al ca-
bo de unos 10 miruvtos, se disminuyd la refrigeracidn exter-
na para que la temperatura de la mezcla reaccional (reaccidn
de curso exotérmico) pudierz subir despacio hasta un maxi-
mo de 459C., A esta temperatura se volvid a intensificar
la refrigeracién externs y se mantuvo la mezcla reaccional
a wos 20-252C por 3 horas mds. En el curso de la reaccidn
se produjo un viraje del color de la mezcla reaccional del
anaranjado al gris clarc. Para aislar el cetal dietflico
formado, se vertid el contenido del matraz, énfriado has-
ta 02C aproximadamente, en la mezcla de 125 cc de solucidn
2 N de carbonato sédico y 500 g de hielo. AL cabo de unos
10 minutos de agitacién, se acidificé toda la mezcla con
750 cc de decido fosfdrico 2 N, se 1la tratd con 700 cec de
éter dietillco, se la filtrd por una capa de kieselgur,
se separé la fase etérea y se extrajo la fase acuosa tres
veces todavia con éter dietilico. Ias fases etéreas com~
binadas se lavaron tres veces todavia con 200 cc de lejfa
potdsica al 5%, helada, y tres veces con 300 cc de soluciédn
saturada de cloruro sdédico. Despuds de secar la fase or-
génica sobre sulfato sédico, se destild el disolvente por
completo. Bl cetal dimetflico de 1-/4-(bencil)-fenoxi/-

~propan~2~-ona asi obtenido se disolvié inmediatamente en
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una mezcla de 600 cc de acetona, 100 cc de agua y 35 cc
de égido N-clorhidrico y se hidrolizé, para formar la ce-
fona, por reposo durante 5 horas a la temperatura del am-
biente. Para aislar la cetona, se vertid la solucidn reac-
cional en 600 cc de solucidn saturada dz cloruro sdédico,
se separd la fase orgdnica y se lavd la fase acuosa tres
veces con éter dietilico. Las fases orgdnicas, combinadas,
se lavaron por Ultimo tres veces todavia con solucidn satu-
rada de cloruro sédico, se secaron sobre sulfato sédico y
se excluy$ el disolvente por completo, en vacio. ILa cetona
bruta, que solidificd pronto en forma cristalina, fué recrig
talizada en isopropanol, con lo cual se obtuvo 1-/4—(bencil)
~fenoxi/-propan~2-ona pura, de punto de fusién 51-522C.
De manera completamente andloga pueden preparar-
se, a partir de
~ éter 4-propargiloxi~difenilico (n%o = 1,5825) o respec-
tivamente
~ 4-propargiloxibenzofenona (punto de fusidn: T72-73¢C)
0 respectivamente
- 2—[1—(f9noxi)ufenox;7~3~butina (punto de fusibn: 53-542C
las cetonas, empleadas como productos intermedios:
- 1-/F~{fenoxi )~fenoxi/-propan~2-ona (punto de fusidn:
47~482C) o respectivamente
- 1-/f~(henzoil)-fenoxi/-propan-2-ona (punto de fusidn:
51-522C) o respectivamente
- 2—/%~(fenoxi )~fenoxi/-butan-3-ona (punto de fusidn:
36-379C).
De manera andloga a la descrita en los Ejemplos

1 a 4 se preparan también los compuestos siguientes:
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/\ (o
-O~CH2 CH-OOOCH3 p.f.: 55-5680C
, ~0-/'
N /-O—CH2—z=CH~COOCZH5 p.f.: 46-489C
i

compuesto trang

/WMCHT l/ N o
\\ ~o_CH2~z=cH—cooozﬂ5 n%o : 1,5560
"3

180% trans + # 20% cis

Vi —O-—CH2-C=CH~COO(32H§ p.f.: T4-768C

Hj

/’“T
j\\\/»l ] ~0- CH CH»-COOOH3 p.f.: 105-1074C

i /l —NH--
\.\\ -O-—CH CH—COOCH3 p.fo: 65-672C

|
/ AN
; \ { (Y e w((=CHe H - Q
\ \%f 0 CH2 C=CH COOCH3 p.f.: 101-102eC

_/
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T @
! ~NH-CH.,-C=CH--COOCH
CH3
a0
~-NH~CH,- C=CH~COOCH.
oESN 7 2 é 3
3 H3

0
CH3O \\' wNH~CH2~i=CHFCOOCH3
Hy

a
dEbd
"N I uNH~CH2~C=CH~COOCH3
L

.

um-CHQ—?=CHPCOOOH3

(‘}H3

..CHZ...
) —O-CH2~T=CHFCOOCH3
CH3
—CHQO— r\\
-O—CHZ—?=CH~COOCH3
CH3

ny ¢ 155955

p.f.} 68-699C

: 1??554
p.f.: 100-1028¢
p.f.:;?10;112gc
220 ¢ 1,5553

n H 1:5624
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.:‘ﬂ 3 (;-.':l
- i
N _mo_cnz_tjcn_cooc3ﬂ7(i) n20 11,5470
H

pompues% ~cls

11
N l —O~CH?~I=CH~COOG3H7(1) n%o s 145522
” H3
compuesto~trang
N\ |
l ~O~CHé~?:CH«COOOH2~CHuCH2 n%o : 1,551
CH3
o ~O~(/§\
\\ 1|} ~0-0H,-¢=CB-0000H,,-C=0R n%? : 1,5640
by
3
/u -0~ ! \
\\’ |//'uo-CH2~?:CH;CON(02H5)2 n%o ¢ 1,5610
CHy
-CI-12~ AN
‘ ~OGH2—i=oH; = ngo s 1,546
H

3
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~0CH,--0=CH~CO0C, H Lo
CHy
/‘ ~0~ ‘ \
- ; 20
>N y ‘-OCH2~(?~CH-COOC3H,—/(1) ng
c1 éH3

Ny -0~ |
l 1PN 20
. =0 CH,~C=CH~C-K 0 n< s
| N D
CH,
~CH,~ 0 :
{///B i @ OCH ?-CH ‘c! N/ 0 p.f.:
% ~OCH,-(=CH-C- ) L.
CH3

N

7] L A
e % /) ~OCH,,~G=CE-000C,H, (1) n5°

2]
CH3

/' -0~ | \
N l -00H2~I=0H~00003H7(i) 2’
25 I
"3
2N -o-
. ! ~0CH,,~(=CH-COOH p. £,
i

117-1192C

1,5888

59-622C

1,5328

155732

¢ 45-479C
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N uO~CH2nC=CHFCOOCH3
L
o
//’—OCH2~i:CH—COOCH3
fy

Olb
H =008y g=C-C=H
CH3
(o) j
H i
~OCH2—zzCH~J—N(02H5)2
iy
uCH 0=
‘ ~0-CH, c ~CH-CZH

—OCHQ—E—CH—d~N(02H )2

p.f.$49-502C

p.f.: 69-702C

p.f.: 80-812C

p.f.: 85-872C

p.f.: 101-1042C

po f.: 64""669(;

ne0 : 1,5732
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~CHy~ @
~0~CH, ~C=CH-C-Il /‘o n%o : 1,5815
by,
3
compuesto cis
/t
/ 0~ /\\
o /»\\/l !\ //// ~o-cH2~T=CH-cooc:2H5 p.f. s 63-6520
CH
3
/} ,
. N /; ‘ ~O—CH2-C=:CH~COOC3H7(:1) p.f.:5:6.—5790
2”5 o
3
N
i\ o Sy CH~C~CH-COOC II,5 p.To2: 45-472C

5

N =0 i\. -
\\s |// ~OCH2~i:CH900002H5 n%o s 1,5428
Hy

ccmpuesto cis

(o
— . 20 .I
Eij:] [:;;J~O~CH2~E—CH~COOGZHB nD : 1,5623
Hy

compuesto trans
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’ b ,‘,& :’._"
7N 0=
l ~0-CHoCH=CH--000C . H 2% ; 1,5613
2 2 5 D v §

compuesto trans

/l~0~‘\
N Y ~0~CH,~CH=CH~CO0CH, p.£.3 65-662C
{:i]l [:::J—O CH -CH=CH~C00C H7(1) p.E£.: T3~758C

?Hs

/ﬁ -«C}I»Ej N

N ) <0-0H,~0=08-C00C 1y no” + 1,5560
b,

compuesto trans

?113
- 20 ,
N -O-CH?-I-CH—COOCZHB s 1,5538
i

compuesto cis

O ‘-o O~ HCH-COOO (Ho(sec.) ngo ¢ 1,5480

compueuto treansg
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AT /l
< N -O—CHZ—-(!}:GH—COOC 4~Hg( sec. )
C‘H3

compuesto cis
/I"O"',

N
Qt_ [[;;1~0~0H2~Z:GH~COOM<<:E€j:>

iy

)
7 Qe CH— -CH-00002 o
e @
LQ;/I [\ —OCH C—CH— —NHCHZ—VH~CH2

compuesto trans

7 ~O~P/§% p
N ; §\/J-0~CH2_Z'=CH~’A-NHCH2~0H=0H2

Hy

compuesto c¢is

T Qe
\\\ ﬂ;v/,—OCHz-?=CH~ —NHC2H5
CH3

compuesto trans

n%o : 1,5455

n20- . 1,5588

n?O 3.135535

p.f£.:86=-8T7C

H 175734

p.f.: 95-962C
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NS —O-Csz?=CH~COwNH02H5

CH3

compuesto cis

) e
QQ& \\54 ~O—CH2~?=CH~ —N(C2H5)2

CH3

%ﬁ% X
L§/L \(/’~G~CH2-f=CH~COO~<<i::;>

CH3

20
Kﬁ @ -O-CI-12~§)=CH-@-N/Mx
by,

compuesto trang

©~0_© B
l | l /\.>
w0 CH,_ ~G=CH-C-N
2
CH

3
compuesto cis

. /} CHy
\\, ~O~CH2~?=CH;COOCZH5
CH3

o

pef.: 747500

p.f.: 30eC

[

p. £, 46-482C
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-0~ //l
th ~O~CH2~?=CH~CO~NH;03H7(i) p.f.: 91-932C
CH3

compuesto cis

-0~ f | o
// A —O—CH2~£=CH~C—NH~CBHﬁ(i) p.£.:112=11420
Hy

compuesto trans

RO
Lk4¢J \\I m?H;o-CH2-0=CH;COOCH3 ni? sf1}557o

N
CH3
o1
-
g . e O=CHe i ..g"._ 9]
o =0~CH, ? CH 00003H7(1) p. £.357-602C
CH3
/xr—0~ )xh
\QL/L\ \ '~O~OH2~?=CH—COOCZH5 n%o : 1,5530
CH, CH,
compuesto cis
Qe 7
I 0—CH, ~C=CH-CO00, H w20 1,5588
N B 2."]_'- 275 D ?
CH, CH,

compuesto trans
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/N, ~CH. -
7N, l N
S ~0~CH, ~CH=CH-~CO0C,H 220 1,5598

compuesto trans

—0~CH2~?=CH;00004H9 (sec.) n°0:1,5478

D
CH
3

Ejemplo 5

A) Accidn tdpica sobre larvas de Dysdercus fasciatug

Se trataron topicamente con soluciones acetdni-

cas de materia activa 10 larvas de Dysdercus fagciatus

que se hallaban a 8-10 dlas antes de la muda de adultos.
Se mantuvieron luego las larvas a 28eC y 80-90% -de hume-
dad relativa del aire, recibiendo como alimento tritura-
cién de semillas de algoddén maceradas previemente. Al ca-
bo de unos 10 dias; o sea tan pronto como se hubo realiza
do la muda de adultos de los animales de control, se in- .
vestigd en los animales de experimentacidén el ndmero de
adultos normales.

B) Accibn por contacto sobre larvas de Dysdercus fasciatus

Se depositd con pipeta en una cubeta Alu una
cantidad determipada de una solucidn acetdénica de mate-
ria activa al 0,1% (correspondiente a 10 mg de substancia
activa por mz).

Después de la evaporacidn de la adetona, en la

cubeta tratada, que contenia alimento y guate himeda, se

depogitaron 10 larvas de Dysdercus fasciatus en el quinto




10.

i5.

20,

25-

- 50 =

ostadio., Se oubrié la probeta con una ‘tapa con perforacio-
nes y al cabo de unos 10 dias, o sea tan pronto como se hu
bo realizado la muda de adultos de los animeles de control,
se investigd en los animales de experimentacidn el nlmero
de adultos normales.

Los compuestos segin los Ejeuplos 1 a 4 manifes-
taron buens accibn en las pruebas A y B anteriores.

Ejemplo 6

Accidn tépice sobre crigdlidas de Dermestes lardarius.

-

Se trataron tdpicamente con soluciones de materia

activa en acetona 10 crisdlidas frescas de Dermestes larda-
riug cada vez. Luego se mentuvicron las crisélidas a- 282C
v 80-90%4 de humedad relativa del aire. Al cabo de uﬁbs 10
dias, o sea tan pronto como los animales de control hubie-
ron salida en forma de imagos de la envoltura de crisili -
dag, se investigzd en los animales de experimentaciépﬁel‘nﬁ~
nero de adultos normales. 71

Los compuestos segin los Ejemplos 1 a 4fmd$traron
buena accidn en osta prueba.,

Ejemplo 7

Acecidn por contacto sobre larvas de Aedes segypti

En un vaso que contenia una solucidn de la subs-
tancia activae (concentracidn: 5 ppm) se depositaron alrede-
dor de 20 larvas de dos diag del mosquito de la fiebre ama-~

rilla (Aedes megypti). Luego se cubrid el vaso con una tapa

perforada. Cuando se hubo cumplido la muda a adultos de los
animales de control, se investigaron los animales de expe~
rimentacidén y se determind el nfmerc porcentual de adultos

normaeles en comparacidn con los controles.
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Los compuestos segin los Bjemplos 1 & 4 mostraron

buena accidn en esta prueba,

Ejemplo 8

Accidn por contacto sobre crisdlidas de Tencbrio molitor

En una cubeta de Alu se depositd con pipeta una
cantidad determineda de una solucidén de materia activa al
0,1% en acetona, correspondiente a 10 mg de substancia ac-
tiva por m2, y se distribuyd uniformemente.

Despuéds de la evaporacidn de la acetona,se colo -
caron sobre la superficie tratada 10 crisélides recién mu-
dedas y se cubrib la cubeta con una tapa perforada.

En cuanto los animaley de control hublercn éalido
en forma de imagos de la envoltura de crisdlidas, se{in -
vestigd en los animales de experimentacidn el nimero de
adultos normales.,

Los compuestos segin loe Ejemplos 1 a 4 mogtraron

buena accibn en esta pruebda.

REIVINDICACIONES

Descrito el objeto del presente invento, se de~
claran nuevas y de propia invencidn, las siguientes reivin-
dicaciones con prioridad de la solicitud de patentes suizas
ne 7011/72 del 10 de mayo de 1972y n® 14255/72 del 29 de
septiembre de 1972 y ne 4567/73 del 29 de marzo de 1973.

l.~ Procedimiento para preparar derivados de
fenilo substituldos, constiﬁuyentes de la materia activa

en agentes antiparasitarios, que preséntan la férmula ge-

nereal
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R

R
1 5;5\ . 8
. ~z-?3-?=cﬂ~n3

Ry R,

significa ciclohexilo, ciclohexiloxilo o el

£rupo
7
™, T -—'Y-- ; ‘; - )
NN /> 1,;_'...3
.‘v;';jf..
significa IR
9 oty
o X -CHé-, ~CH- , -Q—', —CHZO—, ~GCHy=1
OH . 5
s D
~NH-) =N Q)
NH-, %' | ] «l
Bs oA
L
0 enlace directo;
glgnifica ?6
~0-y -NH-, -N- ¢ ~CHO-
R
5
Bg

(donde el grupo -CH esgtéd unido al nlcleo
fenilico);

significa hidrdgeno o alquilo de 01-03
significa ~C00H, (alcoxilo de 01"05) carbonllo,
(alqueniloxilo de 03—05)~carbon;lo, (algquini-
loxilo de GB—CS)—carbonilo, ciclohexiloxicar—
bonilo, fenoxicarbonilo, (halogenalqueniloxi-

lo de G3-05)-carbonilo, el grupo.ciano o wn
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grupo de carbamoilo monosubstituido o diéubs—‘

tituido por alquilo de cl—cé, alquenilo de
O3
tuyentes del grupo carbamoilico, junto con el

-05 6 alquinilo de 05-05 (donde los subsbi-

&tomo de nitrdgeno al que estén unidos, for -
man vn anillo heterociclico saturado, penta -
gonal o hexagonal, que puode contener todavia

wn Atomo de oxigeno, un Atomo de azufre o bien

otro &tomo mds de nitrégeno);

R4 significa hidrdgeno, metilo o etilo;
35 significa alguilo de 01“03’ formilo o aqétilo;
Re significa hidrégenc o alquilo de Cq~Cgi
Bo significa hidrégeno, haldgeno, alcoxilo de
01—05 o algquilo de 01"05; ¥y
Rg significe hidrégeno, haldgeno, metilo o etilo,
caracterizado por hacerse reaccionar un compuesto de la
férmula
By-r \y-Rg
y -ZH

en presencia de una base, con un compuesto de la férmula
T .
X—CH—C:CH—R3

donde

zy Ri hagte Rg tienen el mismo significado gqye se
les ha atribuido antes,
mientras que
X ropresente haldgeno (en particular, e¢loro o

bromo) .

Mo
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2.~ Procedimiento segin la reivindicacidn 1,
caracterizado porgque en una variante del mismo se hace reac

clonar un compuesto de la férmula

e
AN
//’—Z—CH— —R2
con un compuesto de la Férmula
(390)2‘P~GH—R3 . Me
donde .
2y R1 hasta R8 tienen el mismo significado que se

les ha atribuido antes;

R9 representa algquilo do 01—05, fenilo & p-oioro—
fenilo; y _ '
Me representa un metal alcalino o alcalinotrreo.

3¢~ Procedimiento seghn la reivindicacidn 1,
caracterizado porque especislmonte para preparar 1ldg.com -

puestos de la férmula general

T8
Ry- By 1{2
~Z~CH-C=CH-R
3
cuando '
Rl gignifica ciclohexilo, ciclohexiloxilo o el gru-

O

@-—Y— ;

R
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£ significa

CHy
Doy -g—, -CHz—n *?H-: -?” )
0 ot oH,

-m&on -om%- 4 -NH-;

Z significa

~0-y ~NH-, -N- 6 -CHO- ;
Bs
(donde el grupo wéH— estd unido al nli -
cleo fenilico) ;
R, significa hidréseno, metilo o etilo; y
Ré significa (alcoxilo de 01»05)—carbonilo,
(alqueniloxilo de C3~05)-carbonilo,‘(al—
“quiniloxilo de CS—Cé)—carbonilo o ciclohe-
xiloxi-~carbonilo,

s6 hace rcaccionar el compuesto de la férmula
- R8
l\ 4 2

’ k/-Z—CH—C=CH-COOH

con un compuesto de la férmula
3100H
en presencia de un catalizador 4cido, o bien con un com -
puesto de la.ﬁérmula
RlOX
donde

Rio representa alquilo de 01~C4, alquenilo de
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. . . .o . b e e 4
03—04, alquinilo de 03--04 6 ciclohexily,
en presencia de una base.

4,~ Procedimiento segin la reivindicacién 1,
caracterizado en que para preparar compuestos de la formu~

la general. que particularmente presentan la estructura

1 1 ! )
R1 -0 R4 1?2
¢

en la que

Ry significa ciclohexilo o el grupo

s g

\"‘KW} -

R

T
z! gignifice
. -0-, —y; é -9HD-
RS Rg 3

(donde el grupo ~0H~ esté 1£gado al nfcleo
fenilico); Rg
R, significa hidrdgeno, metilo o etilo

glgnifica COCH, (alcoxilo de Cl~65)-carbonilo,

o,

(alqueniloxilo de 05-05)~carbonilo, (alqnuino~
xilo de 05—05)—carbonilo, ciclohexiloxicar-~
bonilo, fenoxicarbonilo, (halogenalquenilox;
lo de 05—05)—carbonilo, el grupo ciano o un
grupo de carbamoilo insubstituido o bien mo-
no substituido o disubstiﬁuido por alquilo

de Cy-Cg» alquenilo de 03—05 6 alquinilo de
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03—65 (donde los substituyentes del grupo car-
vamodilice, junto con el &tomo de nitrdgeno al
que estén unidos, formen un anillo heteroci -
clico saturado, pentagonal o hexagonal, que
puede contener todavia un dtomo de oxigeno,
un Atomo de azufre o bien otro Atomo més de
nitrdgeno);
Ré significa hidrdgenos metilo o etilo;
glgnifica alquilo de 01"03' formilo o acetilo;
Re  sigrnifica hidrégeno o alquilo de C,~C33
Ré significa hidrdgenmo, haldzeno, alcoxilo de C;-
05 o alquilo de Cy~Cyi ¥
Rg  significa helégeno; metilo o etilo,
se hace reaccionar un compuesto de la férmule
s
Rq~H- N R, By

5 /J ~3'-0H-C=CH-R,

en la que

' _

Rqs R2 hasta RB vy Zz' tienen el mismo significado que
se les ha atribuido antes,

con un reactivo acilante o bien con un agente de alquila -

cidn.
5.,- Procedimiento segin la reivindicacidén 1,

caracterizado en que pars preparar compuestos de la férmu-

la general. cuando éstos presentan la estructura

W
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=}
N

o,
W
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414565

Ry

Tt
RiY - ( %} 1?4 T
A ~N-CH-~C=CH-R

N

By

3

significa ciclohexile o el grupo

M
significe :
| iy 0
~Qwy =N=y 0~y ~CH.y ~0H~ ; ~C~y ~CH, O~y
! " 2 [ 2
R5 0 CH3
~OCH2~

0 enlace directo;

significe hidrdgeno, metilo o etilo;

significa COOH, (alcoxilo de 01-Cg)-carbonilo,
(alqueniloxilo de C3~Cé)—carbonilo, (alquini-
loxilo de 05—05)-carbonilo, ciclohexiloxicar -
bonilo, fenoxicarbonilo, (halogenalqueniloxilo
do 03~05)—0arbo£ilo, el zrupo ciano o un grupo
carbamoilico insubstituldc o bien monosubsti-
tufido o disubstituldo por alquilo de Cy~Css
alquenilo de c'3-.05 o alquinilo, de C3-C; (donde
los substituyentes del grupo carbamoilico, jun
to con el &tomo de nitrdgeno al que estin uni-
dos, forman un aﬁillo heterociclico saturado,

pentagonal o hexagonal, que puede contener un
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~ Atomo més dernitrégenc);
Ry significe hidrggeno, metilo o etifo;
RB significa alquilo de C1-03, formilo o acetilos
Rg significa hidrdgeno o alquilo de 01—03;
R7 significa hidrdgeno, haldgeno, alcoxilo de

01—05 o alquilo de 01-055 y

Rg gsignifica haldgeno, wetilo o etilo,

ge hace reaccionar un compuesto de la férmula

fis
R/Y'- ‘ AN

1 1?4 R
il / ~NH-CH-

l2
C=CH—R3

en la que

- 1

R2 hesta RB’ Yy Ry tionen el mismo significado
que se les ha atribuido antes,

con un reactivo acilante o bien con un agente de alquila-

cidn.
6.~ Procedimiento para preparar derivados de

fenilo substituido.

Segln se desoribe y reivindica en la presente me-
moria descriptiva, que couste de 59 hojas foliadas y esori-
tas a miquina por una sola cara.

Madrid, a 9 Mayo 1973

Firmado: JOSE L., MCRA
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