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La presente invención describe un procedimiento 
para preparar una clase de nuevos heterociclos que contie- ... 
nen nitrógeno fluoralcoxifenil sustituidos que son útiles 
como herbicidas, fungicidas para plantas, y reguladores 
del crecimiento de las plantas. El alargamiento internodial 
de las plantas se inhibe por tratamiento con compuestos de 
esta,invención.

Métodos y sustancias útiles para el control de 
la altura de las plantas han sido objeto de amplia inves­
tigación durante muchos años . Tal control es de gran inte­
rés económico en muchos casos.

La patente belga Na 714.003 (del 22 de octubre 
de 1.968), presenta una serie de 5-pirimidinmetanoles úti­
les como fungicidas y reguladores del crecimiento de las 
plantas.

Klein y otros, Jour. Org. Chem.. 29. 2623 (1-964), 
describen solo el método de síntesis del 2-etoxi-3-pirazin- 
metanol. No se atribuye ninguna utilidad al compuesto.

Rutner y otros, Jour. Org. Chem., 28, 1898 (1963*, 
describen la preparación de pirazilmetanol, pero no se le 
atribuye ninguna utilidad.

Hirschberg y otros. Jour. Heterocyclic Chem.. 2, 
209 (1965),, describen la preparación de 2-(3,6-dimetilpi- 
razinil)-fenilcarbinol y homólogos. Sin embargo ño se des­
cribió ninguna utilidad para los compuestos.

Asimismo en la técnica anterior es Van Heyningen 
patente norteamericana NS 3-396.224 (del 6 de agosto de 
1.968), quien muestra que los derivados del 3-piriáilmetano 
sustituido son activos contra los hongos fitopatogénicos.
Los compuestos expuestos por Van Heyningen han mostrado la
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mayor actividad frente a los hongos Revados por el aire, 
poca o ninguna actividad frente a los hongos arrastrados 
por el suelo, y actividad mínima como reguladores del cre­
cimiento de las plantas.

Es un objeto de esta invención proporcionar nue 
vos compuestos heterocíclicos cue contienen nitrógeno flúor 
alcoxifenil sustituidos, así como métodos para el uso de y 
composiciones que contienen tales compuestos. Estos nuevos', 
compuestos se ha encontrado que son eficaces como regula­
dores del crecimiento de las plantas. El alargamiento ínter 
nodial de plantas de cultivo, plantas ornamentales, plantas 
leñosas y césped se inhibe por tratamiento con estos compueg, 
tos nuevos a una proporción de 0,14 a 5,6 Kg/Ha. Tal tra­
tamiento no daña las plantas.

En cumplimiento de este objeto, esta invención 
proporciona compuestos nuevos ce esta clase* representados 
por la fámula

OH
f 2R - c - ir i

¿ i

donde
R es 2-pirazinil, 3-pirídil, ó 5-pirimidinil;
R*̂  es fenil, piridil , alquil C^-C^g) o cicloal-

quil C^-Cg;
2R es tnfluormetoxifenil, tetrafluoretoxifenil, 

pentafluoretoxifenil, 3,4-(difluormetilendioxi) fenil, ó 
2,2,4,4-tetrafluor-1,3-benzodioxanil; y

las sales de adición de ácido no fitotóxicas de
los mismos.

En la fórmula anterior I, el alquil C^-C^g puede



ser cualquier radical de hidrocarburo saturado de cadena 
lineal o ramificada, tal como motil, etil, n-propil, iso- 
propil, n-butil, isobutil, sec.-butil, terc-butil, n-amil, 
isoamil, sec.-amil, terc-amil, n-hexil, isohexil, sec.- 
hexil, n-heptil, isoheptil, sec.-heptil, n-octil, isooctil, 
sec.-octil, n-nonil, isononil, n-decil, isodecil, n-unde- 
cil, isoundecil, n-dodecil, o isododecil.

El piridil para se refiere a 2-piridil, 3-pi- 
ridil, y 4-piridil.

Cicloalquilo C^-Cg se refiere a un radical de 
hidrocarburo monocíclico, saturado, e incluye ciclopropil, 
ciclobutil, ciclopentil, ciclohexil, cicloheptil, y ciclo- 
octil.

Si bien los nuevos compuestos de la invención 
presente se han definido mediante una fórmula estructural 
que representa las características estructurales de los con 
puestos usados, y que indica la presencia en ella de ciertos 
radicales orgánicos bien conocidos, tales como alquil, ci- 
cloalquil, piridil, pirimidil, pirazinil, y fenil,los ex­
pertos en la técnica reconocerán que tales radicales pueden 
soportar uno o más sutituyentes sin apartarse en modo alguno 
del espíritu de la invención y sin alterar las propiedades 
de los compuestos de tal modo que los separe de la inven­
ción o les ponga fuera de su alcance. Los compuestos que 
tienen la estrucutra representada por la fórmula general, 
supra. y soportan tales sustituyentes son considerados, en 
consecuencia, como equivalentes a los compuestos no susti­
tuidos. Entre tales átomos y radicales sustituyentes están 
halo, hidroxi, nitro, alquilo inferior, trifluormetil, me- 
toxi, metilmercapto, ciano, hidroximetil, jS-hidroxietil,
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acetil, o acetamido. Ha de ser totalmente entendido gue to­
dos los compuestos gue caen dentro del alcance de la fór^ 
general I, supra. contienen un radical fluoralcoxifenilo, 
representado por R^, supra.

Las sales de acición de ácido no fitotóxicas ade 
cuadas de los compuestos gue caen dentro del alcance de ia 
fórmula genérica, supra. y suficientemente básicos para dar 
lugar a la formación de tales sales, se pueden preparar, 
empleando, por ejemplo, los siguientes ácidos: clorhídrico, 
bromhídrico, sulfúrico, fosfórico, nítrico, oxálico, p-to- 
luensulfónico, bencenosulfónico^ metanosulfónico, o maléico 
Se entenderá por los expertos en la técnica gue las sales 
adecuadas incluyen las gue no son sustancialmente más fito 
tóxicas gue las bases libres de las cuales derivan.

Los compuestos gue caen dentro^ del alcance de 
la fórmula general, supra. incluyen, pero no* están limitados 
a los siguientes:

a-metil-á- p-(trifluormetoxi)fenil -5-pirimidin
metanol.

metanol.

metanol.

metanol.

d-etil-ct- p-(pentafluoretoxi)fenil -5-pirimidin 

a-metil-c(- jp-( trif luormetoxi) f eni]j -2-pirazin

Hidrocloruro de-o<4 )p-(pentafluoretoxi)fenil 
(n-propil)-3-piridinmetanol.

-d-

o(- 3,4-(difluormetilendioxi)fenil 
5-pirimidinmetanol.

Hidrobromuro dec^-(n-octil)-o('

-<^-(n-heptil)- 

p-(l,l,2,2-tetra-
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p- (trifluormetoxi ) fenilj -3-picimi- 

p-(1,1,2,2-tetrafluoretoxi)fe-

fluoretoxi)fenil -3-piridinmetanol.
Sulfato de -isobutil-oí- jp-(l,1,2,2-tetraflucr- 

etoxi)fenilj-2-pirazinmetanol.
ot -isopropil-d-(2,2,4,4-tetrafluor-1,3-ben zodio- 

xan-6-il)-5-pirimidinmetanol.
d-(n-pentil)-(^-^p-(trifluormetoxi)fenilj -2-pirá

zinmetanol.
Metanosulfonato dec(-(n-nonil)-^-^p-(trifluor- 

metoxi)fenilj-5-pirimidinme tanol
Oxalato de-(n-dodeóil)-(X-)p-(l, 1,2,2-tetrafluo^

c(.-(n-decil)-c{-
dinmetanol.

ot-ciclopropil-<x- 
nilj -3-piridinmetanol.

tA-ciclobutil-o(-^p-(trifluormetoxi)fenilj -2-pira
zimetanol.

c<-ciclopentil-o^-jp-(pentafluoretoxi)fenilj -5-pi 
Lnol.
c^-(p-tolil)-^-^p-(trifluormetoxi)fenilj -3-piri-

dinmetanoí.
ĉ -(cAyO( ̂ -trifluor-m-tolil)-í^- jp-(trifluormetoxi) 

f enilj-2-pirazinmetanol.
o(-ciclooctil-p(- p-(pentafluoretoxi)fenil -2-pira

k ^zimmetanol.
o<- (p-br orno f enil) -o(- jp-(trifluormetoxi ) f enil 

piridinmetanol.
0<- j3,4-(difluormetilendioxi)fenilj -p(-(m-fluorfe- 

nil)-5-pirimidinmetanol.
<^-(o-clorofenil)-cx- ̂ )-(pentafluoretoxi)fenil¡ -2-

rimidinmetanol.

-3-
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pirazinmetanol.
<Á- ( 3-piridil) -d- jp- (trifluormetoxi ) f enilj -3-pi- 

ridinmetanol^
Los nuevos compuestos heterocíclicos que contie 

nen nitrógeno de esta invención se preparan utilizando 
heterociclos que contienen nitrógeno halosustituiáos como 
materiales de partida fundamentales. Los materiales de par­
tida especialmente preferidos son 5-bromopirimidina, 2-yodo 
pirazina, y 3-bromopiridina. Todos estos compuestos son - 
conocidos para los expertos en la técnica y las preparacio­
nes de los mismos han sido descritas en la bibliografía. 
Estos halocompuestos particulares son preferidos por su fá­
cil disponibilidad y su excelente reactividad en las reac­
ciones de condensación.

Los nuevos compuestos de pirimidina y piracina 
útiles en los nuevos métodos y composicxnes de esta inven­
ción se pueden sintetizar disolviendo una cetona adecuada, 
por ejemplo, isopropil p-trifluormetoxifenil cetona, y 5- 
bromopirimidina o 2-yodopirazina en un disolvente orgánico 
polar, de bajo punto de fusión, o una mezcla de disolventes, 
preferiblemente un disolvente compuesto de volúmenes igua­
les de tetrahidrofurano y éter etílico. La solución se en­
fría a -70SC y se mantiene a esta temeperatura mientras se 
añade una solución de un alquiL metal alcalino, preferible­
mente n-butillitio, en n-hexano. La mezcla de reacción se 
agita durante la noche en frió (-60 a -70SC). La mezcla 
producto de la reacción se lava a continuación sucesivamen 
te con solución acuosa diluida de cloruro amónico y agua, 
y se separa la capa orgánica y se saa sobre un agente desjs 
cante adecuado. La capa orgánica seca se concentra hasta



sequedad a vacio y el residuo se cromatografía en una co­
lumna de sílice usando acetona-benceno como diluyante; El 
producto deseado se eluye de la columna usando un eluyente 
adecuado, por ejemplo, uno constituido por 10 por ciento 
de acetona y 90 por cuento de benceno en volumen. El elua 
to que contiene el producto se concentra a vacio. El pro­
ducto, un aceite denso, se identificó mediante análisis ele 
mental, BNN, y espectros infrarrojo, como un(A-isopropil-o(- 
íp-(trifluormetoxi) fenil -5-pírimidinmetanol, oiX-isopropií

pir.si.n.ta..l, ..pendiendo 
del heterociclo nitrogenado de partida.

La preparación de los compuestos 3-piridin sus­
tituidos se lleva a cabo de modo ligeramente dif emite. Un 
disolvente compuesto de volúmenes iguales de tetrahidrofu- 
rano y eter etílico se enfría a una temperatura de unos 
-30 a -40BC, se añade a esto la disolución de n-butillitio 
en n-hexano y el conjunto se enfría a una temperatura de uhos 
-70SC. La 3-bromopiridina se disuelve en un disolvente ade­
cuado, preferiblemente éter etílico anhidro, y esta solución 
etérea se añade gota a gota a la disolución del n-butilli­
tio en tetrahidrofurano-éter, mientras se mantiene la tempe 
ratura a unos -709C. A continuación se añade a la mezcla 
de reacción una cetona adecuada, por ejemplo, isopropil p- 
trifluormetoxifenil cetona, disuelta en la mezcla tetrahidrb 
furano anhí&o-éter etílico (1:1). El resto de la prepara­
ción y elaboración sigue como se describió, supra, para los 
compuestos pirimidina y pirazina. En el caso presente, el 
producto obtenido se identificó como ̂ -isopropil-p(-^p-(tri- 
fluormetoxi)fenilj -3-piridinmetanol, mediante análisis ele­
mental y espectro RMN.



10

13

20

28

30

9 -

Las sales de adición de ácido no fitotóxicas de 
los compuestos anteriormente preparados se preparan fácil­
mente por métodos bien conocidos en la técnica, a partir de 
los compuestos nuevos que sean suficientemente básicos. 3)e 
este modo, la base libre se disuelve en éter, la disolución 
se enfría y satura con,por ejemplo,gas clorhídrico anhidro. 
La sal de adición da ácido clorhídrico del compuesto susti^j 
tuido precipita y se filtra y purifica por recristalizacicn 

Los compuestos cetónicos intermedios usados en 
la preparación de los nuevos compuestos de esta invención 
descritos anteriormente son asimismo compuestos nuevos de 
fórmula.

O
R-*- - C - R^

II

donde R y R g@ identifican del mismo modo que se esta­
bleció aquí antes para la fórmula I.

Las preparaciones de estas cetonas nuevas se 
llevan a cabo según un conjunto de procedimientos que apa­
recen en la técnica precendente. Así, la preparación de 
isopropil p-trifluormetoxifenil cetona se lleva a cabo por 
el procedimiento de Sheppard, Jour. Ora. Chem. 22, 1 (1964) 
Siguiendo el mismo procedimiento general, se preparan fá­
cilmente otras cátonas citadas.

La preparación de cotonas que contienen el ra­
dical 3,4-(difluormetilendioxi)fenil se realiza sintetizan 
do primero 3)4-(difluormetilendioxi) bromobenceno según el 
procedimiento de Stogryn, Jour. Ora. Chem. 37. 673) (1972)* 
Este bromobenceno sustituido se deja reaccionar luego con 
un aldehido, por ejemplo, isobutiraldehido, en presencia 
de n-butillitio, a unos -40SC, para producir el alahol in-
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termedio, isopropil 3,4-(difluormetilendioxi) fenil carbi- 
ndL Este alcohol se oxida usando trióxido de cromo en.ácido 
acético acuoso para producir isopropil $-4-(difluormetilen- 
dioxi) fenil cetona. Otras alguil o aril cebonas 3!4-(diflujq 
metilendioxi) fenil sustituidas, se pueden preparar de la 
misma manera general.

La preparación de las alguil fenil cetonas pen- 
tafluoretoxi sustituidas se lleva a cabo siguiendo el pro­
cedimiento de Belous y otros, J. Org. Chem. (U.S.S.R.) y, 
1521 (1971)- Según este procedimiento se hace reaccionar 
p-bromofenol con anhídrido trifluoracético en presencia de 
tetrafluoruro de azufre y fluoruro de hidrógeno, para pro­
ducir pentafluoretoxi-4-bromobenceno. Este compuesto se 
hace reaccionar con isotutLraldehido en presencia de n-bu- 
tillitio para producir el alahol intermedio, isopropil p- 
(pentafluoretoxi) fenil carbinol. Este alahol se oxida con 
trióxido de cromo en presencia de ácido acético acuoso pa­
ra producir la cetona, isopropil p-(pentafluoretoxi) fenil 
cetona.

El compuesto l,l,2,2-tetrafluoretoxi-4-bromo- 
benceno es comercialmente disponible. Este se usa para pre­
parar un reactivo de Grignard gue a su vez se hace reac­
cionar con isobutironitrilo para producir una de las ceto­
nas deseadas, isopropil p-(l,l,2,2-tetrafluoretoXi)fenil 
cetona. Otras cetonas alguil o arLl p-(l,l,2,2-tetrafluoreto 
xi) fenil sustituidas se preparan de la misma manera gene­
ral.

Cetonas tales como isopropil 2,2,4,4-tetrafluor-
l,3-benzodioxan-6-il cetona se preparan a partir del in­
termedio halobenzodioxano. El 2,2,4,4-tetrafluor-6-cloro-
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s

1,3-benzodioxano se prepara por reacción del áster 2-tri-
clorometil-4-clorofenilico del ácido fluorfórmico con áci­
do fluorhídrico anhidro. Este compuesto se puede utilizar 
luego para preparar las isopropil 2,2,4,4-tetrafluór -1,3-. 
benzodioxan-6-il o alquil o aril cetonas relacionadas por
cualquiera de los métodos ya establecidos anteriormente . 
para las otras cetonas.

Las síntesis de estas nuevas cetonas intermedias

10

se establecen a continuación. 
Preparación 1
Isopropil p-trifluormetoxifenil cetoná

15

Utilizando unos 800 mi de tetrahidrofurano an­
hidro como disolvente, se prepara el reactivo de Grignard s 
partir de 50 g de éter de p-bromofeniltrifluormetil y 5,5 
g de vituras de magnesio. Al reactivo de Grignard así pre-
parado, se anaden lentamente, gota a gota, 15 g de isobuti- 
ronitrilo. La adición del nitrilo lleva aproximadamente 
media hora. La mezcla de reacción se calienta a reflujo du­
rante unas 10 horas, se enfria y se descompone por adición

20 de ácido clorhídrico acuoso 1N con agitación, hasta un pH

-
de aproximadamente 3* Se separa la capa acuosa de la or­
gánica y se desecha la capa acuosa. Se seca la capa orgá-

25

nica sobre sulfato magnésico anhidro. Se filtra el agente 
desecante y el filtrado se concentra a vacio. El residuo 
se destila para dar un producto líquido que tiene un pun-

30

to de ebullición de unos 97-98SC, a la presión del vacio 
de la cámara. El producto pesa 19 g. Se identifica mediante 
el espectro infrarrojo como isopropil p-trifluormetoxife- 
nil cetona.
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Preparación 2
Isopropil p-pentafluoretoxifenil cetona { ;-

Comenzando con 4-bromofenol, la preparación'de 
4-bromopentafluoretoxibenceno se lleva a cabo siguiendo, el 
procedimiento de Belous y otros, J. Org. Chem.
(U.S.S.R.)JZ. 1521 (1971).

A una solución de 15 g del 4-bromopentafluoreto 
xibenceno así preparado en 200 mi de éter etílico anhidro, 
se anaden 25 mi de una solución al 22 por ciento de n-butill 
tio en n-hexano. La mezcla se enfria a unos -60ac, y mien­
tras se mantiene a esta temperatura, se anade lentamente a 
la mezcla una solución de 10 g de isobutiraldehidó en 200 
mi de éter etílico anhidro. La mezcla de reacción se man­
tiene a unos-60ac, y se agita durante la noche, seguido de 
agitación durante un periodo de 48 horas a temperatura - 
ambiente.

La mezcla producto de la reacción se prepara 
por la adición de una solución acuosa de cloruro amónico.
Se separa la fase orgánica y se seca sobre sulfato magné­
sico anhidro. Elegante desecante se separa mediante filtra­
ción. El filtrado se concentra a vacio para dar un producto 
que tiene un peso de unos 23g. El producto se identifica pqr 
el espectro infrarrojo como isopropil p-pentafluoretoxife- 
nil carbinol.

Del carbinojL así preparado, 20 g. se dispersan 
en 200 mi de ácido acético glacial con agitación, y a la 
mezcla se anaden 20 g de trióxido de cromo disueltos en 30 
mi de agua. La adición se lleva a cabo cuidadosamente y la 
temperatura de reacción se mantiene por debajo de 80SC. Se 
continua la agitación de la mezcla durante 4 horas. La mez-
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cía producto de la reacción se enfría y se vierte sobre.una 
mezcla de hielo machacado y solución acuosa de hidroxido 
sódico al $0 por ciento, y se ajusta el'pH a 8. Se extrae 
la mezcla coR volúmenes grandes de éter y los extractos , 
etéreos se combinan y se lavan con solución acuosa diluida 
de hidróxido sódico. La solución etérea se seca y concen­
tra a vacio. El residuo se cromatografía en una columna de 
sílice usando benceno como disolvente y eluyente, para pro­
ducir 7 6 de producto que se identifica mediante espectros 
RMN e infrarrojo como isopropil p-pentafluoretoxifenil ce- 
tona.
Preparación 3
5,4-(difluormetilendioxi)fenil isopropil cetona

Una mezcla de 50 g de 3!4-(metilendioxi)bromo- 
benceno y 200 g de pentacloruro de fósforo se calienta a 
unos 803C durante unas 4 horas. Después de este tiempo, la 
mezcla producto de la reacción se destila y se recoge el 
producto que hierve entre 115-125SC. Este pesa unos 42 g y 
se identifica por el espector RMN como 3!4-(diclorometilen- 
dioxi)bromobenceno.

Una mezcla de 42 g de 3s4-(dicbrometilendioxi) 
bromobenceno, y 28 g de trifluorurode antimonio se calienta 
a presión reducida. A unos 80-82SC se destila el producto, 
y se recogen 34 g de producto identificado mediante análi­
sis elemental como 3!4-(difluormetilendioxi) bromobenceno.

A 56 g de 3)4-(difluormetilendioxi) bromobenceno 
en 250 mi de tetrahidrofurano se anaden 110 mi de una solu­
ción al 22 por ciento de n-butillitio en n-hexano a -70SC, 
en atmósfera de nitrógeno. A esta mezcla se añaden 16 g de 
isobutiraldehido, y la mezcla de reacción se agita durante
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la noche a unos -?Oac. La mezcla producto de la reacción se 
prepara vertiéndola en una solución acuosa concentrada^ 
cloruro amónico con agitación. La capa orgánica se sepaya y 
seca. El agente desecante se separa mediante filtración, 
el disolvente orgánico se extrae a vacío. Se obtienen un/' 
total de 27 g del carbindLimpuro, 3,4-(difluormetilendioxi) 
fenil isopropil carbinol y se usa sin ulterior purificación 
en la etapa siguiente-

Siguiendo el mismo procedimiento general descri 
to en la preparación 2, 27 g del carbindLse oxidan con - 
trióxido de cromo en ácido acético glacial, para producir
3,4-(difluormetilendioxi) fenil isopropil cetona, que pesa 
16 g. y se identifica mediante el espectro de RHN. 
Preparación 4
Ciclohexil 5.4-(difluormetilendioxi)fenil cetona_____

A una solución de 24 g de 3!4-(difluormetilen- 
dioxi)bromobenceno en 2$0 mi de éter se anaden 2,4 g de 
virutas de magnesio. Al reactivo de Grignard así preparado 
se anaden 11 g de ciclohexilcarboxaldehido en $0 mi de éter 
etílico anhidro. La mezcla de reacción se agita durante 
unas 2-3 horas. La mezcla producto de la reacción se pre­
para añadiéndole a temperatura ambiente una solución acuo­
sa concentrada de cloruro amónico. Del agente desecante se 
separa la capa orgánica, se seca, se filtra y se concentra 
a vacio. El residuo, que es el carbinol impuro, se oxida coji 
trióxido de cromo y ácido acético glacial. La solución de 
la oxidación se pispar a vertiéndola sobre una mezcla de hielo 
machacado e hidróxido sódico acuoso al 50 por ciento. La 
mezcla se extrae con éter etílico. La solución etérea se 
seca, se separa el agente desecante mediante filtración y



el filtrado se concentra a vacío. El residuo así obtenido so 
disuelve en benceno y se cromatografía en una columna de sí-- 
lice usando benceno como eluyente. Se obtienen 8 g de cicló 
hexilo 3,4-(difluormetilendioxi) fenil cotona, identificada 
por sus espectros infrarrojo y RMN.

Siguiendo el mismo procedimiento general expues­
to más arriba y usando las materias de partida adecuadas se 
preparan las siguientes cetonas adicionales:

3,4-(difluormetilendioxi)fenil undecil cetona- 
Punto de fusión: aceite. Identificado mediante el espectro 
infrarrojo.

3-cloro-4'-tetrafluoretoxibenzofenona. Punto 
de fusión: aceite. Identificado mediante el espectro infra 
rrojo.

3-piridil p-tetraflucretoxifenil cetona. Punto 
de fusión: aceite. Identificado mediante el espectro infra­
rrojo.

Los siguientes ejemplos describen en detalle 
los métodos usados en la preparación de los nuevos compues­
tos heterociclos que contienen nitrógeno sustituidos de 
esta inención. No obstante la invención no se ha de consi­
derar limitada por los mismos, ni en espíritu ni en el al­
cance, puesto que será obvio a los expertos en la técnica 
que se pueden llevar a cabo muchas modificaciones de mate­
riales y métodos dentro del propósito e intención de este 
descubrimiento.
Ejemplo 1
a-isopropil-d-íp-í trifluormetoxi)fenill-5-Pirimidinmetanol

A una solución de 19 g (0,082 moles) de isopro- 
pil p-trifluormetoxifenil cetona, en 2$0 mi de una mezcla
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de volúmenes iguales de tetrahidrofurano y éter etílico se 
añade una.solución de 32 g (0,1 moles) de 5-bromopirimidina 
en 350 mi de tetrahidrofurano-éter etílico y la mezcla se , 
enfría a -70SC, en una atmósfera de gas nitrógeno seco. La 
mezcla se agita y mantiene a unos -70BC, en la atmósfera de 
gas nitrógeno seco, mientras se añaden 60 mi de una solu­
ción al 15 por ciento de n-butillitio en n-hexano. La mez­
cla de reacción resultante se mantiene a unos -70BC, con 
agitación durante unas 8 horas.

La mezcla producto de la reacción se deja caleníjar 
a temperatura ambiente. Se añade solución acuosa de cloruro 
amónico, y se separan las capas acuosa y orgánica. La capa 
orgánica se lava con agua y se seca sobre sulfato magnésico 
anhidro. El agente desecante se separa por filtración y el 
filtrado se concentra a vacío para dar un aceite que pesa 
unos 33 g- Este aceite se cromatografía en una columna de 
sílice y el producto deseado se eluye de la columna usando 
una mezcla de disolvente de 10 por ciento de acetona y 90 
por ciento de benceno en volumen. El eluato acetona-benceno 
se concentra a vacío, para dar un aceite pesado que pesa unots 
14 g. Este aceite pesado se identifica mediante los espectros 
RMN e infrarrojo, y por análisis elemental, como cX-ispropil- 
<Á-jp-(trifluormetoxi)fenilj-5-primidinmetanol.
Análisis, calculado para C-^H^NgOg: C, 57,69; H, 4,84

N, 8 ,9 7
Encontrado: C, 57,42; H, 4,65 

N, 9,01
Siguiendo el mismo procedimiento general expues­

to aquí antes, y utilizando los materiales de partida adecúa 
dos, se sintetizan además los compuestos siguientes:
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ot-isopropil-R- p-( 1,1,2,2-tetrafluoretoxi)fenil 
-5-pirimidinmetanol.Punto de fusión: aceite castaño oscuros 
Estructura identificada mediante el espectro RMN.

í^-isopropil-<X-^p-(pentafluoretoxi) fenilj -5-pi-- 
rimidinmetanol . Punto de fusión: Aceite. Estructura iden­
tificada mediante el espectro RMN.
Análisis, calculado para ^i6^15^5^2^2* 53,04; H, 4,17

N, 7,73
Encontrado: 0, 53,25; H, 4,25 

N, 8,00
d-(n-propil)-o(- jp-( trifluormetoxi)fenilj-5-piri 

midinmetanol. Punto de fusión: 94-95^0. Estructura iden­
tificada por análisis elemental y espectro RMN.
Análisis, calculado para C^H^F^NgOg: C, 57,69; H, 4,84

N, 8,97
Encontrado: C, 57,73; H, 5,06 

N, 8,86
^-fenil-#-jp-(1,1,2,2-tetrafluoretoxi)fenilj-5- 

pirimidinmetanol. Punto de fusión: vitreo. Estructura
identificada por análisis elemental y espectro RMN.
Análisis, calculado para C^gH^F^NgOg: C, 62,98; H, 3,89

N, 7,73
Encontrado: C, 62,74; H, 3,83 

N, 7,57

nilj-5-primidinmetanol. Punto de fusión: aceite. Estruc-
ot-ciclohexil-iX- p-(1,1,2,2-tetrafluoretoxi)fe-

tura identificada mediante el espectro RMN.
Análisis, calculado para 0, 62,98; H, 3,89

N, 7,73
Encontrado: C, 62,74; H, 3,83 

N, 7,57
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p(--n-hexil-(X- 
5-pirimidinmetanol. Punto de fusión: aceite
identificada mediante el espectro RMN.

p-(l,1,2,2-tetrafluoretoxi)fenilj-
Estructura

(X- (ü-clor of enil) -4X-
fenil

p-(1,1,2,2-tetrafluretoxi);
-5-pirimidinmetanol. Punto de fusión: aceite.

Estrucutra identificada mediante el espectro RMN.
Ejemplo 2
cX-ciclohexil-o4.[ 3.4-(difluormetilendioxi)fenilj -5-pirimidin- 
metanol.

A una solución de 8 g de ciclohexil 3!4-(difluoi 
metilendioxi)fenil cetona, en 12$ mi de una mezcla de volú­
menes iguales de tetrahidrofurano y éter etílico, se añade 
una solución de 4,7 g de 5-bromopiridina en 50 mi tetrahi- 
drofurano-éter etílico, y la mezcla se enfria a -70SC, en 
una atmósfera de gas nitrueno seco. La mezca se agita y man­
tiene a unos -70SC, en la atmósfera de gas nitrógeno seco, 
mientras se añaden 13 mi de una solución de n-butillitio en

20

25

30

n-hexano al 15 por ciento. La mezcla de reacción resultante 
se mantiene a -703C, mientras se agita durante un periodo 
de unas 8 horas.

La mezcla producto de la reacción se deja calen­
tar a temperatura ambiente. Se añade solución acuosa de clo­
ruro amónico y se separan las capas orgánica y acuosa . La 
capa orgánica se lava con agua y se seca sobre sulfato magne 
sico anhidro. El agente desecante se separa por filtración 
y el filtrado se concentra para dar un producto impuro que 
tiene un peso de unos 7 g. Este producto impuro se cromato­
grafía en columna de sílice, y el producto deseado se eluye 
de la columna usando una mezcla de disolvente de 10 por cier 
to de acetona y 90 por ciento de benceno en volumen. El elua



10

18

20

25

30

á-iS'QDroDil-¿X- íp-(trifluormetoxi)fenill -2-pirazinmetanol

19 -

to se concentra a vacío y el residuo se transforma en un só­
lido vitreo, que tiene un punto de fusión de unos 6460. Este 
se identifica mediante el espectro RMN como o(-ciclohexil-5(- 
^3,4-(difluormetilendioxi)fenil] -5-pirimidinmetanol. 
Análisis, calculado para ^8^g-^2^2^2* 62,06; H, 5,21

N, 8,04
Encontrado: C, 61,8$; H, 4,94 

N, 7,81
Siguiendo el mismo procedimiento general expues. 

to antes y usando materiales de partida adecuados se prepa­
ran además los compuestos siguientes: 

st-
5-pirimidinmetanol. Punto de fusión: 127SC, Estructura con 
firmada mediante el espectro RMN y análisis elemental. 
Análisis,, calculado para C, 58,44; H, 4,58

N, 9,09
Encontrado: O, 58,64; H, 4,36

N, 9,09
Ct-j3,4-(difluormetilendioxi) feni^ -<^-undecil-5- 

pirimidinmetanol. Punto de fusión: aceite. Estructura iden
tificada mediante el espectro RMN.
Ejemplo 3

A una solución de 9 g de isopropil p-trifluorme- 
toxifenil cetona en 300 mi de éter etílico, se añade una sol^ 
ción de 10 g de 2-yodopirazina en 300 mi de éter etílico, y 
la mezcla se enfría a -706C, en una atmósfera de gas nitróge­
no seco. La mezcla se agita y mantiene a unos -708C, en la 
atmósfera de gas nitrógeno seco, mientras se añaden 25 mi de 
una solución al 15 por ciento de n-butillitio en n-hexano.
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La mezcla de reacción resultante se mantiene a -702C mien­
tras se agita durante la noche. / ^

La mezcla producto de la reacción se deja calen 
tar a l a  temperatura ambiente. Se añade solución acuosa de 
cloruro amónico y se separan las capas acuosa y orgánica'.* . 
La capa orgánica se lava con agua y se seca sobre sulfato ms 
nésico anhidro. El agente desecanse se separa por filtración 
y el filtrado se concentra para obtener un aceite. Este acel 
te se cromatografía en una columna de sílice, y el producto 
deseado se eluye de la columna usando una mezcla de disol­
vente de $ por ciento de acetona y 95 por ciento de benceno 
en volumen. El eluato de acetona-benceno se concentra a 
vacío, para dar un aceite pesado que solidifica dejándolo en 
reposo. El sólido tiene un punto de fusión de unos 702C, y 
se identifica mediante el espectro RMN y análisis elemental 
como^-isopropil-^-^p-(trifluormetoxi)fenilj -2-pirázinmeta- 
nol.
Análisis, calculado para 57*69; H, 4,84

N, 8,97
Encontrado: C, 57,66; H, 4,$6 

N, 9,21
Siguiendo el mismo procedimiento general expues­

to aquí anteriormente y usando materiales de partida adecua­
dos se sintetizan los compuestos siguientes:

ot,-( 3-piridil) -<X- jp-( 1,1,2,2-tetrafluoretoxi)fe- 
nilj-2-pirázinmetanol. Punto de fusión: aceite. Estruc­
tura identificada mediante el espectm RMN.

o(.-isopropil-<X- jp- (1,1,2,2-te traf luoretoxi) fenil 
-2-pirazinmetanol. Punto de fusión:' aceite. Estructura 
identificada mediante el espectro de RMN.



1
Ejemplo 4 , - 
^-isouronil-<3(-íp-(trifluormetoxi)feni]l-3-PÍridinmetanol

A una solución de 250 mi de una mezcla de volú­
menes iguales de tetrahidrofurano y éter etílico enfriados

3 a unos.-30 a -40BC, y mantenidos bajo una atmósfera de gas 
nitrógeno seco, se añaden 50 mide una solución de n-butilli- 
tio en n-hexano al 15 por ciento. La mezcla se agita y en­
fria a unos -?0SC y se le añade una solución de 16 g de 3- 
bromo piridina en 250 mi de la mezcla 50:50 en volumen de

10 tetrahidrofurano y éter etílico. Después que se completa la 
adición, la mezcla de reacción se agita durante una media 
hora. Luego, se añade gota a gota con agitación una solución 
de 20 g de isopropil p-trifluormetoxifenil cetona en 100 mi. 
de la mezcla de tetrahidrofurano y éter etílico. La mezcla

1S de reacción resultante se mantiene a -70SC al tiempo que se 
agita durante la noche.

La mezcla producto de la reacción se daja calen­
tar a temperatura ambiente, y se le añade solución acuosa de 
cloruro amónico. Se separan las capas acuosa y orgánica. La

20 capa orgánica se lava con agua y se seca sobre sulfato mag­
nésico anhidro. El agente desecante se separa por filtra­
ción y el filtrado se concentra para dar un aceite amarillo 
que tiene un peso de unos 43 g. Este aceite se cromatogra­
fía en una columna de sílice, y el producto deseado se elu-

25 ye de la columna usando una mezda de disolvente de 10 por 
ciento de acetona y 90 por ciento de benceno en volumm. El 
eluato de acetona-benceno se concatra a vacío hasta dar un 
aceite amarillo que pesa unos 11 g. Dejándolo reposar, el 
aceite solidifica. El sólido se recristaliza a partir de éter

30 caliente para obtener cristales blancos que tienen un punto
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áe fusión de unos 81-823C. El producto cristalino se idé¿i 
tífica mediante espectros RMN como ^-isopropil-ot-j^p-(trir' 1 
fluormetoxi) fenilj-3-piridinmetanol.

Siguiendo el mismo procedimiento general expues= 
aguí anteñormente y utilizando materiales de partida adecúa 
dos se sintetizan los compuestos siguientes:

d-ciclohexil-K-jp-(l,1,2,2-tetrafluoretoxi)fe-' 
nilj-3-piridinmetanol. Punto de fusión: aceite. Estructura 
identificada mediante el espectro RMN.

Estos nuevos heterociclos que contienen nitró­
geno fluoralcoxifenil-sustituidoá son activos como herbicida^, 
fungicidas para las plantas, y como reguladores del crecimiec 
to de las plantas. Así, se ha entrado que, por ejemplo, el 
moho pulverulento del pepino se combate totalmente aplican­
do una composición fungicida que contiene 400 ppm de un 
compuesto de la fórmula general I.

También se ha encontrado que estos nuevos hete­
rociclos que contienen nitrógeno fluoralcoxifenil-sustitui- 
dos son especialmente efectivos en la inhibición del creci­
miento internodal de las plantas cuando se aplica en propor­
ciones dentro del intervalo de 0,14 a unos 3,6 Kg/Ha. En 
estas proporciones no hay efecto adverso o daño para las plah 
tas. Se pueden usar mayores cantidades, pero no son atractivas 
económicamente. La cantidad exacta de compuesto a usar varia 
rá algo dependiendo de la actividad del compuesto particu­
lar que se use y de la sensibilidad de la planta particular 
que se trate.

Los tipos de plantas que se ha encontrado que se 
afectan de este modo por estos compuestos comprende plantas 
de cultivo, plantas ornamentales, plantas leñosas y césped.



1 Ejemplos específicos de estos tipos de plantas comprende pe­
pino, soja, crisantemo, trigo, avena, cebada, maíz, centeno, 
lino, alheña, arroz, algodón, tomate y pelosa.

Aún cuando no hay deseo de ceñirse a ninguna

s teoría en cuanto a la forma de actividad de estos compuestos
se cree que los compuestos deben su actividad a sus propieda
des únicas como antagónicos del ácido giberéllico. 'Esto - 
explicaría al amplia actividad espectral de los compuestos, 
En ensayos en plantas proyectados para demostrar la activi-

10 dad del ácido giberéllico, los compuestos han actúado como 
antagonistas a niveles tan bajos como 10 Además, cuando 
se aplican a las plantas al mismo tiempo el compuesto inhi­
bidor y el ácido giberéllico, los efectos de inhibición del
crecimiento son parcialmente neutralizados. El crecimiento

18 de plantas inhibidas es estimulado cuando se aplica ácido 
giberéllico en cualquier momento después de la aplicación 
del inhibidor,

Se ha observado que aplicaciones de estos compues 
tos a las raíces han dado lugar a la mayor actividad, Sin

20 embargo se pueden utilizar con algún grado de éxito, otros
. métodos de aplicación tales como pulverización foliar o tra-

tamientocb las semillas. Para su aplicación los compuestos 
se formulan en soluciones para impregnación, concentrados 
para pulverizar, polvos humectables, o polvo,de acuerdo con

25 los procedimientos conocidos en la técnica.
Para cualesquiera de tales usos, los compuestos 

se formulan en composiciones que convenientemente contienen, 
además del heterocíclico que contiene nitrógeno fluoralcoxi- 
fenil-sustituido, uno o más de una pluralidad de aditamentos

30 agrícolamente aceptables, incluyendo agua, compuestos poli-



hidroxi, destilados del petróleo, y otros medios de disper­
sión, agentes dispersantes tensoactivos, emulsionantes, .j' 
sólidos inertes finamente divididos. La concentración dgl 
compuesto fluoralcoxifenil-sustituido particular en estas/- 
composiciones puede variar dependiendo de si la compos.iciót 
está pensada como un concentrado emulsionadle o un polvo hu 
meotadle destinado a ser diluido posteriormente con vehícu­
lo inerte adicional, tal como agua, para producir la última 
composición de tratamiento, o se quiere para aplicación di­
recta como un polvo a plantas.

Así, las composiciones de-tratamiento se formu­
lan de la forma más cómoda preparando concentrados sólidos 
o líquidos, que se diluyen posteriormente al nivel deseado 
para usarlos.

Los concentrados líquidos emulsionadles se pue­
den preparar incorporando a un líquido orgánico inmiscidle ei 
agua adecuado de un 4,5 a un 24 por ciento en peso de ingre­
diente activo y un agente emulsionante. Además tales concen­
trados se pueden diluir con agua para formar la mezcla de 
pulverización en forma de emulsiones de aceite en agua.Ta­
les composiciones para pulverización contienen, pues, tóxico 
activo, disolvente inmiscidle en agua, agente emulsionante, 
y agua. Los agentes emulsionantes adecuados pueden ser de 
los tipos noiónicos o iónicos, o mezclas de éstos, e inclu­
yen productos de condensación de óxidos de alquílenos con 
fenoles y ácidos orgánicos, derivados polioxietilénicos de 
esteres de sorditán, alcoholéteres complejos, o iones del 
tipo de aralquil sulfonatos. Líquidos orgánicos inmiscidles 
en agua adecuados para ser utilizados incluyen hidrocarduros 
aromáticos, hidrocarduros alifáticos, hidrocarduros ciclo- 
alifáticos y mezclas de éstos tales como destilados del pe-



troleo.
Mezclas de concentrados sólidos se pueden pre­

parar añadiendo de un 10 a un 50 por ciento en peso del
compuesto heterocíclico gue contiene nitrógeno fluoralcoxi- 
fenil-sustituido a un vehículo sólido inerte finamente di­
vidido tal como bentonita, galactita, tiermde diatomaoeas, 
sílice hidratada, sílice de diatomaceas, mica expandida, 
talco, o yeso. Tales concetrados se pueden formular, si se 
desea, para uso directo, como composiciones de espolvoreo, c 
se pueden diluir, si se desea, con vehículos sólidos inertes 
adicionales para producir polvos de espolvoreo que contie­
nen unos 0,05 a 1 por ciento en peso del compuesto fluoral­
coxifenil-sustituido. Alternativamente, se pueden incorporar 
agentes tensoactivos, es decir, agentes dispersantes y/o 
humectantes con el compuesto fluoralcoxifenil-sustituido en 
el vehículo sólido para formar concentrados* en polvo humec- 
tables a concentraciones entre 10 a 25 por ciento en peso, 
gue posteriormente pueden ser dispersados en agua u otro 
soporte hidroxilado para formar composicines de pulveriza­
ción. Agentes tensoactivos adecuados incluyen ácidos aril- 
sulfónico's condensados y las sales sódicas de estos, ligno- 
sulfato sódico, mezclas condensadas de sulfonato-óxido, al­
coholes poliéteres alquil arílicos, mezclas de sulfonato/no 
iónico, o agentes humectantes aniónicos.

Además el compuesto heterocíclico que contiene 
nitrógeno fluoralcoxifenil-sustituido se puede incorporar 
en soluciones, dispersiones sencillas, formulaciones de 
aerosoles, y otros medios adaptables a ser empleados para 
tratar la vegetación o aplicar al*suelo.

La proporción de aplicación de estos nuevos -
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compuestos variará según el compuesto particular que se 
emplee y la planta que se trate. En general, el compuesto se 
debe aplicar en una proporción comprendida entre unos,0,14, 
y unos 5,6 Kg. por Ha. y preferiblemente entre unos 0,14^y 
unos 2,24 Kg por Ha. Tal y como se ha mencionado anteriormen 
te la forma de aplicación también afecta al grado de activi­
dad y podría dar lugar a diferencias en la cantidad efecti­
va. El método de aplicación preferido de los presentes com­
puestos nuevos és como una impregnación del suelo. No sor­
prende el que se haya encontrado que las plantas maduras 
no son tan susceptibles como las no maduras.

.El siguiente experimento ilustrará la actividad 
inhibidora del crecimiento de estos compuestos nuevos. 
Experimento

La actividad como reguladores del crecimiento de 
numerosos compuestos representativos que caen dentro del al­
cance de la fórmula general, supra. se ensaya de la manera 
siguiente:

Se prepraran composiciones reguladoras del . 
crecimiento de las plantas disolviendo 62,5 mg del compuesto 
ensayado en 1 mi de acetona y etanol (1:1 en volumen) y aña­
diendo 24 mi de una mezcla acuosa de un emulsionante sulfo- 
nato y un emulsionante noiónico, para dar un voluntai final 
de 25 mi, con una concentración del compuesto de ensayo de 
25OO ppm. Esta composición se diluye luego serialmente por 
un factor de 5) con la mezcla emulsionante acuosa, para dar 
soluciones de 500 y 100 ppm.

Se aplican pulverizaciones foliares con un ato-*" 
mizador DeVilbiss accionado a 0,68 a 0,82 atomósfOras. Los 
impregnados del suelo se vacian en el tiesto tan rápidamen-
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te como sea posible sin desbordamiento.
Se plantan soja, variedad Amsoy, en tiestos de 

pláábico cuadrados de 10 cm. y se entresaca a una planta por 
tiesto inmediatamente después de brotar. Se planta pelosa, 
variedad de Kentucky, en tiestos de plástico cuadrados de 
7,6 cm en suelo estéril. Se transplantan crisantemos, varié 
dad Princesa Ana, conseguidos como cortes enraizados de ra­
za genéticamente pura a tiestos de plástico cuadrados de 10 
cm. Se usa suelo de invernadero corriente(l/2 de barro fangí 
so Brookston y 1/2 de arena guasa en volumen).

Los tratamientos se aplican después que los 
crisantemos están en los tiestos durante unos 8 a 15 días; 
después que los soja tienen 9 a 11 días, cuando el primer 
trifoliado se ha desarrollado completamente; y después que 
la pelosa tiene 20 a 30 días.

Las aplicaciones de fertilizantes se hacen sema­
nalmente usando un distribuidor de regado para aplicar 1,47 
g/litro de fertilizante soluble Rapid-Gro 23-19-17 por re­
gado manual periódico.

Se usa una norma de referencia, ct-ciclopropil- 
c(-(4-metoXifenil)-5-pirimidinmetanol, y se formula y aplica 
del mismo modo y en las mismas proporciones que los compues­
tos de ensayo. Se incluyen como controles seis o más plantas 
de cada especie sin tratar.

La pelosa se corta a una altura de 13 mm. un día 
antes del tratamiento y de nuevo aproximadamente una semana 
después del tratamiento.

Se hacen observaciones sobre la pelosa y crisan 
temos 25 días después del tratamiento y sobre los soja 15 a 
25 días después del tratamiento, dependiendo de las condi-
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ciones de crecimento (enüempo nublado, los soja eliolata 
y tienen que ser cortados antes de lo normal.

10

Los productos químicos de ensayo, formulados - 
según se ha descrito anteriormente, se aplican a sega de 
"Amsoy", crisantemo Princesa Ana y pelosa de Kentucky, por 
pulverización foliar e impregnación del suelo, en tres pro­
porciones para cada forma de aplicación. Se emplean dos gru­
pos de los controles sin tratar. El crecimiento de las plan­
tas tratadas se compara con los controles y se anota el gra­
do de inhibición por un sistema numérico que tiene el sigui^n 
te significado;

1S

20

23

+ 3 = promoción ólara
+ 2 ¿ promoción moderada
+ 1 = promoción débil 

0 = sin efecto
- 1 = inhibición débil
- 2 = inhibición moderada
- 3 = inhibición intensa

Los resultados medios d3 los dos grupos de plantas tratadas 
con cada uno de los compuestos ensayados se relacionan en 
las tables siguientes. La tab3a 1 muestra los resultados del 
tratamiento por impregnación del suelo y la tabla 2 los 
resultados del tratamiento por pulverización foliar^ En am­
bas tablas la columna 1 ráaciona los compuestos ensayados, 
la columna 2, la proporción de aplicación en Kg por Ha (ta­
bla 1), y en partes por millón (ppm, tabla 2); las columnas 
3)4 y 5 relacionan las plantas ensayadas y el grado de inhi 
bición del crecimiento observado.

30
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TABLA 1

Compuesto
proporción

K^/Ha Soja
Impregnación

crisan-
Pelosa temo

%-isopropil-<x- 0,45 0 -1 0
f p-(trifluor- 2,24 0 -2 0
metoxi)feni3j - 
3-piridinmetanol

11,2 -1,5 -3 -2,5

oí-isopropil-cí- 0,45 -2 -2 0
-1Í P - ( 1 , 1 , 2 , 2 - 2,24 -3 -3

tetrafluor-me-
toxi)feniBn-2-
pirapiumetanol

11,2 -3 -3 —2

oc-isopropil-cí- 0,45 . 0 -1 0
-1d-(trifluor— me- 2,24 -1 -2

toxi)feni3J-2-
pirazinmetanol

11,2 -1 -3 - 3

o(-isopropil-<x- 0,45 -2 -1 -1
Cp-(pentafluor— 2,24 -2 -2 -2
etoxi)feniD-5-pirimidinmetanol

11,2 -3 -3 -3

%-n-propil-t%- 0,45 -2 0 -1
Cp-(trifluorme— 2,24 -1 . -1 -2
toxi)fenií]-5-
pirimidinmetanol

11,2 -2 -3 -3

(X-fenil-<x-]Ip- 0,45 0 0 0
(1,1,2,2-tetra- 2,24 -2 0 0
fluor-etoxi)-
feni3-5-piri-diumetanol

11,2 -3 -3 -1

cí-isopropll-cí- 0,45 -2 -1 -1,5
Tp-ítrifluor- 2,24 —2 -2,5 -2
metoxiiffeniHj -5- 
pirimidinmetanol

11,2 -3 -3 —2

oc-isopropil-#- 0,45 -2 0-1 —2
(p-(1,1,2,2-te- 2,24 -3 -3
trafluor-etoxi) 
fenif] -5-pirimi- 
dinmetanol

11,2 -3 -3 -3

c(-[3,4-(difluoy— 0,45 -2 0 -1
metiíendioxi)-fe- 2,24 -2 -2 -2
nií] -o(-isopropil- 
5-pirimidinmetanol

11,2 -2 -3 —2
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1

Compuesto

TABLA 1

ProporciónKg/Ha Soja.

(Cont.)
Impregnación *

crisan- 
Pelosa temo

<x-{3,4-(difluor— 0,45 0 0 0 ,metilendioxi)- 2,24 0 0 0- -5 f enil J -cí-unde cil-
5-pirimidinmeta-
nol

11,2 0 0 - r "

K-ciclohexil-« - 0,45 0 0 0
É3,4-(difluor— 2,24 -2 0 0
metilendioxi)- 
fenil^-5-pirimi- 
dinmetanol "

11,2 0 -3 0

10 oc-ciclohexil-R:- 0,45 0 0 0
¡Jp-(1,1,2,2-te- 2,24 0 -3 0
trafluor-etoxi) 
fenif] -5-piri- 
midinmetanol

11,2 0 -3 -3

íí-(n-hexil)-cí- 0,45 0 0 0
fp-(1,1,2,2-te- 2,24 0 0 0

1S .
trafluor-etoxi) 
f enil3 -5-pirimi- 
dinmetanol

11,2 0 -2 0

Controles 0 0 0 0

*-* - TABLA 2
Pulverización

20 Proporción Soja crisan-
Compuesto ...PPm* Pelosa temo
o^-isopropil-oí- 100 0 0 -1,5[p-(triflúor— 500 -1 -1,5 -2
metoxi)fenil] - 
3-piridinmetanol

2500 -1 -3 -3

cí-isopropil-cí- 100 -2 0 -1Cp-(1,1,2,2-te- 500 -3 -3 -3
23 trafluorretoxi) 

f eniD -2-pira- 
zinmetanol .

2500 -3 -3 -3

cí-isopropil-oí- 100 0 -1 -1Cp-(trifluor— 500 -1 -2 -2
metoxi)fenil) - 2500 -2 -3 -2
2-pirazinmetanol
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TABLA 2 (Cont.)
Pulverización

Compuesto
Proporción 
..ppm.... Soja Pelosa

crisan­
temo

a-isopropil-o(- 100 -2 0 -2
T P-í pentefluor.— 500 -3 -2 -3
etoxi)feni3J-5-pirimidinmetanol

2500 -3 -3 -3

oc-n-propil-cí- 100 -1 0 -2
[p-trifluor.— 500 -3 0 *-2
metoxi)fenil)- 
5- pirimidin- 
metanol

2500 -3 -2 -3

a:-fenil-^-[.p- 100 o 0 0
(1,1,2,2-tetra- 500 -1 0 0
fluor-etoxi)fe-
ni^i-5-pirimi-
dinmetanol

2500 -3 0 0

a-isopropil-cí- 100 -2 -1 -2
[p-(1,1,2,2-.te- 500 -2,5 —2
trafluor-etoxi)
fenil3-5-piri-
midinmetanol

2500 -2,5 -2,5 -2,5

o(-isopropil-a- 100 -1 0 -2
Cp-(1,1,2,2-te- 500 -2 -1 -3
trafluor-etoxi) 2500 -3 -3 -3
fenil3-5-piri*-
midinmetanol

%-(3,4-(difluor-.- 100 0 0 0-1
-1metilendioxi)fe- 500 0 -1

nil3-%-is'opropil-
5-pirimidinmetanol

2500 -2 -3

%-cicloexil-K-ÍP- 100 0 -1 -1
(1,1,2,2-tetrafluor- 500 0 -2 0
etoxi )fenil3-5-pi- . riniidinmetano! t

2500 0 -3 -3

Controles 0 0 0 0
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No es de extrañar que la actividad de estos ' 
compuestos reguladores del crecimiento de las plantas varíe 
según las pMtas tratadas y el método usado para la aplica­
ción de la composición reguladora del crecimiento, por 
pulverización o por impregnación, y además, que no todo - 
compuesto sea activo por cada método de aplicación.

En resumen, la Patente de Invención que se so­
licita deberá reacer sobre las siguientes:
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10

18

REIVINDICACIONES
1. Un procedimiento para la preparación de hue 

vos compuestos que contienen nitrógeno fluoralcoxifenil sus 
tituidos de fórmula

OH
R - C - R2 

Rl
donde

R es 2-pirazinil, 3-*?ridil, o 5-pirimidinil; 
Ríes fenil, piridil, alquil C^-C^ o cicloal—

quil C^-Cg;
2R es trifluormetoxifenil, tetrafluoretoxifenil, 

pentafluoretoxifenil, 3!4-(difluormetilendioxi)-fenil,ó 2,2,
4,4-tetrafluor-1,3-henzodioxanil;

y las sales de adición de ácido no fitotóxicas 
de los mismos cuyo procedimiento se caracteriza por hacer 
reaccionar una pirazina, piridina o pidmidina halo-sustitui­
das con una cetona de la fórmula

20

28

0
Rl - o -

1 2donde R y R son las definidas anteriormente, y un alquilo- 
metal alcalino en frió en presencia de un disolvente orgánj. 
co polar o mezcla de disolventes de bajo punto de fusión.

2. El procedimiento de la reivindicación 1, 
para preparar d-isopropil-c*-^p-(trifluormetoxi)fenilj -5- 
pirimidinmetanol, caracterizado porque la 5-bromopirj.iRidina 
se hace reaccionar con isopropil p-trifíuormetoxifenil ceto-.' 
na y n-butillitio.

3. El procedimiento de la reivindicación 1 
para prepararc(-isopropil-o(-[p-(l,l,2,2-tetrafluoretoxi)
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fenilj-5-pirimidinmetanol, caracterizado porgue la 5 -bromo- 
pirimidina se hace reaccionar con isopropil p-l,l,2,2-tet:ra' 
ÍLuoretoxifenil cetona y n-butillitio.

4* El procedimiento de la reivindicación 1 para 
preparará -isópropil-á-^p-(trifluormetoxi)fenil -2-pirazin- 
metanol, caracterizado porgue la 2-yodopirazina se hace reac 
cionar con isopropil p-trifluormetoxifenil cetona y n-buti- 
llitio.

5^ El procedimiento de la reivindicación 1 para 
preparar#-ciclohexil-ár]*3)4-(difluormetilendioxi)fenilj -5- 
pirimidinmetanol, caracterizado porgue la 5-bromopirimidina 
se hace reaccionar con cilohexil 3)4-(difluormetilendioxi) 
fenil cetona y n-butillitio.

6. El procedimiento de la reivindicación 1 para 
preparar^ -ciclohexil-á-^p-(l,l,2,2-tetrafluoretoxi)fenilj- 
3-piridinmetanol, caracterizado porgue la 3-bromopiridina se 
hace reaccionar con ciclohexil p-l,l,2,2-tetrafluoretoxife- 
nil cetona y n-butillitio.

?. El procedimiento de la reivindicación 1 para 
preparará- 3)4-(difluormetilendioxi)feni]!j -á-undecil-5-pi- 
rimidinmetanol, caracterizado porgue la 5-bromopirimidina se 
hace reaccionar con undecil 3!4-(difluormetilendioki)fenil 
cetona y n-butillitio.

8. El procedimiento de la reivindicación 1 para 
preparará-n¡=propil-<3(j-jlp**(brifluormetoxi)fenil^ -5-pirimidime 
tanol, caracterizado porgue la 5-^bromopirimidina se hace reac 
cionar con n-propil de p-trifluormetoxifenil cetona y n-bu- 
tillitio.

9. Se reivindica por último como objeto sobre 
el que ha de recaer la Patente de Invención que se solicita:



UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE NUEVOS COMPUESTOS. 
QUE CONTIENEN NITROGENO FLUORALCOXIFENIL SUSTITUIDOS.

Todo conforme queda descrito y reivindicado en la 
presente memoria déscriptia que consta de treinta y cinco . 
páginas mecanografiadas.

Madrid. *"** * * *.974
BEBI
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