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El presente invento se refiare a un procedimien 

to para preparar nuevas N-fanil-M-benzoil-úreas.

Ya es conocido que determinadas benzoilúreas, 

tales como por ejemplo N-(2,6-diclorobenzoil)-N'-(4-clorofa 

nil- 6 -3-diclorofenil)-úrea, tienen propiedades insecticidas 

(compárese: Patente publicada no examinada de la República F_e 

deral Alemana No. 2.123.236).

Se ha encontrado que las nuevas N-fenil-N*-beri 

zoil-úreas de la fórmula (i):

15

en la cual representan: R cloro o flúor; R" cloro, flúor o 

hidrógeno, y R "  flúor, cloro o bromo, tienen fuertes propie­

dades insecticidas.

Además se ha encontrado que se obtienen las ñus 

vas N-fenil-N'-benzoil-úreas de la fórmula (I), si 3-trifluojr 

metil-4-halógeno-anilinas de la fórmula (II):

se hacen reaccionar con isocianatos de benzoilo de la fórmula

(III):
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(III)

i 

t

en cuyas fórmulas (II) y (III) R, R* y R "  tienen los signifi !
)

cados arriba indicados; eventualmente en presencia de un di­

solvente,

Sorprendentemente, las nuevas N-fenil-N'-benzoil 

-úreas según el invento tienen un efecto insecticida sustan­

cialmente mejor que los compuestos mas parecidos conocidos an  ̂

teriormente del estado de la técnica de una constitución ana-¡ 

loga y da igual orientación de actividad. Esto es tanto mas ! 

sorprendente, porque según el estado de la técnica una susti­

tución por 4-trifluormetilo produce al efecto insecticida óp­

timo en sustancias activas conteniendo fenilo y la introduc­

ción da un sustituyante ulterior tiene como consecuencia tan 

solo una disminución de efecto / véase: 0. Agr. Food. Chem., 

tomo 21, No. 3 (1973), página 351, Ejemplos 37, 38 y 39 y pá­

gina 354, Ejemplo 8̂ _/. Por consiguiente, las sustancias según 

el invento representan un enriquecimiento de la técnica.

Si, como materiales de partida, se emplean, se­

gún el procedimiento, 4-cloro-3-trifluormetilanilina e isocia 

nato de 2-clorobenzoilo el desarrollo de la reacción puede ! 

ser representado por el siguiente esquema de fórmulas:
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Las sustancias de partida a emplear están defi­

nidas en forma general por las fórmulas (II) y (III). El iso- 

cianato de 2-clorobanzoilo a emplear como material de partida 

es conocido de la literatura y puede ser preparado, coma tam­

bién los otros isocianatos da benzoilo, según procedimientos 

generalmente usuales / compárese: A. 0. Speciale y o., 0. Org. 

Chem. 30 (12), páginas 4306—4307 (1965)_7.

Las 4-halógeno-3-trifluormetilanilinas (il) pue 

den ser preparadas según procedimientos generalmente usuales. 

Así, por ejemplo, la 4-bromo-3-trifluormetilanilina puede ser 

preparada según P. Tarrant y M.R. Lilquist, Am. Soc. 75, págî  

na 3034 (1953). El grupo amino puede ser transformado en el 

grupo isocianato según procedimientos generalmente usuales, 

por ejemplo por reacción con fosgeno.

Como ejemplos de isocianatos de benzoilo (III) 

a hacerse reaccionar según el procedimiento, en detalle pue­

den mencionarse isocianato de 2-cloro-, 2-fluor-, 2,6-dicloro- 

ó 2,6-difluorbenzoilo.

El procedimiento para la producción de los com­

puestos de acuerdo con la invención, se realiza preferiblemen
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te con el empleo concomitante de disolventes y diluyentas 

apropiados. Como tales entran en consideración prácticamente 

todos los disolventes orgánicos inertes. A éstos pertenecen 

particularmente hidrocarburos alifáticos y aromáticos aven- ; 

tualmenta clorados, tales como benceno, tolueno, xileno, ben­

cina, cloruro de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbo­

no, clorobenceno; o éteres, por ejemplo éter dietílico o dibjj 

tilico, dioxano; además, catonas, por ejemplo acetona, motil, 

etil-, metilisopropil- o metilisobutilcetona; además, nitri- 

los, tales como aceto- o benzonitrilo.

La temperatura de reacción puede variar dentro
i

de un márgen ámplio. Por lo general, se trabaja entre OS y ' 
1203 C., preferiblemente entre 40B y S5s C. i

La reacción se lleva a cabo generalmente a la 

presión normal. j
Para la realización del procedimiento se apli­

can los componentes de reacción en proporciones aquimolares.

Un exceso de uno u otro de los componentes no aporta ninguna 

ventaja sustancial.

Como ya se ha mencionado varias veces, las N-fe 

nil-N'-benzoil-úreas según el invento se distinguen, a una fja 

vorable toxicidad para animales de sangre caliente y a una 

buena tolerabilidad por las plantas, por una eficacia insecti­

cida sobresaliente. Actúan contra parásitos da plantas, así 

como en el sector de la medicina veterinaria contra ectopará- ' 

sitos,

Por esta razón, los compuestos según la inven­

ción pueden ser aplicados con buen resultado como parasitici­

das en la tarea de la protección de plantas y en el sector de 

la medicina veterinaria.
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A los insectos chupadores pertenecen esencial­

mente pulgones (Aphidae), tales como el pulgón verde del du­

raznero (Myzus persicae), al pulgón negro de las habichuelas 

(Ooralis fabae), el pulgón de la avena (Rhopalosiphum padi), 

el pulgón de las arvejas (Macrosiphum pisi), al pulgón de las 

papas (Macrosiphum solanifolii); ademas, el pulgón de agalla 

del grosellero (Cryptomyzus korschelti), el pulgón harinoso 

de manzanos (Sappaphis malí), el pulgón harinoso da ciruelos 

(Hyalopterus arundinis) y el pulgón negro de cerezos (Myzus 

cerasi); además, cochinillas (Coccina), por ejemplo, la ccuhi. 

nilla de la hiedra (Aspidiotus hederás), la cochinilla de los 

agrios (Lecanium hesperidum), asi como el pulgón pegajoso 

(Pseudococcus maritimus); tisanópteros (Thysanoptara), tales 

como Harcinothrips femoralis, y chinches, por ejemplo, la 

chincha de las remolachas (Piasma quadrata), la chinche del 

algodón (Dysdercus intermedium), la chinche de cama (Cimex 

lectularius), la chinche feroz (Rhodnius prolixus) y la chin­

che de Chagas (Triatoma infestans), además, cigarras, tales 

como Euscelis bilobatus y Nephotettix bipunctatus.

En cuanto a los insectos mordedores, principal­

mente han de mencionarse las orugas de mariposas (Lepidptera), 

tales como la palomilla de las coles (Plutella maculipennis), 

la lagarta peluda (Lymantria dispar), la esfinge ano de oro 

(Euproctis chrysorrhoea), la oruga de librea (Malacosoma neuŝ  

tria); además,la noctuela de las coles (Mamestra brassicae) y 

la noctuela de los sembrados (Agrostis segetum), la gran pié-
!

ride de las coles (Pieris brassicae), la pequeña falena inver, j 

nal (Cheimatobia Brumata), la lagarta pequeña de la encina ¡ 

(Tortrix viridana), la oruga negra de antiope (Laphygma frugi. ¡ 

perda) y la rosquilla negra del algodón egipcio (Prudenia li- i30
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tura); además, la polilla da textiles (Hyponomeuta padalla), 

la polilla da la harina (Ephestia kühniella) y la gran poli­

lla da la cera (Gallería mellonella).

Adamas, a los insectos mordedoras petanecan los 

coleópteros (Coleóptera), por ejemplo, el gorgojo (Sitophilus! 

granarius = Calandra granaría), la dorífora (Laptinotarsa daca

milineata), la crisomela de la romaza (Gastrophysa viridula), !
¡

la crisomela del rábano picante (Phaedon cochleariaa), el es- i 
carabajo brillante de la colza (msligathes aeneus), el colaóg. 

tero dal frambueso (Bryturus tomantosus), al gorgojo da las 

habichuelas (Bruchidius e Acanthoscalides obtectus), el der­

mesto (Dermestos frischi), el escarabajo de Khapra (Trogoder-! 

ma granarium), el gorgojo pardo rojizo de la harina da arroz 

o tribolio castaño (Tribolium castaneum), el gorgojo del maíz ' 

(Cañandra o Sitophilus zeamais), el anobio de pan (Stegobium ¡ 

paniceum), el tenebrio comón (Tenebrio molitor) y la carcoma 

dentada de los cereales (Oryzaephilus surinamensis), pero tam 

bien las especies que habitan en la tierra, por ejemplo lar­

vas de eláteros (Agriotes spec.) y larvas de abejorros (Meló- j 

lontha melolontha); cucarachas, talas como la cucaracha alema 

na (Blattella germánica), la cucaracha americana (Periplaneta 

americana), la cucaracha de Madeira (Leucophaea o Rhyparobia 

madeirae), la cucaracha negra de las cocinas (Blatta orienta- ! 

lis), la cucaracha gigante (Blaberus giganteus) y la cucara- j 

cha gigante negra (Blaberus fuscus), así como Henschoutedenia 

flexivitta; además, ortópteros, por ejemplo el grillo (Acheta 

domésticos); comejenes, tales como los comejenes de tierra 

(Reticulitermes flavipes) e himenópteros, tales como las hor­

migas, la hormiga de la pradera (Lasius niger).

Los dípteros comprenden esencialmente las mos-
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cas, tales como las drosófilas (Orosophila malenogaster), la 

mosca da las frutas del mediterráneo (Ceratitis capitata), la 

mosca doméstica (Musca doméstica), la pequeña mosca doméstica 

(Fannia canicularis), la mosca brillante (Phormia aegina) y 

el moscón azul de la carne (Calliphora erythrocephala), así 

como el tábano (Stomoxys calcitrans); además, mosquitos, por 

ejemplo cénzalos, tales como el mosquito de la fiebre amari­

lla (Aedes aegypti), el mosquito doméstico (Culsx pipiens) y 

el mosquito da la malaria (Anopheles stephansi).

Las sustancias activas según la invención pue­

den ser llevadas a las siguientes formulaciones usuales, ta­

les como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pas­

tas y granulados. Estas se preparan en forma en sí conocida 

por ejemplo por mezclado de las sustancias activas con dilu- 

yentes, vale decir, disolventes líquidos, gases licuados que 

se encuentran bajo presión y/o sustancias portadoras sólidas, 

eventualmente bajo utilización da agentes tensioactivos, vale 

decir emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes espumantes. 

En caso de utilización de agua como diluyente, pueden utili­

zarse, como disolventes auxiliares por ejemplo también solven. 

tes orgánicos. Como disolventes líquidos entran básicamente 

en consideración: hidrocarburos aromáticos tales como xileno, 

tolueno, benceno, o alquilnaftálenos, hidrocarburos aromáti­

cos clorados o hidrocarburos alifáticos clorados, tales como 

clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, hidrocar­

buros alifáticos tales como ciclohexano, parafinas por ejem- 

. pío fracciones de petróleo, alcoholes tales como butanol o 

glicol, asi como sus éteres y esteres, cetonas tales como ace 

tona, metiletilcatona, metilisobutilcatona o ciclohexanona, 

solventes polares fuertes tales como dimetilformamida y dime-
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tilsulfóxido, así como agua, bajo agentas diluyentes o porta­

dores gaseosos licuados, se entienden aquellos líquidos que 

son gaseosos a temperatura normal y bajo presión normal, por 

ejemplo gases propulsores da aerosol, tales como hidrocarbu­

ros halogenados por ejemplo, freón; como portadores sólidos 

entran en consideración minerales naturales molidos tales co - ! 

mo caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulguita, 

montmorillonita o tierra de diatomeas, y minerales sintéticos 

molidos, tales como ácido silícico altamente disperso, óxido 

de aluminio y silicatos, como agentes emulsionantes y/o espu­

mantes entran en consideración: emulsionantes no ionógenos y 

aniónicos, tales como esteres polioxietilénicos de ácidos grja ¡ 

sos, 'éteres polioxietilénicos de alcoholas grasos, por ejem- }
i

pío éter alquilarilpoliglicólico, alquilsulfonatos, alquilsul í 

Patos y arilsulfonatos; como agentes dispersantes: por ejem­

plo lignina, lejías de desecho de sulfito y metilcelulosa.

Las sustancias activas según el invento pueden 

estar presentas en las formulaciones en mezcla con otras sus­

tancias activas conocidas.

Por lo general, las formulaciones contienen en­

tra 0,1 y 95.% en peso de sustancia activa, preferiblemente 

entre 0,5 y 90 % en peso.

Las sustancias activas pueden ser aplicadas co­

mo tales, en forma de sus formulaciones o en las formas de 

aplicación de ellas preparadas, tales como solucionas listas ¡

para el uso, concentrados emulsionables, emulsiones, suspen- ;
¡

sienes, espumas, polvos rociables, pastas, polvos solubles,  ̂

agentes de espolvoreo y granulados. La aplicación es efectúa- ! 

da en la forma usual, por ejemplo por rociada, pulverización, , 

nebulización, espolvoreo, esparcimiento, fumigación, gasifica i



10

5

ción, riego, recubrimiento o incrustación.

Las concentraciones de la sustancia activa en 

* las preparaciones listas para aplicar, pueden variar dentro 

de limites amplios, Por lo general, están entre 0,0001 y 10 %, 

preferiblemente entre 0,01 y 1 %.

Las sustancias activas puedan ser aplicadas tam 

bien con buen resultado en el procedimiento de volumen ultra- 

-bajo, donde as posible aplicar formulaciones de hasta un 95 % 

o hasta de un 100 %.

10
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E3EMPL0 A

Ensayo con larvas da Phaadon. ¡

Oisolventa: 3 partes en peso de dimetilformamida. !
i

Emulsivo: 1 parta en peso de éter alquilarilpoliglicólico. }

Para obtener una preparación adecuada de sustatn 

cia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia activa 

con la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad in­

dicada del emulsivo, y se diluye en concentrado con agua has­

ta la concentración deseada.

La preparación de sustancia activa es rociada 

sobre hojas de col (Brassica olerácea) hasta su mojadura al 

grado de formación de gotas y sobre hojas se colocan larvas 

de la crisomela del rábano picante (Phaedon cochleariae).

Al cabo de los tiempos indicados, se determina 

la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas tc[ 

das las larvas de crisomela, mientras que 0 % significa que 

no fue matada ninguna larva de crisomela. !

Las sustancias activas, sus concentraciones, los' 

tiempos de evaluación y los resultados constan en la siguien- ; 

te Tabla 1.
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T ̂  b 1 a 1 "

, ( Ensayo con larvas de Phaedon )

Substancia Concentración de la Grado de destrucción
activa subst. activa en % en % al cabo de 3 días

^-CO-NH-CO-NH-^^-Cl 

'C1
( conocido )

€1
0,1 

0,01
100
15

/^\-CO-NH-CO-NH-//A-Br

100

100

.C1 ,CF
0,1

0,01
100
100

0,1 ' 100

0,01 100

0,1 100

0,01 100
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EOEtüPLO B

Ensayo con Plutella.

Disolvente: 3 partas en peso de dimetilformamida.

Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico.

Para obtener una preparación adecuada de sustan 

cia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia activa 

con la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad in­

dicada del emulsivo, y se diluye el concentrado con agua has­

ta la concentración deseada.

La preparación de sustancia activa es rociada 

sobre hojas de col (Brassica olerácea) hasta su mojadura al 

grado de formación de rocío, y sobre las mismas se colocan 

orugas del arañuelo de las coles (Plutella maculipennis).

Al cabo de los tiempos indicados, se determina 

la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas to 

das las orugas mientras que 0 % significa que no fue matada 

ninguna oruga.

-Las sustancias activas, sus concentraciones, 

las tiempos de evaluación y los resultados constan en la si­

guiente Tabla 2.
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T a b l a  2

( Ensayo con Plutella )

Substancia Concentración de la Grado de destrucción en
activa subst. activa en % % al cabo de 8 días

CO-NH-CO-NH-/7 ^-Cl 

( conocida )

0,1 

0,01

//^-CO-NH-CO-NH-/^A-Cl 

( conocida )

0,1 

0,01 

0,001

<31
^ ^ ^ O - N H - C O - N H - ^ ^ - C l

\ C F

0,1 

0,01 

0,001

/^ A - C O - N H - C O - N H - / f ^ - F
0,1

0,01
0,001

65
0

100

100

15

100

100
100

100
100

100



T a b l a  2 (Continuación)
14  -

Substancia
activa

( Ensayo con Plutella ) -

Concentración de la Grado de destrucción en 
subst. activa en % % al cabo de 8 días

C1

YCO-NH-CO-NH-¿^"^-F

^ C 1

0, 1
0,01
0,001

100

100
100

,F

/^\-CO-NH-CO-NH-^A-Clií 

 ̂ \ F  -  ̂ ^ C F

0,1

0,01
0,001

100
100
100

^  %-CO-NH-CO-NH-^A-Br

CF.

0,1

0,01
0,001

100

100
100

^\^-CO-NH-CO-NH-/*A-Br 

"F ^ C F

0,1
0,01
0,001

100

100
100

100

100
100
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EOEmPLO C

Ensayo con Laphygma.

Disolvente: 3 partes en peso da dimetilformamida.

Emulsivo: 1 parte en peso.de éter alquilarilpoliglicólico.

Para obtener una preparación adecuada de sustan 

cia activa, se mezcla 1 parte en peso de sustancia activa con 

la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indica­

da del emulsivo, y se diluye el concentrado con agua hasta la 

concentración deseada.

Se pulveriza la preparación de sustancia activa 

sobra hojas de algodón (Gossypium hirsutum) hasta su mojadura 

al grado de la formación de rocío, y sobre las hojas se colo­

can orugas de la noctuela (Laphygma exigua).

Al cabo de los tiempos indicados, se determina 

la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas t¡o 

das las orugas, mientras que 0 % significa que no fue matada 

ninguna oruga.

Las sustancias activas, sus concentraciones, 

los tiempos de evaluación y los resultados, constan en la si­

guiente Tabla 3.
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T a b 1 a 3

Substancia
activa

( Ensayo con Laphygma )
Concentración de la Grado de destrucción en 
subst. activa en % % al cabo de 8 días

L C1

^ C O -N H -C O -N H -/f \^ -C l  
'C1

( conocida

0,001
0,0001
0,00001

100
50
0

CO-NH-CO-NH- / / \ ^ - B r
CF 3

0,001
0,0001
0,00001

100
100

100

/^ " ^ -C O -N H -C O -N H -/Í" A -F
F CF 3

0 , 0 0 1 1 0 0

0 , 0 0 0 1 1 0 0

0 , 0 0 0 0 1 1 0 0
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EJEMPLO O

Ensayo con larvas parasitarias de moscas.

Oisolvante: 35 partes en peso de éter etilenpoliglicol-monotne 

tilico.

Emulsivo: 35 partes en peso de éter nonilfenolpoliglicólico.

Para obtener una preparación adecuada da sustan 

cia activa, se mezclan 30 partes en peso de la respectiva sus 

tancia activa con la cantidad indicada del disolvente que con_ 

tiene la proporción arriba indicada del emulsivo y se diluye 

el concentrado así obtenido con agua hasta la concentración 

deseada.

Unas 20 larvas de moscas (Lucilia cuprina) son 

introducidas en un tubito de ensayo que contiene aproximada- 

mente 2 cm de musculatura de caballo. A esta carne de caba­

llo se aplican 0,5 mi. de la preparación de sustancia activa. 

Al cabo de 24 horas, se determina el grado de destrucción en 

%, significando 100 % que fueron matadas todas las larvas, y 

0 % que no fue matada ninguna larva.

Los resultados de los ensayos están resumidos

en la Tabla 4.
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- T a b 1 a 4
Ensayo con Lucilia cuprina resistente

Substancia Concentración de la Efecto en %
activa subst. activa en ppm Lucilia cuprina res.

<V \\-C O -N H -C O -N H - -C1
.C1

100 0

( conocida )

100 100
30 100
10 0
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Ejemplos de Preparación 

EJEMPLO 1

A 19,5 g. (0,1 mol) de 4-cloro-3-trifluormetil-

anilina en 200 cm^ de tolueno, a 409 C., se agrega gota a go­

ta una solución de 18,2 g. (0,1 mol) de isocianato de 2—clorjs 

benzoilo en 50 cm^ de tolueno. Se agita la mezcla durante una 

hora a 4QS C. Después del enfriamiento se recoge por succión 
el producto precipitado y se lo lava primeramente con tolueno 

y luego con éter de- petróleo. Después del secamiento se obtie 

nen 21,0 g. (55 % de la teoria) de N-(4-cloro-3-trifluormetH 

fenil)-N'-(2-clorobenzoil)-úrea con el punto de fusión de 1649 

C.

EOEmPLO 2

En una solución de 9,8 g. (0,05 moles) de 4-clo_ 

ro-3-trifluormetilanilina en 100 cm3 de tolueno, a 409 C., se 

instila una solución de 9,2 g. (0,05 moles) de isocianato de
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2,6-difluorbenzoilo en 50 cm^ da tolueno. Se agita la mezcla 

durante una hora a 409 C. Después del enfriamiento de la mez­

cla de reacción hasta 409 C., se recoge por succión la sustan 

cia precipitada y se la lava con tolueno y con éter de petró­

leo. Después del secamiento, se obtienen 18,0 g. (95 % de la 

teoría) de N-(4-cloro-4-trifluormatilfenil)-N*-(2,6-difluor, 

benzoil)-úrea con el punto de fusión de 2209 C.

En una forma operativa análoga a la descrita en 

los Ejemplos 1 y 2, se obtienen los siguientes compuestos:
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Ejemplo
No.

Constitución Datos fí­
sicas. 
(P.f. se)

Rendimiento 
(% de la teo 
ría)

3

4

55

4*7



22

Caserita suficientemente la naturaleza dal in­

vento, así como la manera de realizarlo en la práctica, debe 

' hacerse constar que las disposiciones anteriormente indicadas 

son susceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no al 

taren su principio fundamental.
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REIVINDICACIONES

la.- Procedimiento para la obtención de N-fenil 

'-N'-benzoil-úreas de la fórmula (I):

5 en la que R es cloro o flúor, R' es cloro, flúor o hidrógeno 

y R "  es flúor, cloro o bromo; caracterizado porque se hacen 

reaccionar con isocianatos de benzoilo de la fórmula (III):

R

( I I I )

i
t

10
en cuyas fórmulas (I) y (III) R, R' y R "  tienen los signifi-¡ 

cados arriba indicados, eventualmente en presencia de un di- ' 

solvente.
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2S.- Procedimiento para la obtención de N-fenil^ 

-N^-benzoil-óraas, tal y como queda sustancialmente descrito 

en la presente Memoria.

Esta ñlemor.ia consta de 24 hojas escritas a má­

quina por una sola cara.
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