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La presente invención se relaciona con coa­
puestos que tienen una estructura representada por la fórmula:

en donde X, es H, CH^, NOg, Cl, OCH^ ó SCH^; es alquilo de 
C^-C^; Rg es alquilo de C^-Cg, cicloalquilo de C^-Cg, alquañi­
lo de Cg-C^, fenilo, halofenilo o bencilo; y cuando R^ y Rg ! 
se toman junto con él carbono al cual están fijados pueden for- ¡ 
mar cicloalquilo de C^-Cg opcionalmente substituido con metilo; 
y los isómeros ópticos de los mismos. La numeración dei sistema 
de anillo de imidazoisoindoldiona se muestra en la fórmula .1 pro­
cedente. La presente invención se relaciona además con un méto­
do para controlar especies de plantas indeseables can los com­
puestos procedentemente identificados. También se relaciona con 
un método para regular el crecimiento de plantas, y además, con i 
métodos para la preparación de los compuestos, incluyendo mé- ; 
todos para la preparación de los isómeros de los mismos. i

Compuestos preferidos para uso como agentes 
herbicidas son aquellos-representados por la fórmula I proceden- í 
* "  „  X. ,, y ,, ... .... ..
excepto que la suma de loa átomos de carbono representados por '

iR^ y Rg es 2 a 4. Compuestos aún más preferidos, que son úti- ! 
les como agentes herbicidas, son compuestos de fórmula I en X ] 
es H, CHg ó Cl; R^ es alquilo de C^-C^; Rg es alquilo de C^-C^ ¡
o ciclopropilo y la suma de loa átomos de carbono representados 
por R^ y Rg es C^-C^.
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Ventajosamente, imidazoisoindoldionaa de fór­
mula I pueden prepararse mediante varias vías de síntesis distin 
tas, descritas a continuación.

De acuerdo con la presente invención, pueden ¡ 
preparáise imidazoisoindoldionas de fórmula I mediante cicliza- 
ción de una ftalimidocarboxamida o una dioxoisoindolinacetamida. 
La ciclización puede lograrse haciendo reaccionar el derivado de 
ftlaimido o isoindolinacetamida con una base fuerte, a una tem­
peratura elevada en presencia de un solvente orgánico.

La reacción de ciclización se realiza prefe­
riblemente a una temperatura de 809C a 150BC en presencia de 
una bse tal como hidróxido de sodio o potasio, o un catalizador 
tal como un ácido aromático sulfónico y un solvente que forma­
rá una mezcla azeotrópica con agua, permitiendo virtualmente su 
eliminación inmediata de la mezcla de reacción a medida que se 
forma.

Entre los solventes que pueden emplearse están, 
tolueno, benceno, xilenos y ciclohexano. !

Bases que pueden utilizarse incluyen hidró- 
xidos de metales, alcalinos, hidruro de metales alcalino, óxidos ! 
de metales alcalinos, aminas terciarias tales cono diisopropil 
etilamina, 1,5-diazobiciclo /3.4.Q^onsno-5; 1,5-diazobiciclo 
^.4.Q^mdeceno-5; 1,4-diazobicido/5.2.2/octano; tetrametilcua- 
nidina; fluoruro de potasio e hidróxido de amonio cuaternario tal 
cómo hidróxido de trimetilbencil amonio y reeinaa de intercambio 
de ienea fuertemente básicas.

Reaccionantes ácidos que pueden emplearse 
incluyen ácidos aromáticos, sulfónieos talos como ácido p-tolueno
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sultánico, ácido p-naftalenosulfánico, ácido naftalenodisulfáni- 
co y similares.

En muchos casos, el cierre de anillo puede 
también lograrse mediante una simple pirólisis de la ftalimi- 
docarboxamida o dioxoisoindolinacetamida a una temperatura en­
tre 8oac y 250CC.

La reaccián puede ilustrarse como sigue:

A  4
base o  ̂
ácido

I

Deberá comprenderse que, en la reaccián precedente, cuando X 
no es hidrogeno el producto de la reaccián es una mezcla de los 
dos compuesto isámeros ya que ocurre una ciclizacián en los dos 
grupos de imida carbonilo como se ilustra seguidamente.
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AdMds, =uM,d. R, , Rg di-
ferantes, el carbono al cual y Rg catán fijados ea un centro, 
asim'etrico y loa productos (como así también sua intermedia­
rios) existen en formas d y 1 como así también formas di.

Las imidazoisoindoldianea de íérmula I también 
pueden prepararse mediante ciclizaciéh del apropiada !T-(carbamo- 
ilalquil)ftalamato con un hidruro de metal alcalino tal comí hi- 
druro de sodio o potasio, en presencia de un solvente orgánico 
inerte tal como tolueno, xileno o benceno a una temperatura 
elevada de aproximadamente 80*C a 150*0. Beta reaccién puede 
ilustrarse utilizando HaH como representativo del hidruro de 
metal alcalino, como sigue:

en donde X, R^ y R- son costo se han descrito procedentemente.' z t
Esta reaccién es especialmente útil para la preparacién de imi- '!
dazoisoindoldionas en donde R^ y Rg representan grupos volumi- j 
nosos tales como grupos isopropilo o t-butilo.
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Además, como con el método previamente descri­
to para la preparación de las imidazoisoindoldionas de fórmula I, 
cuando R^ y Rg representan grupos diferentes, el átomo de carbono 
al cual están fijados es un átomo de carbono asimétrico. Por lo 
tanto, si se comienza con un intermediario ópticamente activo tal 
como ácido cr-aminocarboxílico ó <x-aminocarboxamida, el interme­
diario N-(carbomoilalquil)ftalamato y la imidazoisoindoldiona, 
asi preparada, son Ópticamente activas.

La ftalimidocarboxamida Ó dioxoisoindolinac e- ' 
tamida intermediaria, que es esencial para la preparación de las - 
imidazoisoindoldionas de fórmula I de la presente invención, pue-; 
den prepararse haciendo reaccionar una cetona apropiadamente disu^s 
tituída con cloruro de amonio, cianuro de sodio e hidróxide de 
amonio, para obtener el <xr,^-disubtituido-<^-aminocarbonitriio. 
Este cE-aminocarbonitrilo luego se hace reaccionar con un anhí­
drido ftálico para proporcionar el correspondiente ácido ftlá- 
lico.

Esta reacción se lleva a cabo a temperaturas ¡ 
de aproximadamente 20SC a 60BC en un solvente inerte tal como 
éter, tetrahidrofureno, cloroformo, cloruro de metilene, benceno, 
tolueno y similares. El ácido ftalámico así formado luego se ! 
cicliza al correspondiente ftalimidocarbonitrilo calentande con , 
un agente deshidrante tal como anhídrido acético, cloruro de } 
acetilo, cloruro de tionilo o similares, a temperaturas de apre- ! 
ximadamente occ a 100CC.

La hidratación del ftalimidocarbonitrilo así 
formado se lleva a cabo preferiblemente con un ácido fuerte tal ¡ 
como ácido sulfúrico, con o sin la adición de un solvente no 
miscible tal como cloruro de metileno o cloroformo y similares a , 
temperaturas de aproximadamente -10SC a +309C. [



Estas reacciones se ilustran gráficamente 
utilizando el anhídrido itálico substituido como un ejemplo, 
o incluyendo la ciclizacidn de la ftalimidocarboxamida para 
formar los compuestos de la presente imvencidm, como sigue:

Etapa 4
4----

tu
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Alternativamente, la ftalimidocarboxamida in 
termediaria anteriormente mencionada también puede prepararse 
mediante la reacción de un anhídrido itálico con un ácido oc-ami- 
nocarboxilico subtituído para obtener el ácido ftalimidocarbo- 
xílico que se convierte al correspondiente cloruro de ácido uti­
lizando cloruro de tionilo. Esta reacción se lleva a cabo ge­
neralmente en presencia de un solvente orgánico inerte tal como 
tolueno, benceno o similares, a una temperatura elevada. El 
cloruro de ácido luego se convierte fácilmente a la ftalimidocar 
boxamida intermediaria por reacción con amoníaco. Ésta reacción 
se lleva a cabe generalmente en presencia de un solvente tal co­
mo tetrahidrofurano a una temperatura entre aproximadamente -lose 
y +Í5SC. Esta vía sintética; incluyendo la ciclización de la 
ftalimidocarboxamida, se ilustra como aigae:

0
- ?i

B.
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en donde X, R. y R„ son como se han descrito precedentemente. 1 2

Como se ha indicado previamente, las iaddazoi-} 
soindoldionas de fámula I también puedan prepararse mediante ¡ 
ciclizacidn de un R-(carbamoilalquil)ftalamato can un hidruro ¡
de metal alcalino. El &-(carbanoilalquil)ftalamato, que se re- ¡?
presenta por la fámula: f

!

c,-0̂

R.
i'

donde y R^ son como se han descrito previamente, pueden 
prepararse reaccionar un een
ácido sulfúrico a una temperatura elevada para proporcionar la 
correspondiente <x-aminocarb03canidn. Esta carboramida luego 
se hace reaccionar con un 2-carboalcoxibenxoil clorure para 
proporcionar el K-(carbamoila] quil )ftalanate, anteriormente 
mencionado. Batas reacciones pneden ilustrarse gráficamente 
cono signe:

R<
NH^-C-CR

R.



- 9 -

5

10

15

Loa compuesto de la presente invención son 
agentes herbicidas altamente efectivos. Pueden utilizarse efi- < 
cazmente para el control de plantas monocotiledóneas y dicoti- i 
lodóneas mediante aplicación de los mismos al follaje de las * 
plantas, o mediante la aplicación a la tierra que contiene se­
millas u órganos propagadores de las plantas. Como tales, di­
chos compuestos son titiles como herbicidas de preemergencia y 
postemergencia. Dado que son muy escasamente solubles en agua, 
pueden formularse generalmente para tratamientos foliares eoM3 
polvos humectables, concentrados emulsionaM.es o líquidos fluí- ! 
bles, que generalmente se dispersan en agua u otro diluente li­
quido poco costoso para la aplicación al follaje como un rocío 
liquido. Sin embargo, cuando los compuestos sen utilizados 
como herbicidas de preemergencia donde están invelucrados tra­
tamientos de la tierra, los compuestos do la presente invención 
también pueden prepararse como productos granulares.

20

Un polvo humectable típico puede prepararse 
moliendo entre sí aproximadamente 46% en peso de un portador 
finamente dividido tal como attapulguita, 50% en peso de la imi- 
dazoisoundoldiena de la presente invención, 3% en peso de la 
sal sódica de ácidos naftaleño sulfóncios condensados y 1% en , 
peso de N-metil-N-oleoiltaurato de sodio. }
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Un liquido ílaible tipie* peed* preparara* 
mezclando aproximadamente 42% en pea* de la imidazoisoindoldie- 
na, con aproximadamente 3% en peso de la sal sádica de ácidos 
aaitaleño sulfánicos comdensados, 2% en peso de bentomita fi­
namente dividida, y 53% en peso de agua.

Puede prepararse un producto granular disol­
viendo la imidazoisoindoldiona en cloruro de metileno y rocian­
do la solucidm así preparada sobre un portador granular tal co­
mo arena, sílice, caolín, polvo de caroso de maíz, attapulguita, 
o similares.

Bt la práctica, se ha hallado que los compues-j 
tos de fórmula I de la presente invención son agentes herbicidas 
de postemergencia efectivos cuando se aplican al follaje de plan­
tas de hojas anchas c herbáceas, en una cantidad suficiente para 
proveer de 0,07 a 11.2 ¡^/hectárea, y preferiblemente do 0,3 a 
4,5 Kg/hectárea del compuesto activo.

También se ha hallado que loa compuestos son ! 
útiles para el control de preemergencia de plantas de hojas an­
chas y herbácea indeseables cuando se aplican a tierra que con­
tienen semillas u árganos propagadores de las plantas indesea­
bles a un régimen de entre aproximadamente 0,15 a 11,2 Kjg por 
hectárea, y preferiblemente 0,56 a 4,5 Kg/hectárea del cempues- ! 
to activo. t

ISmbi&t, en el método para controlar especies 
perennes de plantas indeseables se requiere aproximadamente 18 
a 27 Xg/&a y preferiblemente 18 a 22 E¡g/B* del compuesto ac­
tivo. También se ha hallado que los compuestos do la presento
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invención son únicos en su capacidad para oontrolar plantas 
ciperáceas, particularmente juncia de nuez, cuando se aplican 
a la tierra en donde están presentes o crecen les granos y/o 
plantas de juncia. Entre las Cyperaceas que pueden controlarse 
con los compuestos de la presente invención están juncia de 
nuez púrpura (Cynerus rotandus L.). juncia de nuez amarilla 
(Cyperus esculentus L.), juncia de nuez falsa (Cyoerys struaosuB]'
y las juncias chatas, plantas de paraguas y kilinga.

Los compuestos de la presente invención son } 
también únicos en su actividad, especialmente actividad herbi- } 
cida de preemergencia, hacia plantas perennes tales como hier- ¡ 
bas ocozol, correhuela, vencetósigo, abrejo candiense, hierba 
Johnson y hierba falsa y perennes leñosos tales como rosa sal- ¡ 
va je, zarza mora, frambuesa roja y madreselva.

De las evaluaciones herbicidas ejemplificadas 
más adelante, puede apreciarse que los compuestos do la presante 
invención son altamente efectovos como herbicidas do preemer­
gencia para eontolar plantas leñosas, mostaza, chnal, hierba ¡ 
falsa, juncia de nuez, madreselva, rosa salvaje y abutilón.
Como agentes herbicidas de postemergencia, estos compuestos son 
especialmente efectivos para controlar mostaza, chual, dondiego 
de día, hierba de corral, garrancuolo, carricera verde, avena 
salvaje, y abutilón. Como tales, estos compuestos son parti­
cularmente útiles para despejar costados de caminos, costados ; 
de vías férreas y áreas de bajo de cables de energía.

Eh la práctica, se ha hallado adicionalmente '
que, a regímenes inferiores de aplicación, los compuestos de la !!presente invención exhiben efectos reguladores del crecimiento ! 
de plantas, especialmente actividad de enanismo o estimuladora ¡ 
de crecimiento. La actividad, naturalmente, varía de substan- i
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cia química a substancia química y de planta a planta, pero con 
una actividad reguladora de crecimiento de plantas pronunciada 
especialmente para compuestos en donde la suma de loa átomos de 
carbono representados por y es 4 a 7.

La presente invención se demuestra adicional­
mente mediante los ejemplos proporcionados seguidamente.

EJEMPLO 1

Preparación de 3-isopropil-3-metil-5H-imidazo/2,1-a7isoindol- j 
-2(3H)-5-diona

Una solución de 130,1 g (0,5 mol) de ar-iao- 
propil- ee -^aetil-1 ,3-dioxo-2-isoindolinac etamida en 650 mi de 
tolueno se cabenta oon agitación vigorosa bajo un separador de 
agua Dean-Staadc de manera de eliminar vestigios de agua. La 
solución se calentó a lOOCC y ae agregó 2,0 g do hidróxide de 
sodio en la forma de gráhulos y la mezcla se calentó rápidamente 
haste reflujo. Se recoge agua en el separador de agua. Media 
hora después de la adición del hidróxido de sodio, se agrega 2 g¡ 
adicionales y él calentamiento se cantinda durante 1 1/4 horas 
adicionales cuando no se elimina más agua de la mezcla de reac- j 
ción y el espectro infrarrojo de una alícuota indica que la ¡ireacción se ha completado. La mezcla de reacción se enfría a ¡
temperatura ambiente, se filtra y loa sólidos se lavan con toluen

!

y el tolueno se eilimina en vacío para proporcionar un sólido bija, 
co que se transfiere a un embudo de filtro con hexano y se seca 
al aíre para proporcionar 98,7 g de 3-isopropil-3-netil-3H-lnida 
zo/<?, 1 -*^7Ísoindol—2,5*-diona, punto de fusión 96cc. El producto 
puede parificarse por recristalización con hexano para proporcio 
nar una muestra analíticamente pura, punto de fusión 98-100, 5*0
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Alternativamente, el producto puede aislar- i 
se agregando un leve exceso de deido acético glacial sobre la 
cantidad de hidróxido de sodio utilizada a la mezcla de reac­
ción de tolueno, agregando agua, separando la fase orgánica, 
lavando la fase orgánica con agua, separando la fase orgánica, 
secando la fase orgánica y finalmente eliminando el solvente parja 
proporcionar el producto.

El procedimiento precedente se repite en todo 
respecte,.exceptuando que se altera el reaccionante de base j 
fuerte. En experimentos separados, hidruro de sodio, hidróxido ¡ 
de potasio, óxido de bario, diisopropiietilamina, 1,5-diazobi- i 
ciclo/§.̂ -O/undiceno-5, tetrametilguanidina, hidróxido de tetra-! 
metilbencil amonio, Amberlita A21 (Rohm & Haas) una resina de ¡ 
intercambio de iones fuertemente básica y ácido p-toluenoaul- 
fónico, se utilizan en lugar de hidróxido dé sodio y se propor­
ciona la deseada 3-isopropil-3-metil-5B-imidazo¿2,1 -a^iaolndol- 
2(3H),5-diona. En la práctica del método precedentemente das- j 
crito, se prefiere hidróxido de sodio e hidruro de sodio en t o - ! 
lueno en reflujo.

i
Utilizando el procedimiento descrito preceden­

temente, pero empleando la ftalimidoearboxamida o dioxoieoindoli 
nacetamida apropiada para <*=-isopropil-<=c-netil-1,3-dioxo-2- 
isoindolinacetamida y la base fuerte y el solvente seleccionados 
para hidróxido de sodio y tolueno, proporcionan las imidazoi- 
soindolindionas registradas en la Tabla I siguiente, la Tabla I 
también indica el solvente y la base utilizados como así tam­
bién el punto de fusión de los compuestos obtenidos. Con reía- ¡ 
ción a los compuestos sintetizados y registrados en la Tabla I, !t
se comprenderá cuando I / H el producto es una mezcla de des j 
compuestos isómeros, dado que ocurre una ciclización de ambos 
grupos de imidocarbenilo, per ejemplo: !



- 14 -

5

En algunos casos, cono so indica en la Tabla I, estos se sepa­
ran ya sea por cristalización fraccionada o cromatografía en 
columna. En otros casos, la mezcla, indicada por un prefije 
ndmero dos antes del substituyante X, se ensaya con relación 
a la actividad biológica.
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TABLA I

Cata­
liza­
dor

Solvente X =2
Punto de fu­
sión se

NaH xileno H -CH^ * ^ 3 162,5-165 !

NaH xileno H -CH3̂ <T3í 149-151

NaH tolueno H - ^ 3 **CH—CH—CH- 12 ^ 3 97-98

NaH tolueno H -CH^ 116-119

NaH tolueno H -CH(CgH^)g 99-101

NaH tolueno H -CH^ -CH(CH^)(CgH^) 85,5-87,5
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TABLA I (c&ttinuaciifn)

Cata­
liza-* 
dor o 
base

Solvente X ^2 Punto de 
sidn se

NaH Tolueno H -CH^
'

NaH Tolueno H 153,5-154

NaH Tolueno H - " A -*=2% 112,5-113
!

NaH Tolueno H -CH-CH^-CH^-CH^-CH^— - 2 2̂ ^2 ^̂ 2

. " ^ 3

133,5-135

NaH Tolueno 6/9-CH^ * ^ 3 -CH(CH^)g 139-142

NaH Tolueno 7/8-CH^ -CH^ -CH(CH^)g 99-102

NaH Tolueno 7/8-C1 -°"3 -CH(CH^)g 124-127 !

NaH Tolueno 6/9-NOg -CH(CH^)g 151-183 :
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TAUT.A I At)

Cata­
liza­
dor o 
base

Solvente X R*1 =2 Punto de fusidn
ac

NaH Tolueno 7/8-OCH- -CH^ -CH(CHg)g 151,5-153

Tolueno H (CHg)g 158-162

NaH Tolueno 6/9-d -CH^ —CH(CH^)g 127,5-129,5

NaH Tolueno H —CB^ —CH(cH^ )g 98-100,5

NaH Tolueno 6/9-SCí 3 '"S's 263,5-264 ¡

NaH Tolueno 6- d —CH^ -ca,c.(c^), 122-124

NaH Tolueno 9**d rttY
J -CHgCH(CH^)g 152-154

NaH Tolueno 6/9- d « * 2)4 278-280

NaH Tolueno H -CH^ -CHgCH(CH^)g 98,5-99
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TABLA I (continuación)

Catali­
zador 0 
base

Solvente X *1 *2 Punto de fusión 
BC

'..  - ..... .. ..
NaH Tolueno 7/8-CH^ 183-187

- - ¡

NaH Tolueno H «*,)< 185-187

NaH Tolueno 9-C1 251-252

NaH. Tolueno 6-C1 (CB,), 156,5-157,5
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EJEMPLO 2

Preparación de 3-t-butil-3-metil-5H-imidazo^, 1-aAsoindclin 

-2 (3H),5-diona

Se calienta bajo reflujo una suspensión de 
hidruro de sodio (de 1,92 g de una suspensión al 50% de hidru- 
ro de sodio en un aceite mineral) en 150 mi de tolueno. Duran­
te 20 minutos se agrega luego porciones de 6,13 g (0,02 mol) 
de N^(l-cartamoil-1 ,2,2-trimetilpropil)ftalamato de metilo a la 
mezcla en reflujo agitada. EL calentamiento se continúa du­
rante 30 minutos luego de la adición, la mezcla se filtra a tra­
vés:: de tierra de diateneas, y el solvente se elimina al vacío. < 
EL residuo se cristaliza y se recristaliza en una mezcla de ! 
acetomá-hexano para proporcionar 3-t^tutil-3-metü-3H-imidázo 
^3,1-a/L-2,5-diona, punto de fusión 136,5-137, 5*C.

La 3,3-diisopropil-5E-ímidazo{/§, 1-^lsoindol- 
2(3H) ,5-diona (patno de fusión 146-143CC) se prepara de la mane­
ra descrita precedentostente, excepto 'Que d  ^Eetil ést̂ â  de ócido 
N-(í-carbamoil-1-isopropil-2-metilpropil)ftalAKÍco se emplea 
en lugar de B-(1-carbamoil-1 ,2,2-trimetilpropil)ftalamato de 
metilo, en la reacdién precedente.

EJTRSPLO 3

Síntesis de cuatro etapas para la preparación de derivadoe de 
ftalinidocarboxanida esenciales para la preparación de las imi , 
dazoindoldionas de fór*"l* I j

Etapa 1. Preparación del <r^1minocarlxmitrllo
i
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Cha mezcla que contiene 79 g (1,477 moles) de 
cloruro de amonio y 61,36 g (1,25 moles) de cianuro de sodio en 
400 mi de solución de hidróxido de amonio al 28% se agrega gota 
a gota con agitación y enfriamiento 26,1 g (1 mol) de dietil- 
cetona. Luego de agitar durante la noche, la fase orgánica se 
separa y la fase acuosa se extrae dos veces con cloruro de meti- 
leno. La fase orgánica y los extractos se combinan, se lavan 
con agua y se secan. EL agente desecante se elimina y el sol­
vente se elimina en vacio para dejar esencialmente 2-amino-2-eti^-!butironitrilo puro, como se aprecia por la ausencia de una ban- ! 
da de carbonilo (1.700 -1.720 cm**̂ ) en el espectro infrarrojo.
Los aminouitrilos pueden purificarse si están contaminados con 
cetona de partida disolviendo el producto crudo en éter, agre­
gando cloruro de hidrógeno anhidro y recogiendo la sal de clor­
hidrato precipitada. El aminonitrilo libro luego puede regene­
rarse distribuyendo la sal entre cloruro de motil eno y solución 
da bicarbonato de sodio acuoso, lavando la fase orgánica con 
agua, secando la fase orgánica y finalmente eliminando el sol­
vente en vacío.

20

Utilizando esto procedimiento, se prepararen 
los siguientes aminonitrilos, registrados en la Tabla II si­
guiente, como aceites y caracterizados solamente por sus espec­
tros infrarrojos.
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Cetona de partida

TABLA II

0 3? Aminonitrilo
NHg

CN

R

*-CH^ -CH^

-C H , - C ^3 2 5
-CH^ """C ̂ H)y'"'''3nL

**CH- -CH(CH^)p
-CH -CH g-CH ^-CH g-C H g-

CH,

-CH^

-°"3 - C ( C H ^

-CH^ -C H (C gH g)g

-CH^ - C H f C R ^ ) (C ^ )

^ 3 -CHgCgH^

- ° A
-C H (C H ^)g

-CH^

(CHg)
\c=si./

5
(CHp)4

¡
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Etapa 2. Preparación de loa ácidos ftalámicos

EL siguiente es un procedimiento típico:

Á una mezcla hirviente agitada de 28,1 g 
(o, 189 sol) de anhídrido itálico en 28 mi de cloruro de metile- 
no se agregan por goteo, 23,8 g (0,21 mol) de 2-amino-2,3-die- 
tilbutironitrilo en 57 mi de cloruró de metileno.

Después de la adición, se continúa el calenta­
miento durante 3 horas. Se enfría la mezcla y se separa el pre­
cipitado por filtración, se lava con cloruro de metileno y se se 
ca al aíre para dar 44,2 g (90# de ácido N-(1-ciano-1 ,2-dime- 
tilpropil )ftaléaico, con un punto de fusión de 154-155*0.

Pueden utilizarse otros solventes tales come 
éter, tetrshidrofUrano, cloroformo, benceno y tolueno en lugar 
de cloruro de metileno. La reacción puede efectuarse a tempe­
raturas comprendidas entro 0-100*0, pero de preferencia a 20-50*1.
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Los ácidos ftalAnicos de la Tabla III se pre­
paran por el método general descrito antes usando el anhídri­
do itálico apropiado y el aminonitrilo apropiado.

TABLA III

" 1 X Punto de fusién 
BC

-CHg -CHg H 135,5-136,5 ;

4CHg -CgH^ H 138-142 ;

—CH^ -CHgCHgCH^ H

' '! !

131-131,5

-CH,3 H 138-140 i

^ 3 -CH(CgH^)g H 109-113 ,

- e ^ -CH(C^)(CH^) H 153,5-154,5

—CH^
^  ^ - C l

H
'

166-168
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TABLA 111 (Continuación)

**2 X Punto de Fusión 
9C

-CH^ -CHgCgH^ H 153-154

-°2"5 H 141,5-142,5

-CH(CH^)g -CH(CH^)g H 175-176,5

-CH-CH^-CHg-CHg-CHg-

CH^
H

!

158-162

-CH^ -CH(CH^)g 3 y/o 6-CHg 109-112 ;

-"*3 4 y/o 5-CH^ 123-127

*̂ CH -CH(CHj- J ¿ 4 y/o 5-C1 97-100

-""3 -CH(CH^)g 3 y/o 6-NOg 175-177

' ' **CĤ -CH(CH^)g 4 y/b 5-OCH^
i

89-92 ;

!i
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IMa suspensión de 26 g (0,1 mol) de deido N- 
(1-ciano-1 ,2-dimetilprcpil)ftalámico en 130 mi de cloruro de 
metileno se calienta can agitación bajo reflujo. Se agrega go- 

5 ta a gota cloruro de tionilo (8,7 mi, 0,12 mol) y luego de la
adición, la mezcla se calienta durante 3 horas adicionales. Se 
agrega 5,8 mi adicionales (0,08 mol) de cloruro de tionilo y el 
calentamiento se continúa durante 2,5 horas adicionales. La 
mezcla se enfría, se filtra y el solvente se elimina en vacio de,i 

10 jando el producto como un aceite de color amarillo pálido que
puede cristalizarse en óter-bexano, con un punto de fusión de 
48-51 se.

Etapa 3. Preparación de los ftalimido nitrilos

15

Puede utilizarse en lugar de cloruro de moti­
lona otros solventes tales como cloroformó, benceno, tolueno, dij- 
cloruro de etileho y similares. Pueden utilizarse ei lugar de 
cloruro de tionilo otros reaccionantes tales como anhídrido 
acético y cloruro de acótila, y la temperatura empleada puede 
variar de aproximadamente 10-130SC.

La siguiente Tabla IV enumera los ftalimidn 
carbonitriíos preparados esencialmente por el procedimiento pre­
cedente.

TABLA IV



X ^2 Punto de fusién se

H -CH^ -CH^ . 113-114,5

H -""3 acéite

H -CH, -CHgCHgCH^ 64-65,5

H -CH^ - < ]
i

57-59

H -CH(CgH^)g acéite

H -""3 -CH(CH^)(CgHg) acéite ¡
 ̂ ¡

H -CH^
!

acéite !

H —CH^ -CH, C ^ 107,5-109

H -°2*<5 - C ^ 88,5-89

H -CH-CH^-CHg-CHg-CH-

CH3

86-87,5 ¡

!

3-CH3 —CH^ -CH(CH^)g 88-92 j

4-CH^ - 3 -CH(CH^)g 53-56

4—C1 -CH^ -CH(CH^)^ 76-79

3-m, -CH^ -CH(CH^)g 116-118

4-OCH^ -CH^ -CH(CH,), 60,5-64 ^
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A 404 al de ácido aulfárice al 85% se agrega, 
con agitación y enfriamiento para mantener ana tée^eratura de 
14-16*0, 242,3 g de <=^-isopropil- cc-metil-1,3-dioxo-2-isoindo- 
linocetonitrilc en 67 al de clorare de metileno. Luego de la 
edición (2 horas), el ba3o de enfriamiento se retira y la mezcla 
se agita a 2 horas adicionales a temperatura ambiente. La mez­
cla de reacción luego se vierte en una mezcla agitada de 2 li­
tros de agua y 300 mi de tolueno. Luego de 1 hora, el sólido 
cristalino se elimina por filtración, se lava acabadamente con 
agua, se suspende en solución de bicarbonato de sodio acuoso 
y nuevamente se filtra. Luego de lavar el sólido con agua, el 
producto, **-isepropil-¿c-metil-1 ,3-dioxo-2-isoindolinacetamida, 
se seca al aíre y tiene un punto de fusión de 165-166,5*0.

La concentración del ácido sulfúrico puede 
variar de aproximadamente 70-100%, y la temperatura de aproxi­
madamente 0-50*0. También pueden utilizarse cosolventes talss 
cerne cloroformo, y dicloruro de otilase.

Los compuestos enumerados en la Tabla V si­
guiente se preparan utilizando esencialmente el mismo método 
procedentemente descrito.

Etapa 4. Preparación de los f talimldocarboxamidas.

TABLA V

0
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X "2 Punto de Fuaidn se

H -CH^ -OH^ 271-272

H -°"3 -°2"5 212-215

H -CH^ -CH CH-CH- 2 2 3 175-176,5

H -CH^ 188-189

H -CH^ 122,5-124,5 i

H —CH- 3 -CH(CH^)(CgHg)
¡

129-135 i
.................  !

H -CH^
!

170-173 i

H -CH^ - c ^ c ^ 189-190,5

H -CgH^ "^2 5̂ 189-190

H -pH-CH, , < 
CH^

-CH-CH,-CH.- ¿ ¿ ¿ ¿ 204,5-205,5 ,
iI

3-CH^ -CH(CHj- 3 2 111-114

4-CH^ -CH, -CHfCH^g 181-184

4-C1 -CHg -CH(CH^)g 172-174

3-NOg -OH, -CH(CH^)g 157-159

4-0CH^ -CH^ -CH(CH^)g 151-153
¡
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EJEMPLO 4

Síntesis alternativa de tres etapas para la preparación de fta- 
limidocarboxamidas esenciales para la preparación de las Amida- 
zoisoindoldionas de fórmula I

10

15

Etapa 1. Preparación de los ácidos ftalimidocarboxílicea.

Una mezcla de 444 g (3 meles) de anhídrido 
ftálico, 430 g (3,0 moles) de ácido 1 -aminociclohexanocarboríli- 
co y 39 " 1 de trietilamina en 4,5 litros de tolueno se calientan 
bajo reflujo con agitación bajo un separador de agua Dean-Stark dú 
rante 21 horas. Durante este tiempo, se recogen 54 mi de agua.
La mezcla se enfría lentamente a temperatura ambiente dorante 
cuyo tiempo el producto se cristaliza a partir de la solución.
EL producto, ácido 1-ftalimidociclohexanecarboxilico, 576,4 g, 
putno de fusión 176-178SC Be recoge, se lava con tolueno y se 
seca al aíre.

Para efectuar esta reacción a temperaturas de ; 
aproximadamente 50-250BC pueden utilizarse otras solventes t&lju . 
como ácido acético, benceno, dimetilfermamida, rilemos y simila- ! 
res, como así también fusión directa de los dos reaccionantes.

20 Los siguientes compuestos enumerados en la 
Tabla VI se preparan esencialmente por el mismo procedimiento 
utilizando el apropiado amino ácido y anhídrido ftálico.

TABLA VI

X O
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X *2 Punto de Fusión
se

H -<="3 -CH(CH^)g 159-161

H ^=*3 -CHgCH(CH^)g 133 - 135

3-C1 <C"2>5 193 - 194

H -CH^ -°."5 188-191
i

Etapa 2. Preparación de les cloruros de ftalimidocarbosilo.

Cha solución agitada de 300 g (1,1 moles) do i 
ácido 1-ftalimidociclohexanocarboxílice en 2,5 litros de benceno 

$ que contiene 96 mi (157 g, 1,32 moles) de cloruro de tionilo se
calienta bajo reflujo durante 3,25 horas. La solución luego se ! 
enfría, se filtra y el solvente se elimina en vacío para dejar 
cloruro de 1-ftalimidociclohexanocarbonilo como un aceite, ca­
racterizado solamente por su espectro infrarrojo y utilizado ¿í- 

10 rectamente para la etapa 4, descrita seguidamente.

15

Para esta reacción a temperaturas de aproxi­
madamente 20-100se pueden utilizarse otros solventes tales como 
cloroformo, cloruro de metileno, diclorotileno, tolueno, xileno 
y similares. También, pueden emplearse para preparar el haluro 
de acilo reactivo otros agentes halogenantes tales come bromuro 
de tionilo, y oxicleruro de fósforo.

Los siguientes compuestos, enumerados en la
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Tabla VII y caracterizados solamente por sus espectros infrarro­
jos, se preparan esencialmente per el misme procedimiento.

TABLA VII 

O

X 2̂
H -<="3 -CH(CĤ )g

H -c.3

3-C1 (CBCg)g.

H -CĤ

Etapa 3. Preparación de las ftalimidocarbexamidas
í
t

El cloruro de 1-ftalimidecielohexanocarbonile } 
crudo preparado precedentemente en la etapa 3 se disuelve en 
3,5 litros de tetrahidrofareno y la solución so enfría a 5*0. 
Luego se burbujea amoníaco en la solución con agitación hasta 
que un análisis de infrarrojo de la fase líquida indica que todo i 
el cloruro de ácido se ha cenvertido en la amida. La mezcla de i 
reacción se vierte en 8 litros de agua con agitación, el preduc- 
to se elimina por filtración, se lava con agua y se seca al aíre ¡ 
para proporcionar 259,1 g de 1-ftalimidociclehenanecarbexamida,
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)
punto de fusión 224-226se.

5

Pueden utilizarse en lugar de tetrahidrefurane 
a temperaturas preferiblemente entre 0-25SC etros solventes ta­
les como dioxano, tolueno y dter. Cuando se utilizan solventes 
miscibles en agua, la fase orgánica debe separarse, secarse y 
el solvente eliminarse en vacio y el producto cristalizarse des­
de un solvente apropiado.

10

Los compuestos enumerados en la siguiente Tabla. 
! VIII se preparan esencialmente por el mismo procedimiento.

TABLA VIII }
0

n
X =1 Rg Punto de Fu­

sión ac
H -CH '3 -CHfCH^g 168 - 169

H -CH^ -CHgCHÍCH^)^ 170 - 171

H (CHg)^ 218,5 - 220

3-C1 (CH,), 193 - 194

H -CH^ 159 - 163

i
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EJEMPLO 5
)

Preparación de ásteres de ácido ftálimico que son intermedia­
rios para la preparación de las imidazoimoindoldionas de fór- 
rnulal

Etapa 1. Preparación de <x-1minocarboxamidas.

A 20 g de ácido sulfírice concentrado a 5*C 
ee agrega con agitación 10 g de 1 -aminociclohexanocarbonitrilo. i 
Luego de la adición, la mezcla se calienta con agitación a 100*0 
durante 1 hora. La solución caliente luego se vierte sobre hie­
lo, la solución se hace fuertemente básica con solución de hi- 
dróxido de sodio acuoso al 50%, y se extrae tres veces con cío- 
refoimo. El extracto se lava con agua, solución de NaHCO^ sa­
turado, se seca, y el solvente se elimina en vació para dejar el 
producto, 1-aminociclohexanocarboxamida, como un residuo crista­
lino, punto dé fusión 99-102ac. Este puede recristalizarse 
ya sea benceno o óter para proporcionar un producto puro, pun+io 
de fusión 1Q1-102ac.

Las oc-aminocarboxamidas enumeradas en la Tabla 
IX siguiente se preparan esencialmente per el mismo procedimiento 
descrito precedentemente.

TABLA II

!
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"1 Punto de fu­
sión *c

-'"3 - C « M ^ 185 - 186

-CH(CH^)g -CH(CH^)g 92 - 93,5

-<*3 -CH3 124,5-125,5

-<*3 -CHÍCH^)^ 74,5 - 76

!0

!5

Etapa 2. Preparación de los ásteres de ácido ftalámico.

A una suspensión agitada de 16,3 g (0,113 mol) 
de 2-amino-2,3,3-trimetilbutiramida en 226 mi de tetrahidrofurane 
seco que contiene 16,4 mi de trietilamina seca a 5*0 ae agrega 
gota a gota una solución que contiene 22,4 g (0,133 mol) de ría- ; 
ruro de 2-carbemetoxibenxoilo /Sec. Trav. Chem. 92. 824 (1.973J/ : 
diauelto en 56 mi de tetrahidrofurane aeco. Luego de la adición, 
la mezcla se agita a temperatura ambiente durante 2 horas y lúe- ! 
go se vierte en 400 mi de agua helada. El producto ae extrae j 
acetato de etilo, el extracto ae seca sobre sulfato de sodio, el L 
agente desecante se elimina por filtración y el solvente se eli- i 
mina en vacío. El aceite residual se cristaliza y el producto, 
N-(1-carbamoil-1,2,2-trimetilpropil)ftalamato de metilo, se re- 
cristalizá en acetano-hoxano, punto de fusión 146-147*0.

Pueden utilizarse mi lugar de tetrahidrofurano¡ 
a temperaturas de aproximadamente 0-50*0, pero preferiblemente a , 
5-25se otros solventes tales como éter, diexano, benceno, tolueno, 

} cloruro de metileno, cloroformo y similares. ¡
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Los ásteres ftalámiccs indicados seguidamente 
en la Tabla X se preparan esencialmente por el mismo procedimien
to precedentemente descrito.

TABLA X

COOCĤ

COÜH - C - 00!)^
§

*1
R2 Punto de fu­

sión ac

-CH(CH^)g -CH(CH^)g 172 - 173,5

EJEMPLO 6

Preparación de ácido í+)-2-acetilamino-2.3-dimetilbutirieo.

A una suspensión agitada de ácido 2-amino-
2,3-dimetiltutírlce (13,1 g) en 55 mi de NaOH 2N mantenido a 
5 se se agrega simultáneamente pero separadamente gota a gota 17 
mi de anhídrido acÓtico y 95 mí de NaOH 2N de manera que el pH 
de la solución se mantiene a aproximadamente 8,5. Luego de agi­
tar a temperatura ambiente durante 1/2 horas adicional, la mez­
cla se acidifica con HC1 concentrado y el producto, ácido (+) 
-2-acetilamino-2,3-dimetilbutírico, se separa por filtración, 
se lava con agua fría y se seca al aíre. Uha muestra recris­
talizada en acetonitrile tiene un punte de fusión de 189-190SC.
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EJEMPLO 7

Desdoblamiento de ácido 2-amino-2,3-dimetilbutírico.

Una suspensión de 60,6 g de ácido (+)x-2-aceti- 
Lamino-2, 3-dimetilbutírico en 1,5 litro de agua que contiene 
500 mg de tetrahidrato de acetato de cobalto se regula a pH 8 
mediante la adición de hidróxido de litio acuoso. El voliimen 
ie la solución se regula a 2,4 litros mediante la adición de agua 
¡r luego se agrega 4,0 g de una preparación comercial de polvo de 
añilase de riSÓn de cerdo. La mezcla se incuba a 37SC durante 
24 horas. El pH nuevamente se regula a 8 con hidróxido de li­
bio acuoso, se agrega una muestra de 1 g adicional de encila y 
Lá incubación se continúa durante 4 días adicionales.

La digestión se termina mediante la adición 
Le 120 mi de ácido acético glacial. La mezcla se calienta a COSC'
' se agrega 15 g de carbón vegetal. Luego de 1 hora, la mezcla ! 
te filtra y el filtrado se evapora bajo presión reducida hasta 
¡n volumen de aproximadamente 1 litro y la soluáióh nuevamente se ¡ 
iltra. El filtrado se evapora hasta un volumen de aproximadamen- 
e 150 mi y se enfría en un baño de hielo. El precipitado cris- 
ai ino se recoge, se lava con agua helada y se seca al aíre para :
¡roperoionar 23,6 g de ácido (-)-2-acetilamino-2,3-dlmetilbutírice, 
unto de fusión 207-208SC. / l = r ^  - 1,33a (KoCH, C 0,06).

El filtrado se concentra hasta aproximadamente 
00 mi y se agrega aproximadamente 500 mi de etanol absoluto, se 
nfría a Oac y luego de 16 horas el precipitado cristalino de ¡
-)-amino ácido se elimina por filtrad Ai, se lava con etanol !
se seca al aíre para proporcionar 3#7 g de ácido (-2)-2-ami- ¡

o-2,3-dimetilbutírico.



17

EL filtrado se concentra hasta en jarabe ca- 
pezo. El jarabe en agua (100-150 mi) se aplica a la parte superijo 
de una solumna que contiene 800 mi de resina de intercambio de 
iones Dowex 50W-X8 en su forma ácida. La columna se eluye con 
3 litros de agua, y él agua se evapora bajo presión reducida 
hasta un pequeño voldmen, la mezcla se enfría en un baño de hielo 
el sólido cristalino se elimina por filtración, se lava con agua 
fría y se seca al aíre para proporcionar 1Q3 g de un material 
de partida predominantemente racámico.

Elucida de la columna con 4 litros de hidr&dL 
do de amonio 2E seguido por evaporación dél solvente a presión 
reducida proporciona 14,95 g adicionales de deido (-)-2-amino-
2.3- dimetilbutírico. Hoa muestra recristalizada en agua tenia

-3,6B (HgO, C 0,06).

De manera de preparar el deido (+)-2-aadnc-
2.3- dimetilbutírico, se calienta bajo reflujo 8,65 g de deido
(-)-2-acetilamino-2,3-dimetilbutírico con 240 mi de HC1 durante ' 
15 horas. La mezcla se concentra hasta sequedad, el residuo se 
redisuelve en 150 mi de agua y la solución nuevamente se concentra 
hasta sequedad. Esto se repite. El residuo luego se disuelve en 
un voldmen mínimo (de aproximadamente 35 mi), se enfría en un ¡ 
baño de agua helada, y se agrega 9,5 mi de trietilamina con agi- ¡ 
tación seguido por 175 mi de acetona, El precipitado se elimi- j 
na por filtración, el sólido se lava sucesivamente con 125 mi de , 
acetona, 3 x 75 mi de cloroformo, 100 mi do éter y se seca al 
aíre. Esto proporciona 6,45 g do ácido (+)-2-amino-2,3-dimetil­
butírico contaminado por una pequeña cantidad de su sal de clor- ¡ 
hidrato pero de pureza suficiente para las reacciones descritas } 
seguidamente.
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EJEMPLO 8

Preparación de ácido (+)-tr-isopropil-ac-motil-1,3-dioxo-2-iso- 
indolinacótico '

Siguiendo el procedimiento descrito en el ejem 
pío 4 (etapa 1), pero empleando el ácido (-)-2-amine-2,3-dimetil-¡ 
butírico en lugar del ácido 1 -aminociclohexanocarboxílico, se ob-j 
tiene el producto ácido (+)—<or -isopropil-c^-metil—1,3**dioxo-2- t
isoindolinacótico, punto de fusión 151-152BC. +10,91 s
(MoOH, C 0,0976).

EJEMPLO 9

t¡
Preparación de ácido (-)-<r-isopi*opil-<x-metil-1,3-dioxo-2-i8o- ¡
indolinacótico

Siguiendo el procedimiento descrito en el 
ejemplo 4 (etapa 1), pero empleando él ácido (+)-2-anino-2,3- 
dimetilbatirico en lugar del ácido 1-aminociclohexanocarboxílic3, 
se obtiene el producto ácido (-)-<f-isopropil-ar-metil-1,3-diox+- 
2-isoindolinacótico, punto de fusión 151-153^0. -10,57^
(MoOH, C 0,0994).

EJEMPLO 10

Preparación de (-)- ar-isopropil-ar^aetil-l ,3**dioxo—2-isojndolin- = 
acetamida

Siguiendo él procedimiento descrito en el 
ejemplo 4 (etapa 2), pero empleando el ácido (+)-f-isopropil-°c- 
metil-1, 3-dioxo-2-isoindolinacótico en lugar del ácido 1-ftali-
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midociclohexanocarboxílico, ae obtiene el producto ópticamente 
activo cloruro de <x-isopropil-ac-metil-1,3-dioxo-2-iaoindolina- 
cetilo, que se caracteriza solamente por su espectro infrarrojo.

Utilizando directamente el cloruro de ácido 
precedentemente descrito y siguiendo el procedimiento descrito en 
el ejemplo 4 (etapa 3), pero empleando el cloruro de ácido pre­
cedentemente descrito en lugar del ácido de 1-ftalimidociclohexa- 
nocarbonilo se obtiene el producto (-)-<=r-isoprepiÍ-<=6-metil-1,3- 
dioxe-2-isoindolinacetamida, punto de fusión 118-1199C.

-7,809 (THF, C 0,1013).

EJEMPLO 11

Preparación de (+)- cr-isopropil-a^-metil-l ,3-diexo-2-isoindolin-
acetamida

Siguiendo el procedimiento descrito en el 
ejemplo 4 (etapa 2), pero empleando el ácido (-)-oc-isopropil-^r- 
metil-1, 3-dioxo-2-isoindolinacético en lugar d d  ácido 1-ftali- 
midociclohexanocarboxílico, se obtiene el producto ópticamente
activo cloruro den—isopropü-<=^-metil-1,3*-dioxo—2-isoindolin— ¡<acetilo que se caracteriza solamente por su ospectro infrarro- t 
jo.

Utilizando directamente el cloruro do ácido 
precedentemente descrito y siguiendo el procedimiento descrito en 
el ejemplo 4 (etapa 3), pero empleando oí cloruro de ácido pre­
cedentemente descrito en lugar de cloruro de 1—ftalinideeiclo— 
hexanocarbonilo, se obtiene el producto (+)-<r-isopropil-oc-atetil{-
1,3-dicxo-2-isoindoIinaeotamida, punto do fusión 124-1279C.

+y,i9s (THF, C 0,0988)3
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EJEMPLO 12

Preparación de (+)-3-isopropil-3-metil-5&-imidazo/2, l-a/isá- 
indol-2 ( 3H), 5-diona

10

Siguiendo el procedimiento descrito en el 
ejemplo 1 e hidruro de sodio como la base, pero empleando (-)-cK- 
isopropil- cr-metil-1,3-dioxo-2-isoindolinacetamida para el com­
puesto racómico, se obtiene el producto (+)-3-isopropil-3-metil- 
5H-imidazo/2,1 -a/isoindol-2(3H),5-diona, punto de fusión 137,5- 
139SC.
/ " +  64,54 (THP, C, 0,097).

EJEMPLO 13

Preparación de (-)-3-isopropil-3-metil-5H-imidazo/§,1-a7iso- 
indol-2 (3H), 5-diona

!5

20

Siguiendo el procedimiento descrito en el ejem­
plo 1 e hidruro de sodio como la base, pero empleando (+)-cc-jso- 
propil-<ar-metil-1,3-dioxo-2-isoindolacetamida para el compuesto 
racómico, se obtiene el producto (-)-3-isopropil-3-metil-5&- 
imidazo^, 1-a/Ísoindol-2 (3H), 5-diona, punto de fusión 137,5- j 
139BC. i

-64,75s (THF, C 0,097). j

EJEMPLO 14

La actividad herbicida de postemergencia de 
loa compuestos de la presente invención queda demostrada por los ¡
siguientes ensayos, en donde una variedad de plantas monocotiladój 
neas y dicotiladóneas se trataron con compuestos de ensayo dis- j 
persados en mezclas acuosas de acetona. En los ensayes, se ha-

25
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can crecer bretes de plantas en semilleros instantáneos durante 
aproximadamente dos semaHas. Los compuestos de ensayo se dis­
persan en mezclas de 50/50 acetona/agua que contienen 0,5% de 
TWREN ^ 2 0 ,  un agente tensioaetivo de momolanrate de polioxi- 
etilen sorbitan de Atlas Chemical industries, en cantidad sufi­
ciente para proveer el equivalente de aproximadamente 0,14 Eg a 
11,2 Kg por hectárea de compuesto activo cuando se aplica a las 
plantas a través de una boquilla rodadora que opera a 2,81 Eg/cm 
durante un tiempo predeterminado. Luego de rociar, las plantas 
se colocan en bancos de invernadero y se cuidan de la manera usuâ ., 
de acuerdo con prácticas convencionales de invernadero. De cua­
tro a trece semaHas después del tratamiento, los brotes, se exa­
minan y se clasifican de acuerdo can el sistema de clasificación 
proporcionado seguidamente. Los datos obtenidos se registran on 
la Tabla 2g siguiente.

t

Sistema de Clasificación
!
iDiferencia en crecimiento t 

en base a la determinación

0 - Ningdn efecto 0
1 - Posible efecto 1 - 1 0
2—  Leve efecto 11 - 25 ¡
3 - Moderado efecto 26 - 40
5 - DaHo definido 4 1 - 6 0
6 - Efecto herbicida 6 1 - 7 5  ¡
7 - Buen efecto herbicida 7 6 - 9 0
8 - Caeo de exterminación completa 9 1 - 9 9
9 — Exterminación completa 100
4 - Crecimiento anormal, es decir, una malformación fisiológica ¡

definida pero con un efecto general menor de 5 en la escala
de clasificación.

!
¡
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* En base a una deteiminacidn visual de erección, tamaño, vi­
gor, clorosis, salformacidn de crecimiento y apariencia ge­
neral de la planta.

Abreviaciones de plantas .

5

10

15

SE - 
MU - 
PI - 
RW - 
MG - 
SA - 
CR - 
F0 - 
WO - 
TW -

Seabania (Seabania exaltata)
Mostaza (Braasica Xaber)
Chual (Amaranthus retroflexus)
Ambrosía (Ambrosia artemisiifolis)
Dengiego de día (isomosa purpurea) 
Hierba de corral (Echinochlea crusgalli) 
Carranchuelo (Digitaria sanguinelia) 
Carricera verde (Sataria viridis)

Maleza del té (sida apinosa)
VL - Abutilón (Abutilón theonhrasti)
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Actividad herbicida de Pestemergencia

TABLA X I

X Ri Rg
. '"' ti ......  *" " .. ^Régimen ¡{ Especie de Planta

tárea !¡ SE MU PI RW M6 TW VL BA CR F0 WO

H
Mn10,1 " - 

4.5 " -
0,56 {} -

9
9
7

9
8
1

3 
0
4

9
9
5

-
6
6
4

7
5
4

9
3
2

9
7
4

9
9
4

H CH^ ****Aîjnt \ ^ 4,5 S 9 
1,1 " 9  
0,28 M 5 
0,14 ¡} 2

9
9
9
9

9
9
9
9

9
9
5
0

9
9
9
4

8
7
7
6

9
9
8
8

8
9
7
4

8
9
6
2

9
8
5
4

o
8 '
7
4

H °"3 A !)
n j  j¡ o

o
9 9 0 4 7 7 0 0 5 1

H °"3 CH^
M
H11,1 8 1 0M

6 1 0 0 1 4 7 7 6 4

CH^ CH-3 -CH(CH^). J ¿

......  t)tt
11,1 8 6 Ma

9 7 4 4 8 9 8 8 6 n '9 !

6/9-C1 CH^
ü

11,1 8 0H..... M
8 7 4 4 4 4 0 0 4 4
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EJEMPLO 15
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La actividad herbicida de preemergencia de lee 
compuestos de la presente invención ee ejemplifica mediante los 
siguientes ensayos en donde las semillas de una variedad de 
plantas monocotiledóneas y disotilodóneas se mezclan separada­
mente con tierra para tiestos y se plantan en la parte superior 
de aproximadamente 2,54 cm de tierra en tiestos separados de 
0,5 dm . Luego de plantar, los tiestos se rocían con la solu­
ción acuosa de acetona seleccionada que contiene el compuesto 
de ensayo en cantidad suficiente para proveer el equivalente 
de aproximadamente 0,14 a 11,2 Kg por hectárea de compuestos 
de ensayo por tiesto. Los tiestos tratados luego se colocan en 
bancos de invernadero, se riegan y se cuidan de acnerdo con prác­
ticas convencionales de invernadero. De cuatro a trece semanas 
después del tratamiento, los ensayos se terminan y oada tiesto 
se examina y se clasifica de acuerdo al sistema de clasifica­
ción seHalado anteriormente. La eficacia herbicida do loa in­
gredientes activos de la presente invención es evidente a tra­
vés de los resultados de ensayo que se registran en la Tabla XII j 
siguiente.
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Actividad herbicida de Breeaergencia

TABLA XII

X R^ 2̂ Raimen S Especie de Manta
Eg/hecta ñ gg 
rea j{ ̂ MU PI RW MU TW VL BA CR Fp W)

C1 ^2^5 "
8

11,2 8 - 
H

4 0 0 4 4 4 4 4 4
i

4 <

H (CHg)^
M11,2  ̂- 8 5 1 4 1 2 4 4 4 4

H CH(CH^)g
. H .-

11,2 3 8
4,5 S 8
1,1 S 6........  ]) .

9
98

9
9
9

9
9
7

8
8
7

9
98

9
98

9
7
9

8
78

98
8

8
8
4

CH^ (CHg)^ 11,2 g 0MM
5 5 0 4 5 4 5 0 0 7

C1 CH^ CH(CH^)g
H

11,2 g4 
4,5 }}o

9
!

9
3

0
1

5
4

5
4

4
7

4
4
4
4

5
1

4
- !

H CH^ ^ 3

H
11 ,2 SoM{!

9 3 0. 5 S 5 y 8 8 4 '
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TABLA XII (Continuación)

, X ! ^ * "Régimen}} Especie de Planta 
Kg/hec-1! ..............
tár.a Lg MU PI RW MC TW VL BA CR F( wo

H °2"5
H

11,2 "0
8

7 8 0 4 5 2 0 0 0 0

H OH^ "2S
3

11,2 80
3

8 8 0 8 8 7 7 .'7 7 2

H A 8
11,2 80MM

9 9 0 4 7 7 0 0 5 i

7/3-CH^ CHÍCH^)^
H

11,2 37H...  a
9 9 9 8 8 9 9 8 8 8

6/9*CH^ CH(CH^)g
H

11,2 g8 
8________HL-

9 9
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EJEMPLO 16

La efectividad de los compuestos de la 
presente invención para el control de plantas perennes indesea­
bles, incluyendo plantas venenosas, juncias, vides, plantas 
perennes de hojas anchas y herbas perennes, queda demostrada en 
loa siguientes ensayos.

íh estos ensayos, arbustos frutales se traen 
directamente del campo y se colocan en tiestos, otras plantas 
se hacen crecer a partir de rizomas en tiestos de 15 en hasta 
que los sistemas de raíz están bien establecidos. Cuando las 
plantas están establecidas, la tierra en donde crecen se rocía 
con una mezcla de acetona acuosa 5050 que contiene! suficiente 
substancia química de ensayo para proveer de aproximadamente 
0,56 a 4,5 K&/hectáréa de la misma. Las plantas tratadas lue­
go se colocan en el invernadero y se cuidan de la mañera usual* 
Luego de cuatro semanas, las plantas se *T*anittain y se dosifican 
ya sea por el sistema de clasificación seHalado en el ejemplo 
14, o se mantienen en el invernadero y se examinan y se clasi­
fican en cualquier momento hasta trece semanas despuás del 
tratamiento. Cuando se trata de plantas lobosas, se registran 
datos de trece semanas. Las especies de plantas empleadas en 
estos ensayes son:

AW - Hierba oeozol (Altermanthera philoxeroides) ! 
BW - Correhuela (Convolvulus arvensis L.)
CT - Abrojo canadiense (Cirajum arvense L.)
JG - Hierba Johnson (Serghum halepense L.) i
QG - Hierba falsa (Agropyren repens L.) ¡
BM - JUncia de nuez párpura (esmeras rotundus L.) }
BB - Zarzamora (Rubus alleghaniensis) j
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HS - Madreselva (Diervilla lonicera)
MW - Vencet^sigo (Asclenias ayriaca L.)
RR - Frambuesa roja ÍRubus idaeus L.)
WR - Rosa salvaje (rosa multiflora)

Los datos se registran en la Tabla XIII si­
guiente.
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REIVINDICACIONES

1. Procedimiento de preparación de imidazoi 
soindoldionas, de efecto herbicida, de fórmula:

en donde X es H, CH-, NO-, Cl, OCH-, ó SCH.; R, es alquilo C.-C.j  < J  j  '  1 4
y Rg es alquilo C^-Cg, cicloalquilo C^-Cg, alquenilo Cg-C^, fe-
nilo, halefenilo o bencilo; y cuando y Rg se toman juntos pue
dan formar cicloalquilo C--C opcionalmente sustituido con motilJ 6
caracterizado porque compren efectuar una reacción de cieliza- 
ción calentando un compuesto de fórmula:

en la que X, R^ y Rg son segán se describen anteriormente, a 
una temperatura de aproximadamente entre 80 y 150SC, en presen­
cia de un disolvente orgánico inerte y un reactante de hidruros 
de metal alcalino, hidróxidos de metal alcalino, óxidos de me­
tal alcalino, amina terciarias, 1,5-diazobiciclo/3.4.Q/honeno-5? 
1,5-diazobiciclo^5.4. Q/undiceno-5; 1,4-diazobicido/2.2.2/octa- 
no; tetrametilguanidina, fluoruro potásico, hidróxidos de amonio 
cuaternarios, resinas de intercambio de ion fuertemente básicas 
Ó ácidos sulfónices aromáticos; y eliminar cualquier agua, for- ¡ 
mada durante la ciclización de la ftalimidocárboxamida arriba 
detallada, de la mezcla de reacción, así obteniéndose la imida- j 

zoisoindoldionas.
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2. Procedimiento segdn la reivindicación 1, 
caracterizado porque, cuando R^ y Rg ae toman juntos con el óte­
me de carbono al que están enlazados forman un eicloalquil 
Cg-Cg, comprende comprende calentar preferentemente un compuesto 
de fórmula:

en donde X, R^ y Rg son segdn se definen anteriormente, con un 
hidruro de metal alcalino a una temperatura de entre 8o y 150SC 
en presencia de un disolvente orgánico inerte hasta que se haya 
formado la imidazoindoldiena detallada.

3. Procedimiento segdn la reivindicación 1, 
caracterizado porque el hidrato de metal alcalino es hidruro 
sódico y el disolvente es tolueno, benceno o rilónos.

í
4- Procedimiento segdn la reivindicación 1, 

caracterizado porque el hidróxido de metal alcalino os hidróxido! 
sódico y el disolvente es tolueno, benceno o xilenos. -

. i
5. Procedimiento segAr la reivindicación 1, 

caracterizado porque cuando el producto final ha de deatinarse 
al control de plantas peroneas, preferentemente X es hidrógeno, 
metilo ó cloro; R^ es alquilo C^-C^; Rg ss alquilo C^-C^ ó 
ciclopropilo.

6. Procedimiento segdn h  reivindicación 1, 
caracterizado porque la suma de los átomos de carbono represen- , 
tados por R^ y Rg es de 2 a 4; así come los isómeros ópticos de j 
estos.
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7. Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado porque preferentemente X ea hidrógeno, metilo o 

N, .. alquil. C,-C,¡ R, .. alq^l. C,-C^ 4 
y la suma de los átomos de carbono representados por R^ y Rg 
es de 2 a 4; así como los Isómeros ópticos de estos.

8. Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto 
3-isopropil-3^aetil-5H-imidazo/2,1-a/isoindol-2 (3H) ,5-diona.

9. Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto 
3-isopropil-7/8-dimetil-5H-imidazo¿$ ,1 -a/lsoindol-2 (3H), 5-&i o- . 
na.

10. Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto 
7/8-cloro-3-isoprepil-3-metil-5H-imidazo¿2,1-a/isoindol-2-(3H) ,$L 
diona. !

11. Procedimiento según la reivindicación i, 
caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto 
6' /9' -clorospiro-/ciclohexano-1,3 '-(3H^/Smidazo¿^, 1-a/isoindol 
2\5'-diona.

12. Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto
7*/8'-netilspiro-¿ciclohexano-1,3 '-(3H^imidazo/2,1-a/isoindol- :
2',5'diona. !

¡!
13. Procedimiento según la reivindicación 1, 

caracterizado porque preferentemente se obtiene el compuesto ¡
(+)-3-isopropil-3-metil-5H-imidazo¿2,1-a/isoindol-2(3H) ,5-diona J
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