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DESCRIPCION

5«

10.

15v

20v

25.

Este invento se refiere a nuevos derivados 
de 1-fenil-l,3,5-triaza-4-sulfa-5-alquilsulfonil- y 
respectivamente -5-fenilsulfonil-pent-l-eno que tienen 
acción contra los parásitos, al procedimiento para sin­
tetizarlos, a agentes antiparasitarios que contienen 
como materias activas estos derivados y al procedimiento 
para combatir a los parásitos con empleo de los nuevos 
derivados.

Los nuevos derivados de 1-fenil-l,3,5-triaza- 

-4-sulfa-5-alquilsulfonil- y -5-fenilsulfonil-pent-l-eno 
a que se refiere este invento tienen la fórmula I

en la que
R^ representa un grupo de metilo o etilo,

R2 representa un grupo de alquilo de c i~C 1 2 r
de cicloalquilo de C^-Cg o de ciclopropil- 
metilo,

R3 representa un grupo de alquilo de C1~CA o 
un grupo, eventualmente substituido una, 
dos o tres veces por metilo y/o halógeno, 
de fenilo

y o bien
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i) X^ significa un grupo de metilo o un átomo 

de cloro, bromo o hidrógeno y 

X2 significa un grupo de metilo, 

o bien

ii) X^ significa un grupo de metilo o un átomo de 

cloro o bromo y

X2 significa’un átomo de hidrógeno.

Los grupos alquílicos en función de R2 v R3 
pueden ser lineales o ramificados. Como ejemplos de tales 

grupos entran en cuenta el metílico, el etílico, el n-pro~ 

pílico, el isopropílico, el n-butílico, el isobutílxco, 

el butílico secundario y el butílico terciario, así como, 

para R2, el grupo n-pentílico, el n-hexílico, el n-octí- 

lico, el n-decílico y el n-dodecílico y sus isómeros. Por 

1cicloalquilo" deben entenderse ciclopropilo, ciclopen- 
tilo y ciclohexilo.

Tienen importancia especial por su acción 

contra los parásitos, particularmente contra los insec­

tos y sobre todo contra los representantes del orden 

Acariña, los compuestos de la fórmula I en los que

R1 significa un grupo de metilo,
X^ significa un grupo de metilo o un átomo de cloro 

o de bromo y

X„ significa un átomo de 'hidrógeno
c»

y/o en los que
r 2 significa un grupo de alquilo de C^-C^, de ciclo­

propilo, de ciclohexilo o de ciclopropilmetilo y
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significa un grupo de alquilo de C ^ - C d e  fenilo, 

de mono-metilfenilo (especialmente de 4-metilfe- 

nilo) o de mono-halofenilo (especialmente de 4-clo- 

rofenilo) .’

Los compuestos de la fórmula I se obtienen 

por métodos conocidos en principio; por ejemplo, haciendo 

reaccionar una formamidina de la fórmula II

en presencia de una base, con un compuesto de la 

fórmula III

(III)

En estas fórmulas II y III, hasta R 

el mismo significado que se les ha atribuido ya para la 

fórmula I y "Hal" representa un átomo de halógeno, en 

particular de cloro o de bromo.

,, X. y X„ tienen

El procedimiento se realiza lo más convenien­

temente a temperatura de reacción de -20° a 30° C, con 

presión normal o elevada y de preferencia en un disolvente 

o diluente inerte para los componentes de la reacción o 

bien en un exceso de la base que se emplee. A título de 

disolventes o diluentes para esta reacción son aptos, 

por ejemplo, los éteres y los compuestos etéreos, como



el éter dietílico, el éter dipropílico, el dioxano, el 

dimetoxietano y el tetrahidrofurano; las amidas, como 

las carbonamidas N,N-di-alquiladas; los hidrocarburos 

alifáticos, los aromáticos y asimismo los halogenados, 

particularmente el benceno, el tolueno, los cilenos, 

el cloroformo y el clorobenceno; los nitrilos, como el 

acetonitrilo; el sulfóxido de dimetilo y las cetonas, 

como la acetona y la metiletilcetona. En calidad de 

bases entran en consideración particularmente las aminas 

terciarias, como la trietilamina, la dimeetilanilina, 

la piridina, las picolinas y las lutidinas, así como 

los hidróxidos, los óxidos, los carbonatos y los bicar­

bonatos de metales alcalinos y alcalinotérreos, y tam­

bién los alcoholatos de metales alcalinos, como, por 

ejemplo, el butilato potásico terciario y el metilato 

sódico.
Los derivados de las fórmulas II y III em­

pleados como materias de partida son conocidos (véase, 

por ejemplo, la patente alemana n° 1.156.403) o pueden 

prepararse por los métodos conocidos.

Los compuestos de la fórmula I presentan 

amplia acción biocida y pueden ser utilizados para com­

batir a parásitos de diversa índole que causan daños a 

los animales y a las plantas'; por ejemplo, pueden ser 

utilizados como acaricidas, insecticidas y ectoparasi- 

ticidas.
Son aptos principalmente para combatir a 

los acáridos, por ejemplo a ácaros y garrapatas de las



familias de los ixódidos, los argásidos, los tetraní- 

quidos y los dermanísidos y sobre todo para combatir 

a ectoparásitos de estas familias. Los compuestos de 

la formula I son por lo tanto apropiados para el trata­

miento de los cultivos de plantas útiles y sobre todo 

para el tratamiento externo de los animales útiles y 

de su entorno.

Los compuestos de la formula I presentan 

además buena acción contra diversos insectos nocivos 

de las plantas y de los animales y pueden utilizarse, 

por ejemplo, para combatir al barreno de los tallos de 

arroz (por ejemplo, de la especie Chilo suppressalis).

La acción acaricida o insecticida de estos 

compuestos puede ensancharse considerablemente y acomo­

darse a circunstancias determinadas por adición de otros 

insecticidas y/o acaricidas.

Como aditivos son aptos, por ejemplo: 

los compuestos de fósforo orgánicos, 

los nitrofenoles y sus derivados, 

las formamidinas, 

las ureas,

los compuestos del tipo de la piretrina, 

los carbamatos y los hidrocarburos clorados.

Los compuestos de la fórmula I pueden utili­

zarse por sí solos o junto con vehículos y/o suplementos 

apropiados. Los vehículos y los suplementos apropiados 

pueden ser sólidos o líquidos y corresponden a las mate-
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rías usuales en la técnica de las formulaciones, como, 

por ejemplo, materias naturales o regeneradas, disol­

ventes v/o abonos.

Para la aplicación, los compuestos de la 

fórmula I pueden elaborarse en forma de agentes de 

espolvoreo, concentrados de emulsión, granulados, dis­

persiones, sprays, soluciones o suspensiones en la 

formulación habitual que pertenece al conocimiento 

común de la técnica de las aplicaciones. Cabe citar 

todavía los "cattle dips", o baños para ganado, y los 

"spray races", o pasos de llovizna, en los cuales se 

emplean preparaciones acuosas.

La preparación de agentes conformes a este 

invento se realiza de manera ya de sí conocida por mix- 

turación y/o molturación íntimas de materias activas de 

la fórmula I con las materias de vehículo apropiadas, 

eventualmente con adición de dispersantes o disolventes 

que sean inertes para las materias activas. Estas pueden 

hallarse y aplicarse en las formas de presentación si­

guientes:

Forínas de presentación
sólidas: Agentes de espolvoreo, agentes

de esparcimiento y granulados 

(granulados de envoltura, gra­

nulados de impregnación y granu­

lados homogéneos)

Formas de presentación 
líquidas:

al Concentrados de 
materia activa 
dispersables” en
agua: polvos para aspersiones, pastas

y emulsiones
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b) Soluciones

El contenido de materia activa en los agentes 

que se han descrito antes se halla entre 0,] y 95 %; pero 
cabe señalar que para la aplicación desde aviones o por 

3’»' medio de otros recursos de aplicación apropiados es po-

. sible utilizar también coriosntraciones más altas.

Las materias activas de la fórmula I pueden 

formularse de la manera siguiente, por ejemplo:

1&.'

15.

20.

25.

Agentes de espolvoreo:

Para preparar: a) un agente de espolvoreo 

al 5 % y b) un agente de espolvoreo al 2 % se emplean - 

las materias siguientes:

partes de materia activa y 

partes de talco;

partes de materia activa, 

parte de ácido silícico ultradisperso y 

partes de talco.

Se mezclan las materias activas con las 

¡naterias de vehículo y.,se muele.

Granulado:

Para preparar un granulado al 5 % se emplean 

las materias siguientes:

5 partes de materia activa,

0,25 partes de epiclorohidrina,

0,25 partes de éter cetilpoliglicólico,

3,50 partes de polietilenglicol y

91 partes de caolín (de tamaño granular 0,3 

a 0,8 mm).

a)

b)

5

95

2

1
97
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Se mezcla la materia activa con la epicloro- 

hidrina y se disuelve con 6 partes de acetona; luego se 

añaden el polietilenglicol y el éter cetilpoliglicólico. 

La solución así obtenida se rocia sobre el caolín y a 

continuación se evapora en vacío la acetona.

Polvos para aspersiones:

Para preparar: a) polvo para aspersiones 

al 40 %; b) y c) polvos para aspersiones al 25 %; y 

d) polvo para aspersiones al 10 %, se emplean los ingre­
dientes siguientes:

a) 40 partes de materia activa,

5 partes de ácido ligninsulfónico, sal sódica, 

1 parte de ácido dibutilnaftalinsulfónico, sal 

sódica, y

54 partes de ácido silícico;

b) 25 partes de materia activa,

4,5 partes de ligninsulfonato cálcico,

1,9 partes de mezcla 1:1 de creta de Champagne

c)

e hidroxietilcelulosa,

1.5 partes de dibutilnaftalinsulfonato sódico,

19.5 partes de ácido silícico,

19.5 partes de creta de Champagne y 

28,1 partes de caolín;

25 partes de materia activa,
2.5 partes de isooctilfenoxi-polietilen-etanol, 

1,7 partes de mezcla 1:1 de creta de Champagne

e hidroxietilcelulosa,
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8,3 partes de silicato de aluminio sódico,

16,5 partes de kieselgur y

46 partes de caolín;

d) 10 partes de materia activa,

5:. 3 partes de mezcla de sales sódicas de 

sulfatos de alcohol graso saturados,

5 partes de condensado de ácido naftalinsul- 

fónico y formaldehído y

82 partes de caolín.

1QV Se mezclan íntimamente las materias activas

con las materias suplementarias, en mezcladoras apro­

piadas, y se muele en molinos y con rodillos correspon­

dientes. Se obtienen polvos para aspersiones que pueden 

diluirse con agua para formar suspensiones de la concen- 

15V tración que se desee.

Concentrados emulgibles:

Para preparar: a) un concentrado emulgible 

al 10 %; b) un concentrado emulgible al 25 %; y c) un 

concentrado emulgible al 50 %, se emplean las materias 

20v siguientes:

a) 10 partes de materia activa,

3,4 partes de un emulgente de combinación 

constituido por éter poliglicólico de 

alcohol graso y alquilarilsulfonato, sal

25V cálcica,

3,4 partes de aceite vegetal epoxidado,

40 partes de dimetilformamida y

43,2 partes de xileno;

b) 25 partes de materia activa,
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2,5 partes de aceite vegetal epoxidado,

10 partes de una mezcla de sulfonato de 

alquilarilo y éter poliglicólico de 

alcohol graso,

5. 5 partes de cimetilformamida y

57,5 partes de xileno;

c). 50 partes de materia activa,

4,2 partes de éter poliglicólico de tributilfenol,

5,8 partes de dodecilbencensulfonato cálcico,

10. 20 partes de ciclohexanona y

20 partes de xileno.

De tales concentrados pueden prepararse

por dilución con agua emulsiones de cualquier concentra­

ción que se desee.

1*5. Agentes para aspersiones:

Para preparar: a) un agente para aspersio- 

- nes al 5 % y b). un agente para aspersiones al 95 %, se 

emplean los ingredientes siguientes:

al 5 partes de materia activa,

20.' 1 parte de epiclorohidrina y

94 partes de bencina (de límites de ebulli­

ción 160-190° es­

b) 95 partes de materia activa y

5 partes de epiclorohidrina.

25.' Los ejemplos que siguen sirven para expli-

cación más detallada del invento.
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Ejemplo 1

EE§EÉE§SÍ2!l_^§_ili2iroetil-42clorofenil)_-3-metil- 
-li^S-triaza^i-sulfa-S-^-metilf enilsulfonil)_- 

Z&§5lil§32_l$2níEü§§í2_íí°_=:i

A una solución de 15,5 g de N-metil-N'-(4- 

-cloro-2-metilfenil)-formamidina y 8,6 g de trietila- 
mina en 100 cc de cloruro de metileno se añaden con 
agitación constante y refrigeración a 0o C 21,3 g de 

N-sulfenilcloruro de 4-toluensulfonmetilamida disueltos 

en 50 cc de cloruro de metileno.

A continuación se agita la mezcla reaccio- 
nal durante media hora todavía, sin refrigeración, y 

se añaden luego 100 cc de agua. Después de evaporar en 

altó vacío la solución de cloruro de metileno previamente 

secada, se obtiene el compuesto de la fórmula

en forma de aceite amarillo con índice de refracción de 
20n£u 1,6056.

De manera análoga se obtuvieron también 

los compuestos siguientes de la fórmula I
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Ejemplo 2

Acción insecticida: Chilo suppressalis

Seis embriones de arroz de la clase Caloro 

se criaron en macetas de plástico de manera que su rai­

gambre se afieltrara formando un disco. Se sumergieron 

las raíces en una solución que contenía 800 ppm del com­

puesto en examen y se las dejó escurrir. A continuación 

se colocaron en cada maceta 5 animales de experimenta­

ción (larvas de Chilo suppressalis en el estadio L2) y 

se colocaron encima .las. plantas tratadas.

La evaluación porcentual del exterminio 

conseguido se efectuó al cabo de 5 días.

Los compuestos según el Ejemplo 1 mostraron 

en esta prueba acción positiva contra Chilo suppressalis.

Ejemplo 3

Acción_contra_las_garra£atas_JI)__: .Shipicephalus 

bursa

Se contaron cada vez en un tubito de vidrio 

10 adultos o alrededor de 100 larvas de la especie Rhi- 

picephalus bursa y surante 1 a 2 minutos se sumergieron 
en 2 cc de una emulsión acuosa que contenía 100, 10, 1 y 
respectivamente 0,1 ppm del compuesto en examen. A conti­

nuación se cerró el tubito con una torunda de algodón y 

se le puso cabeza abajo para que la emulsión sobrante 

pudiera ser absorbida por la guata.
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La evaluación del exterminio conseguido 

se efectuó para los adultos al cabo de 2 semanas y 
para las larvas a los 2 días. Para cada ensayo se rea­

lizaron dos repeticiones (estadio de desarrollo/con- 

5-, centración) .

Los compuestos según el Ejemplo 1 resultaron 

eficaces contra los adultos y las larvas de Rhipicephalus 

bursa en esta prueba.

10V

15?

2

Ejemplo 4

^22î 2_222££a_ia2_2a££aE5í:5:!LÍííii._§22Eí}¿iH!Lí!}i2£2l
£lus_OP-sensible_Y_OP-tolerant

Se repitió el método de ensayo descrito en 

el Ejemplo 3 actuando de la misma manera, pero empleando

a) alrededor de 100 larvas OP-tolerantes o

b) alrededor de 400 larvas OP-sensibles

de la especie Boophilus microplus (la tolerancia se 

refiere a la compatibilidad para la diasinoha) en vezada 

individuos de la especie Rhipicephalus bursa.

En esta prueba los compuestos conformes al 

Ejemplo 1 mostraron buena acción contra las larvas OP- . 

sensibles y OP-tolerantes de la especie Boophilus micro- 

plus.

Ejemplo 5

Acción_acaricida_^I)_¿_Tetranychus_urticae_J[OP-sen-

2i^i§i_Z_i§¿£22Y2Í}22_2í22§l25E¿B22_iQElÉ2i§rant)25.
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Dieciséis horas antes del ensayo se cubrieron 

con un trozo de hoja infestado de una cría en masa de la 

especie de experimentación las hojas primarias de plantas 

de Phaseolus vulgaris, para comprobar la acción acaricida. 

Las plantas así tratadas, infestadas por los individuos 

móviles que pasaron a ellas, se rociaron hasta mojadura 

goteante con una solución de ensayo que contenía 400 ppm 

del compuesto en examen. La evaluación del exterminio 

porcentual de los adultos y las larvas (todos estadios 
móviles) se efectuó a las 24 horas y otra vez al cabo 

de 7 días.
Como especies de experimentación se utili­

zaron:

a) Tetranychus urticae (OP-sensible) y

b) Tetranychus cinnabarinus (OP-tolerant)
''' la diaclnona

Se empleó una planta por substancia de ensayo 

y por especie de experimentación. Durante la prueba las 

plantas se mantuvieron en cabinas de invernadero a 25" C.

La tolerancia 
se refiere a 

’ la compatibi­
lidad para

Los compuestos según el Ejemplo 1 mostraron 

en esta prueba buena acción contra las dos especies 

experimentadas.

Ejemplo 6

Acción_acaricida_ Ul]_¿_TetranYchus_urticae_jlarvas¿QP- 

tolerant)_

Se transfirieron a plantas de Phaseolus vul­

garis en el estadio bifoliar adultos (<j)<j>) de la especie
25.



Tetranychus urticae (OP'-tolerant) y se dejaron ahí

durante 24 horas, para la depositación de los huevos. 

Luego se apartaron los adultos y se rociaron con una 

solución de ensayo que contenía 100 ppm de la substancia 
en examen las larvas que habían salido de los huevos.

La evaluación porcentual del exterminio obtenido se 

realizó al cabo de 5 días más. La tolerancia se refiere 

a la compatibilidad para la diacinona.

En esta prueba, los compuestos conformes 

al Ejemplo 1 mostraron buena acción contra las larvas 

OP-tolerantes de la especie Tetranychus urticae.

Ejemplo 7

(í}2§Y25Z2El£2Í2ES2£l

El ensayo de la acción ovicida se realizó 

de la misma manera que el ensayo larvicida descrito en 

el Ejemplo 7. Pero en este caso la solución de ensayo 

se roció sobre huevos de 24 horas y la evaluación del 

exterminio porcentual .(porcentaje de huevos que no hicie­

ron eclosión) se determinó seis días después.

Los compuestos conformes al Ejemplo 1 mos­

traron en esta prueba acción ovicida positiva.

N O T A

Se declaran nuevas y de propia invención las
siguientes reivindicaciones!
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REIVINDICACIONES

1. Procedimiento para la preparación de com­
puestos derivados de 1-fenil-1,3,5-triaza-4-sulfa-5- 
sulfonil-pent-l-eno, esencialmente definidos por la 
fórmula general (I)

QEL

Xl-
W

-N=CH-:

Ir

R-,

s-̂

Rr

so2-r3
(I)

en que
R^ es un grupo metílico o etílico,
R2 es un grupo de alquilo de C^C.^,, ciclo alqui­

lo de C-.-C^ o ciclopropilmetilo y o o
R^ es un grupo de alquilo de C-^-C^ 0 1311

fenílico, eventualmente sustituido una, i’.cs 
o tres veces por metilo y/o halógeno; 

y/o bien
(I) X^ es un grupo metílico o un átomo de cloro, de bro­

mo o de hidrógeno y 
X2 es un grupo metílico, 

o bien
(II) X-¡_ es un grupo metílico o un átomo de cloro o de

bromo, y
significa un átomo de hidrógeno, 

que constituyen la materia activa en la formulación de 
agentes antiparasitarios, especialmente para combatir 
insectos y otros representantes del orden "Acariña"
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caracterizado por hacerse reaccionar una formamidina 
de la fórmula II

5.

10.

15.

20 .

-ÍT=CH-]

h

R-,

H
(II)

en presencia de una base, con un compuesto de la fór­
mula III

- S - N ^  ̂Hal
so2-r3

(III)

en cuyas fórmula R-̂  hasta R^, ^  y ^  tienen los signi­
ficados que ya se 115111 expuesto en la reivindicación 1 
y "Hal" representa un átomo de halógeno, conduciéndose 
la reacción a temperatura de -20e a +30aC, en presen­
cia de un disolvente inerte.

2. Procedimiento para la preparación de 
compuestos derivados de 1-fenil-1,3,5-triaza-4-sul~ 
fa-5-sulfonil-pent-l-eno.

Según se describe y reivindica en la presen­
te memoria descriptiva que consta de 20 páginas fo­
liadas y escritas a máquina por una sola cara.

Madrid a 3 de Junio de 1977
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