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DESCRIPCION

Este invento se refiere a agentes para
combatir a los ectoparésitos y los microorganismos,
asi camo al empleo de estos agentes para combatir a

Se los ectoparésitos y los microorganismos.

Los agentes de este invento contienen
como componente activo un compuesto, a lo menos, de

la f6rmula I

N
10. R, Rs
: | / (1)
; ]
R
L R 4
3
en la que

15, Rl significa hidr6geno o alquilo con 1 a 10

dtomos de carbono,

2 significa hidrégeno, alquilo con 1 a 10
dtomes de carbono o fenilo, eventualmente
supstituido por a;qqilg con 1l ab 5t6mos

20. délcérbonoh por alcoxilo con 1 a 5 Atomos

de carbono; por tiocalquilo con 1 a 5 &tomos
de carbono, por hidroiilo, por halégeno,
por nitro, por c¢iano o0 por el grupo tri-
fluorometilico.y

25. R3, R4 v R5 significan, independientemente uno de otro,

hidrégeno, alquilo con 1 a 5 &tomos de
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carbono, alcoxilo con 1 a 5 &tomos de
carbono, alquiltio con 1 a 5 &tomos de
carbono, hidroxilo, halégeno, nitro,
ciano o el grupo trifluorometilico
o bien
R3 y R4, situados en posicibn vecina, constituyen
juntos el radical 1,4-butadienilico,
mientras que
5 tiene uno de los significadcs que se han

indicado,

con inclusidén de las sales de adicidn de &cido de los

compuestos de la férmula I.

Por grupos alguilicos o fraccifén alquilica
de otro grupo deben entenderse, segin el nfmero de
dtomos de carbono gque se indiquen, tanto los de cadena
lineal como los de cadena ramificada. Entre ellos cabe
contar el grupo metilico, el etilico vy asimismo los
isémeros de los grupos propfilico, butilico, pentilico,

hexilico, heptilico, octilico, nonilico y decilico.

Haldgeno significa, segln la f6rmula I,

flGor, cloro, bromo y yodo.

Los compuestos de la f6rmula I pueden ser
convertidos en sus sales de adicién de &cido por méto-
dos ya de s8I conocidos, y de ellas deben considerarse
como preferidos los clorhidratos. Aparte del &cido
clorhidrico, son aptos para la formacién de las sales,
por ejemplo, el &cido bromhidrico, el Acido yodhidrico,
el &cido sulffirico, el &cido fosférico, el &cido ni-

trico, el &cido acético, el &cido propibnico, el &cido

butirico, el 8cido valerifnico, el &cido ox&4lico, el
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&cido malénico, el &acido succinico, el &cido mélico,
el 4cido maleico, el 4cido fumlrico, el &cido lictico,
el &cido tartirico, el &cido cftrico, el &cido ben~-
zoico, el 4cido ftélico, el &dcido cinimico y el &cido
salicilico,

Los compuestos abarcédos por la férmula
general I son en parte nuevos y en parte conocidos;
estos iltimos estén prescritos como fafﬁacolﬁgica-
mente eficaces en el campo del sistema cardiovascular
(véase la patente inglesa 1.174.349). Los compuestos
nuevos de la f6rmula I constitﬁyen igualmente parte
del invento. -

Los compuestos de la fdrmula I pueden
sintetizarse por métodos ya de si cqnocidos. Por
ejemplo, se dispone de las posibilidades de sintesis

que a continuacidn se representan esqgueméticamente:

R X
/]
a) -NH-R, + C1~CH,~ . EC1
\i
R, |R
R 1
3
R5

—_— ' N-CH2-<' | (1)
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b)

c)

a)

Rs ' R NH . HCL
|2 4/¢
N—CH2—C\ + NH,~CH,~CH,~NHR,

R; 002H5

—_ (D)

R
5 5
e~
N-CH,~C + NH,~CH,,~CH,~NHR,
Rg NH,
R
3
3y (1)
i
—H-CH,-CEN  +  NH,~CH,~CH,-NHE] +
Ry
Ry

CH3—C6H4~SO3H

________§> (I)

Rl hagta R5 tienen el significado gue se les atri-

buye en la férmula I.
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Los procedimientos se realizan a tempera-
turas entre 40 v 180° C y en presencia de disolventes
anhidros, o también sin disolvente.-Ejemplos de disol-
ventes apropiados son los alcoholes, los hidrocarburos
alifaticos y aromiticos, los clorohidrocarburos, los
éteres como el dioxano y el tetrahidrofurano y las

cetonas como la acetona y la metiletilcetona.

Las sintesis que se han indicado son cono-
cidas por la literatura y estén descritas en: patente
norteamericana 2.252.723; Helv. Chimica Acta 33, 138¢
{1950); patente norteamericana 2.252.721; y patente
brit&nica 1.174.349.

Las diversas materias de partida y respec-

tivamente su sintesis son conocidas- por:

//» ' Helv. Chimica Acta 27, 1762
C1-CHy~ (1944)
N.J Patente suiza 229.606
l .
H
Ry
- Helv. Chimica Acta 37, 166
NH-CH,~C=N (1954) '
Ry
By
R
5
; NH . HC1L
4¢¢ Y
H-—CH2-Q\
R _



O Patente norteamericana
NEH CH2 C, 2.252.721
R
4 \\NH
R 2
3 .
5 Para ilustracibn de la sintesis de los

compuestos de la f8rmula I sirven los ejemplos si-

guientes:

Ejemplo 1 (M&todo a)

- T T e o W St S A0 A B I s - wv a m ovr o - -

10. metil)-2-imidazolina (Compuesto n® 1.1)

Se hirvieron en reflujd durante 3 horas en
65 cc de etanol absoluto 31 g de clorhidrato de 2~clo-
rometil-2~imidazolina con 51 g de 4-cloroanilina. Des-
pués del enfriamiento, se separd por succién la subs-

15. tancia cristalizada y se la recristalizd de agua.

Se obtuvieron 39 g (79 % de la teorfa) del
producto final de punto de fusidn 198-~199° C.

Ejemplo 2 (M&todo a)

20. Clorhidrato de 2-(2',3'-dimetilfenilaminometil)=

— — o - - - o o - — e s s Vs G o i s S S W Sl > O

Se hierven en reflujo durante 5 horas en
65 cc de etanol absoluto 31,0 g de clorhidrato de
2-clorometil-2~imidazolina con 48,4 g de 2,3-dimetil-

25. anilina. Después del enfriamiento, se separa por succibn
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la substancia que ha cristalizado y se la recristaliza

de agua.

Se obtienen 36,0 g (= 77 % de rendimiento)

del producto final de punto de fusifn 242° C.

Ejemplo 3 (M&todo d)

- i Bt s St W > O = Py S W -

Se juntan 26,4 g de 2,3~dimetilfenil-amino-
acetonitrilo y 39,4 g de etilendiamina etilensulfénica
v se calienta a 140° C hasta que cesa el desprendi-
miento de amoniaco. Se ﬁrata con 150 ¢cc de lejia acuosa
de sosa cdustica al 15 % el producto oleoso de la reac-
cidn y se extrae tres veces con 100 -cc de cloruro de
metileno cada vez. Los extractos metilénicos, reunidos,
se lavan con agua, se secan con sulfato s8dico, se
filtran y luego se excluye el disolvente por destila-
cidén. El aceite obscuro que queda se destila en vacio.
Se obtienen 13,6 g (39,4 % de la teoria)-de 2-(2',3'~
~dimetilfenilaminometil)=-2-imidazolina en forma de
aceite de punto de ebullicién 154-160° / 0,2 Torr,
el cual se solidifica con el reposo formando cristales

de punto de fusidén 80-82° C,

De manera anfloga a la de los ejemplos de
realizacidén o de manera andloga a la de los demds pro-
cedimientos indicados se sintetizaron los compuestos
siguientes, divididos en Grupo I (conocidos) y Grupo

IT (nuevos).
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R R R R, R Tunte Je
Ne 1 2 3 4 5 Sal usgcn en
1.1 | B H H 4-C1| HCl | 198-199
1.2 H H 2-CL | H 1 HCL | 263
1.3 H H 2-CHy | B 4-cl | HCl | 257
1.4 H H H 3-C1 H HCl | 203
1.5 H H 2-CH, | H H HCL | 230
1.6 H H 2-Cl | H 4-cl | HC1 | 285
1.7 H H 2-c1 | H 6-Cl | HCl | 276-280
1.8 H H H H 4-CH,| HCL | 162
1.9 H H H 3-CHy | H HCl | 202
1.10 | H H H H 4-0CH,| HCl | 165
1.11 | H H 2-0CH,| H HCL | 202
1.12 | H H 2-CH, | H 4-CHy | HCL | 230-232
1.13 | H H 2-CHy | H 5-CH, | HCL | 211-213
1.14 | u H H H 4-No,| HCL | 230
1.15 H H 2-No, | H H HCL 210-220
1.16 | H H 2-CHy | 3-Cl H HCl | 263-264
1.17 | H H 2-CHy | H 5-C1 | HCL | 241-243
1.18 } H H H 3-C1 4-Ci, | HCL | 207-209
1.19 | H H H H H HCL | 180-182
1.20 | H CH H H H HCl | 225-227

—
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R R R, R R %‘iﬁfgndeen

Ne 1 2 3 4 5 Sal Y.
2.1 | H H 2-CH,| H 6-CH, | HC1 | 235-242
2.2 H H 2-F H H HCL | 246
2.3 H H 2-Br | H H HC1 | 245
2.4 H H H H 4-Br |HC1 | 216-217
2.5 H H H H 4=F |HCl | 185
2.6 H H 2-CHy 3-CH, | H HC1 | 242
2.7- | H H 2-C1 | H 5-C1 |HCL | 282
2.8 H H 2-C1 | -3-Cl H HCL | 260
2.9 H H H 3 -Cl 5-C1 |HCl | 240
2.10 | H H H 3-Cl | 4-c1 |Hcl | 230
2.11 | H H H 3-CF3 H HC1

{2.12 | n H H 3-CHy | S5-cH, |HCL | 220
2.13 | H H H 3-CHy | 4-CH, [HCL | 195
2.14 | H H H 3-F H HCl | 203
2.15 | u H H 3-Br - | H HCl | 205
2.16 H H 2-C1 | 4-C1 5.1 |[HCl {260
2.17 H H 2-Br H 4-Br |HC1L 240
2,18 | H H 2-cH, 3-cH3 6-CH, |HC1 | 215
2.19 | cH, H 2-ciiyl 3-cHy | Hel (190 - 192
2.20 CH3 CH3 2-CH3 3-CH3 H HCl 183 - 184
2.21 | ou, H 2-c1 | 3-cl H HCl | 226 - 227
2.22 | cH, CH, 2-Cl | 3-Cl H HCl |190-191
2.23 | cu, H 2-CHy ! 3-Cl H HCL | 212 - 214
2.24 | cH, i, 2-Ciiy | 3-Cl H HC1
2.25 | H CH, 2-CHy |..3-CH; | H HCl {182 - 183
2.26 | W H 2-Cliy | 3-CHy | H - 80 -82
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Punto de
Ne Ry R R3 Ry Ry 'gg1 | fusién

2.27 H H H 4-CFy |H  [HC1
2,28 H H 2-C1 4-C1 6-C1 [HC1
2.29 H H 2-Br H 4-Br [HC1
2.30 H H 2-CH,4 4-CH, | 6-CH4HC1
2.31 CHq H 2-CHy | 4-CHy |H  JHCL
2.32 CH, 48 2-CHq 4-CH, |H  [HC1
2.33 CH, H 2-C1 4-C1 H [HC1
2.34 CH, CH, 2-C1 4~C1 H [HC1
2.35 CH, H 2-CH, 4-C1 H [BCl
2.36 CHs CHqy 2-CHg 4-C1 H  [HC1
2.37 H CH, 2-CHj 4-CH, |H  [HCl
2.38 H H 2-CH, 4-CHqy |H -

2,39 CHq H H H 4-C1 [HC1
2.40 CH, CHj H H 4-C1 [HC1
2.41 H H H H 4-Cl| -

2.42 H H 3-NO, 4-F H HC1
2.43 H H 3-NO, H H [HCl
2,44 H H H H 4-3 JHC1
2.45 H H 3-J H H [HCl
2.46 H H 3-0CHy | H H [HCl
2.47 H - CH, 2-CH, 4-Cl H [HCl
2.48 H H 2-SCHy | H H [HCl
2.49 H H 2-0H H H [HC1
2.50 H H 3-CN H H [HCl
2.51 CsHyp | H H H 4-C1 JHC1
2,52 H Ca}lg(n) H H 4~Cl HC1
2.53 H c1<{o)- |H H 4-C1 JHC1

CH
2.54 H 014(:>~ H H 4-Cl HC1




® | B R, "Ry | R, R | sal Punto
' sidn
2.58| cH, H 2-CH 4-C1 H HOL
2.59| G, CH | 2-cH, 4-C1 H HCL
5¢ | 2.60| H Cil 5 2-CH 5 4~C1 H HCL
2,61 H H é-SCH3 H H HC1
2.62| H H 2-CH H H HC1
2,63 | H H | 3-CN H H HC1
10, | 2.64 | CgHyq | H H H 4-C1 | HOL
2.65 | H 704H9(n) H H 4-C1 | HC1
2.66 |H 01@- H H 4-C1 | HCL
15, 2.67 |H 01—@— H H 4-C1 | HCL
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Sorprendentemente se ha comprobado que
los compuestos de la f6rmula I, como tales o como
ingredientes de los agentes conformes a este invento,
tienen propiedades ectoparasiticidas valiosas. Son
aptos en particular para combatir a los &caros (Aca-
rina) y preferentemente a las garrapatas parasitarias
(Ixodidae) . Esto vale para todos los estadios de es-
pecies de garrapatas, monohuéspedes y polihuéspedes,
asi{ como para la inhibicidn de la depositacidn de
los huevos (oviposicidn) y mis precisamente tanto
para las razas de sensibilidad normal como para las
que son resistentes a compuestos como los ésteres
de Acido fosfébrico, los carbamatos y otros agentes

parasiticidas de las garrapatas ya conocidos.

Al mismo tiempo estos compuestos muestran

un intenso detaching-effect, lo que tiene gran impor-

tancia para el tratamiento de animales huéspedes ya
atacados por las garrapatas (por ejemplo, bueyes o

conejos) . El detaching-effect empieza inmediatamente

despuds de la aplicacién de la substancia activa y
con su instauracidn se impide a las garrapatas prose-
gdir su toma de alimento, o sea la absorcidn de sangre
del huésped. En el curso del tratamiento las garrapa-
tas se desprenden entonces del animal huésped y como
efecto final é&ste se ve libre‘de los parésitos por
completo.
Entre las especies de garrapatas que

entran en cuenta para este tratamiento figuran, por
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ejemplo, Amblyomma, Rhipicephalus y Boophilus,

De actividad ectoparasiticida especial-

mente marcada son los compuestos de la f£6rmula Ia

¥ R
5. Elf‘)l— cﬂzmiz ' 5 (Ia)
R .

en la gue
Rl’ R2, R3 V4 R4 tienen el significado que se ha
10. indicado en la f6rmula I y

R5 ' representa hidr6geno.

Los compuestos siguientes se distinguen

por actividad acaricida sobresaliente:

el clorhidrato de 2-(2',3'-dimetilfenilaminometil)-~
15. -2=-imidazolina,
el clorhidrato de 2-(2',3'-diclorofenilaminometil)-
~2-imidazolina y
el clorhidrato de 2-(2'-metil-3'-clorofenilamino-

metil)~-2-imidazolina.

20. Los compuestos de la férmula I y respec-
tivamente los agentes que los contienen se han reco-

nocido ademds eficaces contra los piojos.

Ejemplo 4

Prueba de la accidn en las garrapatas: Inhibicién

25, de la puesta de los huevos

Se emplean como animales de ensayo hembras
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completamente henchidas de la garrapata de los bbvidos

Boophilus microplus. Se tratan para cada concentracién

10 garrapatas de una raza resistente y 10 garrapatas
de una raza de sensibilidad normal. Las garrapatas se
5, sumergen durante breve tiempo en emulsiones acuosas,
y respectivamente soluciones acuosas, de las sales
de los compuestos en examen. Se las fija sobre placas
cubiertas con cinta adhesiva doble vy se las guarda
en condiciones constantes en un recinto climatizado.
10, La evaluacién se efectia al cabo de tres semanas. Se
averigua la inhibicidén total de la puesta de huevos
fértiles. |
La ace¢ifn inhibidora de las substancias
se expresa como concentracién minima de substancia
15, en ppm para accidn del 100 % contra las garrapatas

hembras adultas, resistentes y de sensibilidad normal.
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Resultados

Compuesto

Concentracidon minima
en ppn para 100 % de
accién inhibidora

clovhiarato de 2~(2',3'~di~
metilfenilaminometil)~2—imi
dagzolina :
clorhidrato de 2=(2',3"'~di~
clorofenilaminometi13—2-ing
dazoling
clorhidrato de 2~(2'-metil~-
3'=~clorofenilaminometil )~2~
~imidazolina

clorhidrato de 2~(27-cloro-
fenilaminometil )-2~imidazo
lina

clorhidrato de 2-(2'~fluo=~
rofenilaminometil )~2~imi—
dazolina

clorhidrato de 2-(3'-metil
fenilaminometil)~2-imida~
zolina

Conparacion

2=(3,4=diclorofenilimino )~N-n-
~butil-pirrolidina ("Bimarit®)

2-(3,4-aiclorofenilimino )~3~

! metil-tiazolinag

(patente suiza 439.858)

2-(3,4~diclorofeniliming )=3~
metil-tiazolina-HCl _
(patente suiza 439.858)

2-(4=clorofenilimino )=3-metil—- .
| ~tiazolina-HCLl

(patente suiza 439.858)

l-neftil-N-metilcarbamato
("Sevin"; patente USA 2903478)

empir. O;q HyClg ("Toxaphen";

patente USA 2565471)

9 sengible 2 resistente
50 50
50 50
100 100
50 50
50 50
100 100
1000 1000
> 1000 > 1000
1000 >1000
1000 >1000
1000 21000
1000 1000

e e st v A

R
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Ejemplo 5

Prueba de la accibn en las garrapatas: Accibn de

exterminio para diferentes estadios de desarrollo

Como objetos de ensayo se emplean larvas
(unas 50 cada vez), ninfas (unas 25 cada vez) e im4-
gines (unas 10 cada vez) de las especies de garrapa-

tas Amblyomma hebraeum y Rhipicephalus bursa. Los

animales de experimentacidn se sumergen por breve
tiempo en emulsiones acuosas, y respectivamente solu-
ciones acuosas, de las sales de las substancias exa-
minadas, en cbncentracién determinada. Las emulsiones
o) soluciones‘que se hallan en los tubitos de ensayo
se absorben luego con guata y se en los tubitos asi
contaminados se dejan los animales de experimentacibn
mojados. La evaluacidn se efectfia para las larvas a
los 3 dias y para.las ninfas y las imigines a los

14 dias. Se averigua la concentracifn minima de subs-
tancia que produce el 100 % de exterminio (LDloo)'

expresada en ppm de substancia activa respecto al

total de la emulsidn o solucibn.
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Resultadog

Compuesto

LC100

A. hebra eum

R.

bursaa

Nin-
fas

Lar-
vas

Imé
gines

Lar-
vas

Clorhidrato de 2-(2',
3'=dimetilfenilamino

metil)~2-~imidazolina

clornidrato de 2-~(2',
3'-diclorofenilaming

metil)-2~imidazolina

clorhidrato de 2-~(2'-

~metil~3'=~clorofenil

‘aminometil)~2-imida~

zolina

1

50

100

0,1

0,1

Comparacidn

' 9-(3,4-aiclorofenil—

" | imino)-N-n~butilpi-

| rrolidina (“Bimarit")

1-naf+til-N-metilear—
bamato .
("Sevin"; patente

USA 2.903.478)

100

10

100

100

100

10

10
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Los compuestos de la f6rmula I se utilizan
para el uso éctoparasiticida solos o junto con vehicu~
los apropiados y/o materias.suplementarias apropiadas.
Los vehfculos y los suplementos apropiaaos pueden ser
sélidos o} 1Iquidos y cérresponden a las materias que
son corrlentes en 1a técnlca de-las formulaclones,

como, por ejemplo, materlas naturales o regeneradas,

dlsolventes, dlspersantes, humectantes, fljadores,

espesantes Y aglonerantes. I L ,

- Para 1a,aplicacién los compuestoslée la
férﬁuld ; éugqén elabqrarsefen forma_&e agentés‘de:
esp@lvoteo} concentrados ae.émulsién, granulados,
dfgpersioﬁés, sprays, soldciones o suspensiones en
la £orm@%a¢ién habitgal que pertenece al'conbcimiento
¢9mﬁu.éé‘ias-té¢niqa de las aplicaciones.

,La'érépéfécién de lqé 3gentés conformes
a este 1nvento se ef ectﬁa de ‘manera .va de sfi conocida,

POX, m1xturac16n v/o molturac:on Snt:mas de mater:as

factlvas de la férmula I con mater:as de vehiculo apro-

piadas,Aeventua;menteA¢on adicién de dispersantes y
disblventes Que sean inertes para las materias activas.
Estas pueden hallarse Yy usarse en las formas de pre-

sentac16h saguientes.'ﬁ.

Formas de presentac:én .
sél:das. e Agentes de espolvoreo,

agentes de esparcimienta,
granulados (granulédos de
éhvol;ura, granulados de

impregnacién v graﬁulados

homqgéneos) .



w20

Formas de presentacidn
liquidas:

a) Concentrados de
materia activa
dispersables en

agua: Polvos para aspersiones
Do (polvos humectables),
pastas, emulsiones.
b) Soluciones: "Pour-on".
El contenido de materia activa en las
formas de presentacidn que se han descrito se halla
10, entre 1 y 80 %,
Ejemplo 6
Concentrado de emulsidn
20 partes en peso de la materia activa citada
antes se disuelven en
15, 70 partes en peso de xileno y se tratan con
10 partes en peso de un emulgente constituido por
una mezcla de un é&ter arilfenilpoliglico-
lico y la sal cllcica del &cido dodecil-
bencensulfénico.
20.

El concentrado de emulsidn puede mezclarse
con agua en cualquier proporcién y forma asf una emul-

sién lechosa.

Ejemplo 7

Concentrado de emulsifn
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Agitando y a la temperatura del aﬁbiente
se disuelven
5 a m8x. 30 partes en peso de materia activa en
30 partes en peso de ftalato de dibutilo,
'10 partes en peso de Solvent 200 (destilado
de petréleo altoarom&tico, de viscosidad
baja) y
15 a 35 prartes en peso de Dutrex 238 FC (des-
tilado de petrdleo altoaromatico vis-
10. coso) y se tratan con
10 partes en peso de una mezcla emulgente
constituida por &ter poliglicélico de
aceite de ricino y la sal célcica del

dcido dodecilbencensulfénico.

15. El concentrado de emulsién asf obtenido da

en agua emulsiones lechosas.

Ejemplo 8

Polvo para aspersiones

5 a 30 partes en peso de la materia activa se
20. mezclan intensamente en un aparato mez-
clador con
5 partes en peso de un material de vehiculo
hinchante (&cido silfcico K 320 o Wessalon
s),
25 55 a 80 partes en peso de un material de vehiculo

(Bolus alba o caolin B 24) y una mezcla
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dispersante constituida por

5 paftes en peso de un éulfonato s6dico de
laurilo y
5 partes en peso de un &ter alquil-aril-
R poliglicdlico.

Se muele esta mezcla hasta 5-15 milimicras
en un molino de pitones o de chorro de aire. Los pol-
vos para aspersiones asi obtenidos dan en agua una

buena suspensién.

19. Ejemplo 9
Agente de espolvoreo
Se mezclan intensamente
5 partes en peso de materia activa finamente
molida con
15. 2 partes en peso de un &cido silicico precipi-
tado y
93 partes en peso de talco.
Ejemplo 10
20. Solucién pour-on
Substancia activa ' 30,0 g
Sulfosuccinato sédico de dioctilo 3,0 g
Alcohol bencilico 48,0 g
Aceite de cacahuete 19,8 g
25.

100,8 g = 100 cc.
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Se disuelve la substancia activa en el
alcohol bencilico con agitacidn, eventualmente tam-~
bién con ligero calentamiento. Se afiaden a la solucibn
el sulfosuccinato sédico de dioctilo y el aceite de
cacahuete y se disuelve con calentamiento y mezclando

concienzudamente.

Ejemplo 11

Solucibn pour-on

Substancia activa 30,00 g
Sulfosuccinato sbdico de dioctilo 3,00 g
Alcohol bencilico 35,46 g
Eter monometilico de etilenglicol 35,46 g
103,92 g =
100 cc

Con aigtacidn enérgica, se disuelve la subs-
tancia activa en la mayor parte de la mezcla de ambos
disolventes., A continuacién se disuelve el sulfosucci-
nato sb6dico de dioctilo, eventualmente con calentamiento,
y por Gltimo se completa con el restode la mezcla de

disolventes.

Los compuestos de la f6rmula I y respectiva-
mente los agentes gue los contienen presentan ademis un
espectro microbicida muy favorable para las necesidades
précticas de la proteccién de las plantas de cultivo.
Como plantas de cultivo cabria sefialar, por ejemplo,
los frutales, las plantas ornamentales, la vid, las
cucurbitéiceas, las solaniceas como la patata y sobre
todo los cacahuetes, la remolacha azucarera, las bana-

nas o platanos, el algodén y las hortalizas.
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Con las materias activas de la férmula I
y respectivamente los agentes que los contienen pueden
atajarse o aniquilarse en las plantas o las partes
vegetales (frutos, flores, hojas, tallos, bulbos y
rafces) de estos cultivos Gtiles y otros afines los
hongos que alli aparecen, sin aue las pértes veagetales
que crezcan mids tarde se vean afectadas por tales
hongos. Estas materias activas son eficaces contra
los hongos fitopatdgenos pertenecientes a las clases
siguiéntes: picomicetos, como PlaSmoEara; basidiomi-

cetos, como Puccinia; ascomicetos, como Erysiphe,

Venturia y Fusarium; peroc sobre todo hongos imperfec-

tos como Cercospora y Verticillium. Ademds de eso,

los compuestos de la férmula I y respectivamente los
agentes que los contienen actfian sisté&micamente. Por
otra parte, tambi&n pueden utilizarse como desinsec-
tantes para el tratamiento de las semillas (frutos,
bulbos, granos) y los plantones, para proteccidn contra
las infecciones micbticas, asi como contra los hongos

fitopatbgenos que aparecen en el suelo.

Ejemplo 12

Accidn contra Cercospora arachidicola en el

cacahuete (Arachis hypogaea)

Accidn protectora residual

S8e rociaron con un caldo para aspersién
(0,02 % de substancia activa) hecho de polvo para

aspersiones de la substancia activa unas plantas de
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cacahuete de 10 a 15 cm de altura y 48 horas mis

tarde se las infectd con una suspensibén de conidios
del hongo. Se incubaron durante 24 horas, a unos 21°

C y con alta humédad del aire, las plantas infectadas

Ce y a continuacidn se las guardd en un invernadero hasta

la aparicién de las manchas tipicas en las hojas. La
evaluacidn de la accién fungicida se efectud 12 dias
después de la infeccidn baséndose en el nfimero y el

tamano de las manchas aparecidas.

Con el empleo de compuestos de la f&rmula
10, I, entre otros los compuestos n® 1.1; 1.3; 1.6; 2.3 y
2.9, se inhibié el ataque hasta menos del 20 % en com-

paracidn con las plantas de control, no tratadas pero

infectadas.

Ejemplo 13

15, Accibn contra Verticillium albo-atrum en el

algoddn (Gossypium hirsutum)

Después de criarlas durante 4 semanas se
hirieron en las rafces unas plantas de algodén y se
las infectd con una suspensidn de esporas del agente

20, del marchitamiento. Al cabo de 24 horas se rociaron
con un caldo de aspersidén (0,18 % de substancia activa)
hecho de polvo para aspersiones de la materia activa
las plantas infectadas. Después de 14 dfas de incuba-

cién en el invernadero a unos 22° C, se evalub el grado

D]

. de marchitamiento de las plantas de algoddn infectadas.
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Con el empleo de compuestos de la f£6rmula
I, por ejemplo el 1.1, se inhibid hasta menos del 20
% el ataque del hongo, en comparacidn con las plantas

de control, no tratadas pero infectadas.

Los compuestos de la férmula I se utilizan
para el uso microbicida solos o junto con vehiculos
apropiados y/o maﬁerias suplementarias apropiadas. Los
vehiculos y los suplementos apropiados pueden ser s6-
lidos o lfquidos y corresponden a las materias habitua-
les en la técnica de las formulaciones, como, por ejem-
plo, materias minerales naturales o rggeneradas, di-
solventes, dispersantes, humectantes, fijadores, espe-

santes, aglomerantes o abonos.

El contenido- de materia activa en los
agentes aptos para el comercio se halla entre 0,1 y
90 %.

Para la aplicacidn, los coméuestos de la
f6rmula I pueden hallarse en las formas de presenta-
cidén sigquientes (los porcentajes indicados entre pa-

réntesis seflalan las cantidades ventajosas de materia

activa):

Formas de presentacidn

sblidas: Agentes de espolvoreo y agentes

de esparcimiento (hasta 10 %),
granulados, granulados de en-

voltura, granulados de impreg-
nacién y granulados homogéneos,

pellets (granos) (1 a 80 %).
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Formas de presentacidn
1{quidas:

a) Concentrados de
materia activa
dispersables en

agua: Polvos para aspersiones {pol-
. vos humectahles) y pastas
(25 a 90 % en envase comercial,
0,01 a 15 % en solucibn lista
para el uso);
concentrados de emulsibn y de
10. solucidn (10 a 50 %; 0,01 a 15
% en solucibén lista para el uso).
b) Soluciones (0,1 a 20 %), aero-

soles.

Las materias de la férmula I pertenecientes

& a este invento pueden formularse de la manera siguiente,
o’

| e

por ejemplo:

Ejemplo 14

Agentes de espolvoreo:

Para preparar: a) un agente de espolvoreo
20 al 5 %y b) un agente de espolvoreo al 2 % se¢ emplean

las materias siguientes:

a) 5 partes de materia activa y

95 partes de talco;

b) 2 partes de materia activa,

ro
N

1 parte de acido silicico ultradisperso y

97 partes de talco.
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Se mezclan y muelen las materias activas
con las materias de vehiculo y en esta forma pueden

a@spolvorearse para el uso.

Ejemplo 15
Granulado:

Para preparar un granulado al 5 % se usan

las materias siguientes:

5 partes de materia activa,

0,25 partes de epiclorohidrina,

0,25 partes de &ter cetilpoliglicdlico,
3,50 partes de polietilenglicolry

9l partes de caolin (de tamafic granular

0,3 a 0,8 mm).

Se mezcla la substancia activa con la
epiclorohidrina y se disuelve con 6 partes de acetona;
luego se afiaden el polietilenglicol y el &ter cetil-
poliglicdlico. La solucidn asi obtenida se rocia sobre
el caolin y a continuacidén se evapora en vacio la ace-
tona. Tal microgranulado se emplea con ventaja para

combatir los hongos del suelo.

Ejemplo 16

Polvos para aspersiones:

Para preparar: a) un polvo para aspersio-
nes al 70 %, b) un polvo para aspersiones al 40 %,
c) y d) polvos éara aspérsiones al 25 2 ¥y e) un polvo
para aspersiones al 10 %, se usan los ingredientes si-

guientes:



a)
b)
10,
c)
15,
20,
d)
25

70

10
12

54

25
1,9
1,5

19,5

19,5
28,1

25

1,7

partes
partes

partes

partes

partes
partes
partes

parte

partes

partes
partes

partes

partes

partes
partes

partes

partes

partes

partes

29—

de materia activa,

de dibutilnaftilsulfonato gbédico,
de condensado 3:2:1 de &cidos
naftalinsulfdénicos, &cidos
fenolsulfdnicos y formaldehido,
de caolin y

de creta de Champagne;

de materia activa,

de Acido ligninsulfdnico, sal
sbdica,

de &cido dibutilnaftalinsulfénico,
sal sbédica, y

de acido silicico;

de materia activa,

de ligninsulfonato célcico,

de mezcla 1l:1 de creta de Cham-
pagne e hidroxietilcelulosa,

de dibutilnaftalinsulfonato
sédico,
de &cido silicico,

de creta de Champaane v

de caolin;

de materia activa,

de isooctilfenoxi-polioxietilen~
etanol,

de mezcla 1l:1 de creta de Champagne

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

16,5 partes  de kieselgur y

46 partes de caolin;
e) 10 partes de materia activa,
3 partes de mezcla de las sales sbdicas

de sulfatos saturados de alcohol
graso,

5 partes de conden;ado de &cido naftalin-
sulfbnico y fofmaldehido y

82 partes de caolin.

Se mezclan Intimamente las materias activas
con las materias suvlementarias en mezcladoras adecua-
das y se muele en molinos correspondientes y con los
rodillos pertinentes. Se obéienen polvos para aspersio-
hes de excelente humectabilidad v cernibilidad, los
cuales se pueden diluir con agua para formar suspen-
siones de cualquier concentracidén que se desee y son

utilizables especialmente péra la aplicacién a las

hojas.

Ejemplo 17

Concentrado emulgible:

Para preparar un concentrado al 25 %, emul-

gible, se emplean las materias siguientes:

25 partes de materia activa,
2,5 partes de aceite vegetal epoxidado,
10 partes de una mezcla de sulfonato de alquil-

arilo y éter poliglicdlico de alcohol graso,

5 partes de dimetilformamida y
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57,5 partes de xileno.

De tales concentrados pueden prepararse
por dilucién con agua emulsiones de cualquier concen-
tracidén que se desee, las cuales son especialmente

apropiadas para la aplicacién a las hojas.

Para ensanchar el espectro de accién de
tales agentes, los compuestos de la £6rmula I pueden
utilizarse junto con otros pesticidas apropiados o
materias activas que favorezcan la vegetacidn.

NoTaA

4 Degerito el objeto del pregente invento, se
declaran nuevas y de propis invencidn las siguientes

reivindicacioness

1. Procedimiento para la preparacién de com=

puestos derivedos de fenil-gmino-metil=—2-imidazolina,
de la férmule general

(1)

R, significa hidrégeno o alquilo con 1 a 10
&tomos de: carbono,
R gignifioca hidrégeno, slquilo con 1 g 10

© 4tomos de carbono o fenllo, eventuglmente
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15%

20.
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R 454150
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2

substitufdo por alquilo con 1 a 5 Stomos.
de carbono, slecoxilo con 1 a 5 Ztomos de
cgrbono, 'tioalquilo con 1L g 5 dtomos de
carbono, hidroxilo, haldgeno, nitro, ciano
o el grupo trifluorometflico, y
Ry R4 v R5 significan, independlentemente uno de
otro, hidnfgeno, alquilo con 1 g 5 4tomos de
carbono, alcoxilo con 1 g § dtomos de carbono,
plquiltio con 1 & 5 Atomos de carbono, hidro-
xilo, haldgeno, nitro, ciano o el grupo tri-
fluoromet{lico ’
0 blen
Ry ¥ R4, gitugdos en posicidn vecina, congtituyen
juntos el radicsl lj4-butadienilico,
mnientras que
R5 tiene uno de los si.gnificadOs que se han
indicado,
y de las sales de adicién de dcido de los mismos, que
constituyen ls materia activa: en.lg composicién de agen-
tes antiparas;ttarios,' caracterizado por‘ hacerse regc-

cloner un compuesto de le fémmule
Rg
_m..ng

Ry

Ry

con un compuesto de la férmula
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25
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Ny
c1-0H2-< . HC
N

donde
Rl hagta R5 tienen los significedos expuestos
en lg férmula I,
a temperaturas de 402 5 1802C, en presgencia de digol-

vente gnhidro 0 gin disolventes

2+ Procedimiento segin la reivindicacidn 1,
caracterizado porque en ung verignte de su realize~
cifn la reaccidn se conduce entre un compuesto de la

féruuls

con-un compuesto de lg férmula

M, - G, - G, - M - R,

donde
Ry haste Ry tinenen los significados que se
- indican en lg férmula I de la reivindioa-
cidn Lo
en deido toluensulfénico, a temperaturas de 4C¢ a 1802
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C y en presencia de disolvente erhidro ¢ sin disolvente,

3¢ Procedimiento para lg preparacidn de

compuestos derivedos de fenil~aming-metil-2-imidazo-
lings

Segin se deseribe y reivindica en la pre-
sente memoria descriptiva que congsta de 34 hojas fo-

ligdas y escritgs g méquina por una sola cara.

Nadrid, & 15 Noviembre 1977

P'e :'

JAME ISERN
P P '

doz JOSE F. NIEND
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