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Esta invencién se refiere a compuestos nuevos y a su pro-
duccién, y a los métodos y composiciones para combatir plagas
y para regular el crecimiento de una planta. '

Por consiguiente, la invencidn provee un mé&todo para
combatir las plagas en un lugar infestado o propenso a ser

- * infestado por gstas o para regular el cremimiento de una planta

en el lugar en el cual la planta estd creciendo © ha de crecer;
método que comprende la apliqacién en el lugar, de una cantidad
combatiente de plaga o reguladora del crecimiento de la planta,
de un compuesto que es una sulfonanilida de férmulai

so., rl

PR

' : - W e

O la sal»de la mlima,uen donde }

— R1 représenta alqu1lo, alquilo substituido, cicloalquilo,
,aralqullo,‘aralqullo substituido, arilo, arilo substituido, un
gripo heterocfclico, un grupo heterociclico substituido, o un

—N:;ﬁ% en donde R’ Yy RS

grupo-de E£6rmula son iguales o di-
ferentes y cada una representa un Stomo de hidrdgeno, alquilo,
aquilo substituido, aralguilo, aralquilo-substituido, arilo
o arilo substituido;

R representa alquileno o alquenlleno, 0

A representa -CO0H; -CSSH; —CEGR9 —CENRlORll —C o-N=CT

-CN, © —COR12 o un derivado carbonilo o compuesto de adicidn

27
\R9'

del mismo; en donde E y G son iguales o diferentes y cada una
representa un stomo de oxigeno o de azufre; R9 representa alqullo
alquilo subst1tu1do,l%ralqgilo, aralquilo substituido, arilo o
arilo substituido; R Y R son iguales o diferentes y cada una

representa un grupo segfln se ha définiﬁo para R7; o Rlo y Rll'

pooR
QUALITY.
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conjuntamente con el &tomo de nitrSgeno al cual estin ligadas
forman un grupo heterciclico o un grupo heterociclico substit-
uido; o R10 representa un &tomo de hidrbgeno mientras Rll rep-
resenta un grupo de férmula —N-C"Rg o -N"R13 en donde
R13 representa un &tomo de hidrdgeno o -COOR%; y R 12 representa
un &tomo de hidrdgeno, alguilo, alquilo substituido,
cicloalgquilo, aralquilo, aralguilo substituido, arilo arilo
substituido, un grupo heterociclico ligado via un &tomo de.
carbono en el grupo o tal grupo heterociclico substituido,:o
R-A representa un grupo de f6rmula T

/ (Cﬂz)\
C

rY

\,

o ———

I
N

B

en donde R14 representa un &tomo de hidr8geno, alquilo o arilo, - e

15 representa un ) !

B representa un dtomo de oxigeno o —&R15 : R
dtomo de hidrdgeno o alquilo, y n representa 0,1 8 2; y

R2, R3, R4, R5 y R6 son iguales o diferentes y cada una

‘representa un &tomo de hidrbgeno; alquilo, alguilo substituido;
hidroxi; alcoxi; ~SCN; nitro; halbSgeno; amino; amino substituido;
mercapto; un grupo de fdrmula —SR16 SOR16,SOZRlG © -0S0,R r16

en donde R16 representa alquilo, arilo o aralquilo; -SOzNR7R8

o coorl?;

con la condicidn de que R2, R3; R4, Rs'y R6 no representa cada
una un tomo de hidrbgeno cuando R representa alquiléno, Rl
representa fenilo o fenilo substituido, y A representa COOH o
coor’ en donde Rg representa alquilo,
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La invencibn provee también una composicidn pesticida o
--reguladora del crecimiento de la planta que incluye el compuesto,
especialmente una composicidn tal, que comprende el compuesto
conjuntamente con por lo menos un material seleccionado
de portadores, agentes de superficie activos, otros pesticidas
 otros reguladores del crecimiento de la planta, antidotosry
fertilizantes. 7 ,
Casi todos los compuestos son nuevos, y la invencién provee
éstos per se. B
La invencidn provee el compuesto segfin se ha definido antes,
excepto que la condicién es substituida por la condicidn de que
R2, R3, R4,y R° '
cuando*RG_representa un dtomo de hidrxSgeno, metoxicarbonilo o

~ etoxicarbonilométilo, R alquileno, g

no representa cada una un &tomo-de hidrdgeno,

representa fenilo o
"fenilo substituido, y A representa benzoilo, COOH o COCR9 en
donde R’ representa alquilo. )

‘ La invencidn tambi&n provee un proceso para la preparacidn

_de compuestos nuevos, proceso que comprende:

.{(a) reaccidn de una sulfonamida de £drmula:

v . .
- N-H
RS 4[\—4%2 .
5 l 3 II
R R :
R4

o su sal, con un derivado halo de fdrmula X-R-A, en donde X

representa un dtomo de halSgeno y A,R,Rl, Rz, R3, R4, R5 ¥ R6

son seglin se han definido antes en este trabajo;
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(b) acilacidn de un derivado arilaminé de férmula:

” 1

o -1 sal, con un agente acilante de férmula RlSO 2 o (RlSO ) O

-+ Jonde Z representa un atomo de hallgeno y A, R, R ' Rz,

'{J R4, R5 y R6 son como se han definido antes;

3 en~donde A representa -COOH, hidrolizando.una sulfonanilida
- f6érmula I o su sal en la cual A representa -COORg, COI\.RlORll

7
g O~N= C”gg ¢ -CN en donde R7 R9, g0 y r' son segfin se han

definido antes;

(d) en donde A representa —COOR9, esterificando una sulfonanilida

de f6rmula I o su sal en la cual A representa -COOH, con un alcohol
de fdrmula R90H;

(e} en donde A representa -CEGRg, reaccionando un acil haluro
de fbrmula

l v

IRV

JRRTU-SE R
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con un alcochol o mercaptano de fdrmula R9GH en donde Y representa
un dtomo de halSgeno y E, G, R, Rl, RZ, R3,'R4, R5 v R6 son
suglin se han definido antes; ' '

(f) en donde A representa CONRlORll, reaccionando el acil

haluro de f&rmula 1V en donde E representa un &tomo de oxigeno,
con un derivado amino de férmula HNRICRML en donde R'C Y r1L

r

son segfin se han definido antes;

(g) -en donde A representa 8 ~0-N= G(Eg ¢ Yeacciocnando el acil
haluro de f&rmula IV en donde E representa un étomo de oxigeno,
con un derivado de hidroxilamina de f&rmula HON=C 9.en donde
R7 y R? son segfin se han definido antes; .

(h) en donde A representa ~COR!2 o un derivado. carbonilo o su
compuesto de adicibn, descarboxilando un &cido carboxilico de
f6rmula

1
SOZR

F—R—g_}) (CO0H)

6

I T
R—-\\\fjjy.__

12

en donde DHz'representa R
(i) en donde A representa un derivado carbonilo de -CORlZ,
reaccionando el compuesto corfespondiente en el cual A representa
' —CORlz, con un material de férmula HMH para eliminar una

mol&cula de agua entre ellos;

(j) en donde A representa

O alquilo
T e

R12

C
0O alquilo
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reaccxonando el compuesto correspondiente en el cual A representa

—CORlz, con un ortoformato de f6rmula CH(O alquilo)3,

(k) en donde A representa un’ox1mo carbamato de —8-
reaccionando la oxima correspondlente con un 15001anato, O un
cloruro de carbamilo, o con fosgeno y luego una amina;

(1} en donde A representa un compuesto de adicifbn de -g Rl2
reaccionando el compuesto correspondiente en el cual A representa
-CORlZ, con el compuesto con el cual es necesario para lograr

el compuesto de adicién; § i

(m) producir una sal de la sulfonapilida, salificando la |
sulfonanilida; o N q
(n) producir la sulfonanilida, desﬁlificando una sal de la’
!
b
Algunos de los 1ntermedlos Ien la produccién de los
compuestos expuestos son nuevos, Y, 1a invencidn proveesestos per se:

sulfonanilida:

La invencién provee: ; i i ;
27,6 -dimetil-l-propancsulfonanilida : ‘
2°,6” -dicloro-metanosulfonanilida,
2”-cloro-6"-metil-metanosulfonanilida,

27,6 ~dimetil-l-butanosulfonanilida

27,6 -dimetil-etanosulfonanilida,
2°~etil-metanosulfonanilida, ;

37,47 -diclero-2-tiofenosulfonanilida,

3” -cloro-4~”-fluoro-metanosulfonanilida,

3” -cloro-4°- metil-metanosulfonanilida,

27 —metanosulfoniloxi—meﬁanos@lfonanilida,

276° -diisopropil-metanosulfonanilida,

2” -metanosulfoniloxi- 5‘-nitro—metanosulfonanilidg
2767 ~dimetil- dimetilamlnosulfonanilida

27 =cloro-6"-metil-dimetilaminosulfonanilida,
27-3’—dicloro-metanosulfonaniléda,

37 ,4"-dimetil-metanosulfonanilida,
2;6‘édimetil—z-propanosulfonaiilida,
3‘,4’-dicloro-etoxicarbcnilmetFnosulfonanilida, .
37,5%-dicloro-metanosulfonanilida, .
27,6"=dimetil=4-morfolinosulfonanilida '
3”,4°=dicloro-4-morfolinosulfonanilida

i
0 una sal de cualquiera de &stps.
l x

i
1

i i §
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La invenci6n también provee un proceso para la preparacidn
de intermedios nuevos que son sulfonamidas de fé6rmula II o
sus sales, proceso que comprende la ac11ac16n de una anlllna de
£f6rmula

VI

© su sal, con un agente acilante de £6rmula RlSO Z o (R 502 0.

La sulfonanlllda de férmula I puede formar sales. Cuando
Rz, R3, R4 Rs, o} R6 representan -COOH, o A representa -COQCH o
-CSS8H, puede formarse una sal con una base, como hidréxido de
sodio. Tales sales incluyen meta;, especialmente metal &cali,
principalmente sales de sodio o p&tasio y sales de aminas, &sto
es, sales de metilamina o etqnolamlna. Estas sales pueden
formarse partiendo de la forma no :salificada (esto es, la forma
no salificada puede ser sallﬁlcada) de la manera convencional
para otras sales, y pueden convertirse a la forma no salificada
(esto es, desalificada) en la manetra convencional para otras sales.
Por tanto, puede formarse una’ sal mediante la reaccidn de la
forma no sallflcada con una base, &sto es, hidrdxido de sodio,
¥y una sal con una base puede convertirse a la forma ng salificada
mediante la reaccidn con un &cido, esto es, dcido clorhidrico.

Las sulfonamidas de f&rmula II pueden formar sales. Las
sales pueden formarse partiendo de.la forma no-salificada en
la manera convencional para otras sales, Y pueden convertirse a
la forma no salificada en la maner§ convencional para otras sales,
Por tanto, las sales pueden formarse mediante reaccibén de la
forma no salificada con una base fuerte, Y pueden convertirse a la
forma no salificada mediante la reacci®n con un dcido, esto es,
Gcido clorhidrico. Las sales incluyen, por ejemplo, sales de

potasio. R

P e e e
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Cuanho R12 en —8—R12 representa un &atomo de hidr geno, las
sulfonanilidas actuales son aldehidos; -cuando R12 en —@-Rlz
representa un &tamo que no es hidrbdgeno, las sulfonanilidas
actuales son cetonas. En ambos casos, se forman derivados
carbonilo. Puede considerarse que los derivados han sido
derivados del grupo carbonilo de A mediante reaccifn con
eliminacién de una molé&cula de agua. Los derivados incluyen:

'OCH3

Cetales, en donde A representa
« por ejemplo

d

0 «——-CH
| 0-—--—--CH2
CH, )

tiocetales, en donde A representa
por ejemplo

SCH3

Oy
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oximas, en donde A representa .
: por ejemplo -~ Ce—-CH

NOH

&steres de oximas, en donde A representa
por ejemplo —C

CH3

OCOCH,

8steres de oximas, 'en donde A representa
por ejemplo _iC____.CH3

\J v
I\OCH3 .

carbamatos de oximas, en donde A representa 7
- ' " por ejemplo —C-t-Bu

N-O-GNHCH,
0

‘hidrazonas, en donde A representa
por ejemplo —-C CH

[

NNH2

hidrazonas substituidas, como las metilhidrazonas, en donde
A representa por ejemplo, a
__.C————-CH3

NNHCH3
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fenilhidrazonas, en donde A representa
’ por ejemplo —¢ ——CH,

NNHPh

semicarbazonas, en donde A representa
por ejemplo, __C.__.CH3

ENHCSNH2

'Los derivados carbonilo son reconocidos por si mismos,

Los compuestos de adicidn incluyen aquellos con idn cianuro,
idén bisulfito o amonia. Los iones pueden ser, por ejemplc; iones
de amonio, sodio o potasio, Los compuestos de adicidn de
aldehidos y cetonas son reconocidos por si mismos.

Estos compuestos mencionados son preparados preferentemente
haciendo reaccionar la sulfonamida de f&rmula II o su sal con
los derivados halo de fbrmula X~R-A. X representa un dtomo de
halSgeno (esto es, flGor, cloro, bromo o yodo), preferiblemente
un &tomo de cloxro o bromo., La reaccidn se conduce usualmente
en presencia de un aceptador de dcido, por ejemplo, carbonato’
de potasio.

Los compuestos pueden ser preparados por acilacidn del
derivado arilamino de fdrmula JIT o su sal con un agente acilante

de f6rmula (Rlsoz)zo o preferentemente Rl

SOZZ. Z usualmente
representa un &tomo de cloro.

Los compuestos en los cuales A representa -COOH pueden
prepararse hidrolizando el compuesto en el cual A representa
~coor? ,-conrlOr}, -Feo-n=c ﬁg 8 -CN. La hidr6lisis es
usualmente conducida en presencia de &cido (por ejemplo, &cido
sulffirico) o base (por ejemplo, hidrdxido de sodio).

Los compuestos en los cuales A representa -coor? pueden
prepararse esterificando el compuesto en el cual A representa
—-COOH. La esterificacidbn es usualmente conducida en presencia de

&cido (por ejemple, &cido sulffrico).
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_ Los compuestos en los cuales A repreéenta —CEGR9 pueden

. .prepararse acilando el alcohol o mercaptano de f&rmula R7GH con
el dcil haluro de f£6rmula IV. Y en la f6rmula IV representa un
haldgeno, usualmente un &tomo de cloro..

Los compuestos en los cuales A representa —CONRlORll pueden
prepararse acilando el derivado amino de f&rmula HNRlORll con el
acil haluro de f£6rmula IV en donde E representa un &tomo de
oxIgeno. , Otra vez, Y'representa usualmente un Stomo de cloro.

Los compuestos en los cuales A representa ~cort? nueden
prepqraise descarboxilando un &cido carboxilico de f6rmula V. La

descarboxilacidn puede obtenerse mediante calentamiento, por-

[ A

ejemplo. El &cido carboxilico se prepara preferentemente igrsitu
por ejemplo-ﬁédiante hidr6lisis de su &ster, su etil é&ster.

Los compuestos en los cuales A representa un derivado

} : 12 R R
i carbonilo de -COR pueden prepararse haciendo reaccionar el

- compuesto correspondiente en el cual A representa —CORlz, con
un material de f6rmula HMH para eliminar una molé&cula de agua
entre ellos. Por ejemplo, un compuesto en el cual A representa
-COCH3,puede hacerse reaccionar con etiléna glicol en presénciar
de 8cido para formar el compuesto correspondiente en el'cual A
representa

[P R VORIV

. o | 0 CH
: , 2.
. ' . __cii:: , l .
| l 0— CH,
CH

3

El cqmpuesto en el cual A represeqta Oalguilo

-
N

12

Oalquilo

n —)

puede prepararse haciendo reaccionar el compuesto correspondiente

en el cual A representa —CORlz, con un ortoformato de f£6rmula
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CH(Oalguilo)y usualmente en presencia de, por ejemplo, un
éciéo'tal'como 8cido 4-toluenosulfdnico o &cido clorhidrico,
o] clorﬁro de amonio o cloruro fé&rrico. '

La sulfonamida de fdrmula II o su sal puede prepararse
acilando una anilina de f£6rmula VI o su sal con el agente
acilante de férmula (Rlsoz)zo d preferentemente Rlsozz.

Otra vez, Z representa usualmente un &tomoc de cloro.

El acil haluro de f&rmula IV puede prepararse haciendo
reaccionar una sulfonanilida de f&rmula I en la cual A representa
-COOH o ~CSSH o su sal, con tionil haluro, fosforil haluro,
pentahaluro de f&sforo a oxalil haluro, especialmente los
clozuros y principalmente tionil cloruro.

Estos procesos expuestos son conducidos usualmente en
presencia de un disolvente y usualmente se llevan a efectc a
0 - 200, esto es, 0 - 150°C, El disolvente puede ser por ejemplo
agua ¢ un &ter, cetona, hidrocarburo, amida o alcohol., La
presidn debe de ser por ejemplo 0,5 a 10 atmdsferas, conveniente-
mente presidn ambiental.

Cualquier grupo alquilo substituido en los compuestos
tratados tiene como substituyente (s) preferentementa uno o
mA:s de hal6geno, alcoxi, furilo, phtalimido , -S5CN, amino
substituido (&sto es, amﬁho mono- o di-substituido por alquiléd
o acilo), alcoxicarbonilo, Carboxi, -B-NRloRll, benzoiioxi,
alcanoiloxi, alquilsulfoniloxi, nitrilo g hidroxi. En el caso
de R2, R3, R4, R5, y Rs, el tal grupo alquilo substituido por
preferencia es ~CF3.

Cualqguier grupo acilo es preferentemente alcanoilo.

Cualguier grupo arilo substituido es preferentemente arilo
substituido por uno o mis de halBgeno, alquilo alcoxi, alquil-

sulfoniloxi, nitro —-SCN y trifluorometilo.
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Cualquier grupo aralquilo substituido es preferentemente
subétituido en el nficleo arilo. E1 substituyente (s) es'
preferentemente seleccionado de halb6geno, alguilo, alcoxi,nitro,
-SCN, alquilsulfoniloxi y trifluoremetilo. '

Cuando cualquiera de los simbolos mencionados representa
un.grupo éubstituido 0 insubstituido, Este es preferentemente
insubstituido. Cuando &ste &sta substituido por m&s de un
substituyente, los substituyentes son usualmente iguales, esto
es, todos cloro o todos metilo. »

Cualquief grupo alquilo involucrado en los simbolos
mencionados es preferen%emente de 1-15, esto es, 1-8, esﬁecial-
mente 1-6 &tomos de carbono, por ejemplo metilo, etilo, propilo,
isopropilo, butilo o hexilo. Cualquier grupo cicloalguilo es ‘
preferentemente de 3-7 &tomos de carbono, especialmente ciclo-
hexilo o ciclopentilo. Cualquier grupo arilo es preferentemente
fenilo. Cualquier grupo aralquilo es preferentemente ferilalguile,
esto és, de 7-10 dtomos de carbono, especialmente bencilo.
Cualquier hailbgeno es preferentemente flGor, cloré © brono,
especialmente cloro. Cualquief alcoxi es preferentemente de
1-6 dtomos de carbono, esto es, metoxi. Cualquier grupo
alcanoilo es preferentemente de 2~7 Stomos de carbono. EI1
grupo alquileno’ o alquenileno que R representa puede ser de
cadena recta o ramificada. Usualmente contiene 1-6, preferente-
mente 1-3, &tomos de carbono. Especialemente de preferencia
es R representando metileno cuando A representa -COR12 O un
derivado .carbonilo o su combuesto,de adicién; cuando A
representa otros valores, es especialmente de preferencia el
que R represente _CE{lS donde R}8 representa alquilo de 1-5,
preferentemente 1-2 &tcomos de carbono.

El grupo heterociclico o heterociclico
substituido que rl puede representar puede estar ligado vié un
dtomo de carbono ¢ hetero en anillo. Cualguier grupo heterociclico
involucrado en los simbolos mencionados es usualmente un anillo
hetero sencillo que contiene de 3 a 7 Stomos en anillo de los

cuales 1-3, esto es, 1 § 2, son &tomos hetero, siendo cada 3tomo
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hetero, nitr&geno, azufre u o#Igené y al susodicho anillo
hetero puede estar fundido opéiona}mente un anillo de benceno.
El grupo heterociclico puede ser, por ejemplo, furilo, tienilo,
piperidilo, pirrolilo, piperacinilo,
morfolinilo o benzofuranilo. Cualguier substituyente en un
grupo heterociclico puede ser; por ejemplo, alquilo, ééto'es,,
metilo, oxo, nitro o haldgeno, por;ejémplo, cloro. % .

Preferentemente el grupé hetgrociclico que -NRlORll puede
sentar es un anillo hetero sencillq que contiene 5-7, &sto e¢s,
5 6 6 dtomos en anillo de los: cuales ademds del Atomo de '
nitrdgeno puede haber 1 § 2 éqomosihetero adicionales,, siendo
cado &tomo hetero, oxiIgeno azufre Q nitrSgeno y al susodichc
anillo hetero puede estar fundldo opcionalmente un anillo de
benceno. El grupo heterociclico eg preferentemente piperacino,
pirrolidino, piperidino o morfolina. Cualquier substituyente
puede ser, por ejemplo, alquilo, esto es, metilo, oxo,‘nitro ]
halbgeno, por ejemplo, clore. b ,

Por consiguiente, en una formacién de preferenciga,

rl representa alquilo de 1-15 &tomos de carbono; alquilo
de 1-15 dtomos substitufdospor uno o mds de haldgeno, alcoxi
de 1-6 ftomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2-7 &tomos de'i
carbono, carboxi, —8NR10R11, Rhtalﬁmido, -SCN, benzoiloxi, -
alcanoiloxi de 2-7 &tomos de darboﬂo, alquilsulfoniloxi de 1-6
dtomos dé carbono, furilo, nluriloh hidroxi, amino y amino mono
- 0 di-substituido por grupos sdlecc1onados de alquilo de 1-15
dtomos de carbono y alcanoilo de 2-7 dtomos de carbono; ciclo-
alquilo de 3-7 &tomos de carbono; fenilalquilo de 7-10,&tomos

de carbono substituido en el nlicleo fenilo por unc més. de

.haldgeno, alquilo de 1-6 &tomos de carbono,nitro - SCN, alquil-

sufoniloxi de 1-6 &tomos de carbono y trifluormetilo; fenilo;
fenilo substituido por unc o m&s de halSgeno, alguilo de 1-6
dtomos de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, alquil-.

sulfoniloxi de 1-6 &tomos de carbono, nitro -SCN y trifluoremetilo;

un grupo heterociclico que es un anillo hetero sencillo que.
contiene de 3 a 7 &tomos en anillo ﬁe los cuales 1-3 son &tomos

‘
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“hetero, siendo cada &tomo heterc, nitrSgeno, azufre u oxigeno

y al susodicho anillo hetero puede estar fundido opcionalemente
un anillo de benceno; un grupo heterociclico substituido por

uno mds de alguilo de 1-6 &tomos de carbono 0X0, nitro y
haldgeno; o un grupo de f6rmula —N<:§8 en donde R’ y R son -
iguales o diferentes y cada una representa un &tomo de hidr&geno;
alguilo de 1-15 &tomos de carbono substituido por unc o mis

de halbgeno, alcoxi de 1-6 dtomos de carbono, carboxi, BNRloRll,
ohtalimido, -SCN, berzoiioxi, alcanoiloxi de 2-7 &tomos de
carbono,' aiquilsulfoniloxi de 1-6 dtomps de carbono, furilo,
nitrilo, hidroxi, dmino y aminc mono- o di-substituido por grupos
seleccionados de alquilo de 1-15 Stomos de carbono y alcaroilc de
2-7 &tomos de carbono, alcoki de 1-6 dtomos de carbono, nitro .
-SCN, alguilsulfoniloxi de 1-6 &tomos de carbono yrtrifluofo—
metilo; fenilo; o fenilo substituido por uno o m&s de halbgeno,
alquilo de 1-~6 &tomos de carbono, alcoxi de 1-6 &Stomos de

carbono, alquilsulfoniloxi de 1-6 &tomos de carbono, nitro,

- =SCN y trifluoremetilo;

R representa alquileno o algquenileno de 1-6 &tomos de
carbono;

: , g7
R representa —COOH; -CSSH; -CEGRY; CENR1ORML; —80—N=c<;§9 ;

12 '

-CN; o ~=COR o un derivado carbonilo o su compuesto de

adicidn; en donde E y G son iguales o diferentes y cada una

representa un &tomo de oxIgeno o azufre,'R9

representa alquilo
de 1-15 &tomos de carbono; alquilo de 1-15 &tomos de carbono

substiuido por unc o mads de haldgeno, alcoxi de 1-6 &tomos de

carbono, alcoxicarbonilo de 2-7 &atomos de carbono, carboxi —8NR10R1:

phtalimido, -SCN, benzoiloxi, alcanoiloxi de 2-7 &tomos de
carbono, alquilsulfoniloxi de 1-6 dtomos de carbono, furilo,
nitrilo, hidroxi, amino y amino mono- o di-substituido por grupos

seleccionados de alguilo de 1-15 &tomos de carbono; fenilalquilo

~de 7-10 atomos de carbono substituido en el grupo fenilo por

uno o mds de hal8geno, alquilo de 1-6 &tomos de carbono,
alcoxi de 1-6 atomos de carbono, nitro, ~-SCN, alquilsulfoniloxi

de 1-6 &tomos de carbono, y trifluormetilo; fenilo; o fenilo



POOR

QUALITY

- -y

C o
! - 16/8/279 -
Lo a

substituido por uno o més de haldgeno,alquilo de 1-6 &tomos
de carbono, alcoxi de l-6 &tcmos de carbono, alquilsulfoniloxi-
de 1-6 dtomos de carbono, nitro, -SCN y trifluorometilo;

10 y Rll son iguales o diferentes y cada una represanta un

grupo segfin se ha definido hace un momento para R7~ o Rlofy Rll
conjuntamente con el &tomo aé nltrégeno al cual estén 1iquas,
forman un grupo heterociclico que‘es un anillo hetero senqillo
que contiene 5-7 &tomes en agillo'de los cuales ademas del

Zr 1- f stomos hetero adicionales,

azufre o nitrégeno y 2l

itomo de nitrbgeno puede hab
siendo cada &tomo hetero, oxigeno
susodicho anillo hetero puedé estdr fundido opcionalmente

un anillo de benceno; o tal érupo ‘heterocfclico substituido
por unc o mis de alquilo’de l 6 atomos de carbono, oxo, nitro
halbgeno; R0 representa un &tomo de hidrogeno mientras
Rll representa un grupo de f@rmula —N~C::RgohPR§3 en donde R
representa un &tomo de hidrégeno o -COOR™ , y r12 rePresnnta

un &tomo de hidrdgeno, alguilo de!1-{5 dtomos de carbbno, alquilo

de 1-15 &tomos de carbono substltuldo por uno o mis de haléaeno,
alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, 4lcoxicarbonilo de 2-7 &dtomos

de carbono, carboxi, QNRloRJEl phtalimido, SCN, benzoiloxi,
alcanoiloxi de 2-7 &tomos degcarbqno, algquilsulfoniloxi de 1-6

dtomos de carbono, furilo, nitrilé, hidroxi, amino y amino mono-

o di-substituido por grupos %elecdionados de alquilo de 1-15

&tomos de carbono y alcanocilo de 2-7 &tomos de carbono;

cicloalquilo de 3-7 &tomos dé carﬁono; fenilalquilo de 7-10 &tomos

de carbono; fenilalquilo de 7-10 &tomos de carbono substituido

en el nficleo fenilo por uno d mis de halSgeno, alquilo de 1-6

Stomos de carbono- alcoxi de 1-6 Stomos de carbono, nitro, -SCN,
alquilsulfoniloxi de 1-6 &tomos de carbono y trifluormetilp; fenilo;
fenilo substituido por uno o més de halbgeno, alquilo de 1-6

dtomos de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, alquilsulfoniloxi

13

de 1-6 atcmos de carbono, nitro, =SCN y trifluorometilo; un

grupo heterocfclico ligado via un ;§tomo de carbono en el grupo, '

grupo que es un anillo heterg sen%illo que contiene de 3 a 7

dtomos en anillo de los cualés 1-3 son &tomos hetero,;siendo cada
i i (

i 1

i .

e v

—————— -
————
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dtomo hetero, nitr&geno, azufre u oxfgeno, y-al.susodicho anillo
hetero puede estar fundido opcionalmente un anillo de benceno;

o ral grupo heterocficlico substituido por uno o mis de alquilo
J 1-6 Stomos de carbono, oxo, nitro y haldgeng; o

R-A representa un grupo de f8rmula

) o V(ann R14
R | . CH-///// $\\\‘c//
N
b

e 1D

—

en donde r14 representa un dtomo de hidrdgeno, alquilo de 1-6
dtomos de carbono o fenilo, B representa un itomo de oxigeno
o —ﬁRls, R15 representa un &tomo de hidrdgeno o alquilo de
1-6. dtomos de carbono, 7 n representa 0,1 6 2;

Rz, R3, R4, RS, y RG son iguales o diferentes y cada una

representa un dtomo de hidrdgeno; alquilo de 1-15 Stomos de
carbono; alquilo de 1-15 &tomos de carbono substituido por uno

o mds de haldgeno, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, alcoxicarbon-
ilo de 2-7 &tomos de carbono, carboxi, —8NR10R11, phtalimido, -SCN,
banzoiloxi, alcanoiloxi de 2-7 &tomos de carbono, alquilsulfoniloxi
de 1-6 dtomos de carbono, furile, nitrilo, hidroxi, amino y

amine mono- o di-substituido por grupos seleccionados de alguilo
~de 1-15 &tomos de carbono y alcanoilo de 2-7 &tomos de carbono;
hidroxi; alcoxi de 1-6 &tomos de'carbbno; —-SCN; nitro; mercapto;

un &tomo de haldgeno; amino, amino mono- o di-substituido por
grupos seleccionados de alquilo de 1-15 &tomos de carbono Yy

alcanroilo de 2-7 &tomos de carbono, un grupo de f£&rmula —SRlG,
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_SORlG, -SOZR16 g —OSOZR16 4en donde R16 representa alquilo

de 1-6 stomos de carbono, fenilo o fenilalquilo de 7-10 &tomos

de carbono; —SOZNR7R8 en donde R7 y R8 son segfin se han

definido antes; & —COOR12 en donde Rlz es seglin se ha definido
antes,

+ Ry R no representa

con la condicién de que r%,R3, R
cada una un &dtomo de hidrdgeno cuando R representa alquileno
de 1-6 &tomos de carbono, Rt representa fenilo o fenilo
substituido por uno o m&s de halbgeno, alquilo de 1-6 &tomus de
carbono, alcoxi de 1-6 5tomoé de carbono, alquilsulfonileoxi de
1-6 Atomos de carbono, nitro, -SCN y trifluorometilo, y A
representa COOH o COOR9 en donde 39 representa alquilo de 1-15
Stomos de carbono. En esta éstruéturacién, hay dos situaciones
de preferencia, En una situécién, Rl representa algo diferente de
fenilo o de fenilo substituido. En la otra situacién, 3 6 ¢
ge ®%, &3, rY, R® y R® cada una representa un &tomo de hidrégeno.
En una estructuracidn especial de los compuestos en cuestidn,
Rl representa alquilo, alguilo substituido, ciclealquilo,
aralquilo, aralquilo substjtuido, arilo, arilo substituidc, o
un grupo de fSrmula -N<:§8 en donde R7 Y R8
diferentes y cada una representa un &tomo de hidrdgeno, alquilo,
alquilo substituido, aralquilo, aralquilo substituido, arilo o
arilo substituido;
R representa alquileno;
A representa -cooH, -cssH, CEGR®, -cENr'’r'%, _&_o-N=C g;
d -CN; en donde E y G son iguales o diferentes y cada una

son iguales o

representa un dtomo de oxIgeno o azufre; R9 represenfa alguilo,’
alquilo substituido, aralquilo, aralquilo substituido, arilo

o arilo substituido; R10 Y Rll son iguales o diferentes y cad2
una representa un grupo seglin se ha definide para R7; o RlO Y Rll
conjuntamente con el &tomo de nitrSgeno al cual est&n ligadas,

10 representa un &tomo de

forman un grupo heterociclico; o R
"hidrbgeno mientras R11 representa un grupo de f&érmula -N#C<::9 d
=N 513 en donde R13 representa un &tomo de hidrdgeno J -CooR?

(en donde R? representa etilo especialmente); y
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RZ; R3, R4, Rs-y r® son iguales o diferentes y cada una

represeénta un dtomo de hidrfgeno, alquilo, alquilo substituido,
éicoxi, —SCN; nitro, ﬁercapto, alquilmercapto, amino o un &tomo
de halégené; -
con la condiciSn de que R2, R3, R4, Rs; Yy R6 no representa
un dtomo de hidrdgeno, mientras ambas Rl representan fenilo
o fenilo substituido y A represent -COOH o COOR9 en donde R
representa'alquilo. Preferentemente, en esta estructuracién,

'Rl representa alquilo de 1-15 Stomos de carbono, alquilo
d 1-15 Stomos de carbono substituido por unc o m&s de haiSgeno,
atvoxi de 1-6 dtomos de carbono, aﬁino y amino mono- o di- 7
L.-ustituido por grupos seleccionados de alquilo de 1-15 &tomos
:1n carbono y alcanoilo de 2-7 étoﬁos de carbon; cicloalguilo
de 3-7 dtomos de carbono; fenilalquilo de 7-10 &tomos de carbono;
fenilalgquilo de 7-10 Stomos de carbono substituido en el rfcleo
fenilo por uno o mas -de halégeno, alquilo de 1-6 &tomos de carbono,
alcoxi de 1~6 atcmos de carbono,.nitro y trifluorometilo; Zfenilo;
o fenilo substituido por unc o mis de haldgeno, alquiloc de 1-6
dtomos de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, nitro y-
_-trifluorimetilo; o un grupo de f£6rmula -N<:§g en donde R7 y
723 son iguales o diferentes y cada una representa.un'étomo de-
hidrégeno} alquilo de 1-15 &tomos de carbono; algquilo de 1-15
dtomos de carbono substituido por uno o m&s de haldgeno, alcoxi
de 1-6 dtomos de carbono, amino y amino mono- o di-substituidc
por grupos seleccionados de alguilo de 1-15 &tomos de carbono
y alcanoilo de 2-7 &tomos de carbono; fenilalquilo de 7-10
dtomos de carbono; fenilalquilo de 7-10 Stomos de carbono
substituido en el nficleo fenilo por uno o mds de halbdgeno, alquilo
de 1-6 dtomos de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, alcoxi
de 1-6 atomos de carbono, nitro y trifluorometilo; 7

R representa alquileno de 1-6 étogos de igrgino; 7

A representa =-COOH, ~CSSH, -CEGR’, CENR "R, —8~0-N=C< §9

-

o -CN; en donde E y G son iguales o diferentes'y cada una
representa un &tomo de oxigeno o azufre; r? representa alquilo

de 1-15 &tomos de carbono; alquilo de 1-15 dtomos de carbono
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substituido por uno o més de halégeno,.alcoxi de 1-6 &tomos

de carbono, amino y amino mono- ¢ di-substituido por gtupos
seleccionados de alquilo de 1-15 &tomos de carbono y alcanoilo de
2-7 &tomos de carbono; fenilalquilo de 7-10 &tomos de carbono
substituido en el nficleo fenilo por uno o m&s de halbgeno,

alquilo de 1-6 &tomos de carbono, alcoxi de 1l-6 &tomos de carbono,
nitro y trifluorcmetilo; fenilo; o fenilo substituido por uno

o mis de halfgeno, alquilo de 1-6 stomos de carbono, alcoxi de

1-6 dtomos de carbono, nitro y trifluorometilo; Rlo N4 Rll 20n
iguales o diferentes y cada una representa un grupo ségﬁn se ha

10 y Rll conjuntamente

definido para R’ hace un momento; o R
con el &tomo de nitrdgeno al cual estén ligadas; forman un jyrupo
monocfclico heterociclico que contiene 5 6 6 &tomos en anillo
de los cuales ademds del &tomo hetero, oxfgeno o nitr&geno; o
Rl0 representa un &tomo de hidrSgeno mientras Rll representa’
un grupo de férmula -N=C ('1].1\:9 "8 ~N<§13 en donde RY3
un &tomo de hidr&geno o —COORQ; y

Rz, R3, R5 y R6 son lguales o diferentes y cada una representa
un dtomo de hidrdgeno; algquilo de 1-15 dtomos de carbono; algquilo
de 1-15 &tomos de carbono substituido por uno o mds de halbgeno
alcoxi de 1-6 de carbono, amino y amino mono- o di-substituido
por grupos seleccionados de alquilo de 1-15 dtomos de carbono
y alcanoilo de 2~7 &tomos de carbono; alcoxi de 1l-6 &tomos de

carbono; -SCN ; nitro; mercapto; alquilmercapto de 1-6 &tomos

representa

de carbono; amino o un &tomo de halbgeno;

" Con la condicién de que Rz, R3, R4, R5 y R6 no representa
cada una un &tomo de hidrSgeno mientras ambas Rl representan
fenilo o fenilo substituido por uno o mds de halbgeno, alguilo
de 1-6 &tomos de carbono, alcoxi de 1-6 Ztomos de carbono, nitro
y trifluorometilo, y A representa -COOH o COOR9 en donde R9
representa alguilo de 1-15 &tomos de carbono,

En otro estructuracidn especial,

Rl representa alquilo, alquilo substituido, cicloalquilo,
aralquilo, aralquilo substituido , arilo, arilo substituido, un
grupo heterociclico, un_grupo heterociclico substituido, o un
grupo de fbrmula —N<§8 en donde R’ Y R8 son iguales o diferentes
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y cada una representa un &tomo de hidrégeno, alquilo, aiquilo
substituido, aralgquilo, aralquilo substituido, arilo o arilo
substituido;

R representa alquileno o alquenileno ,

A representa -COR12 o un derivado carbonilo o su compuesto
de adicibn, en donde R12 representa un Ztomo de hidrSgeno,’ '
alquilo, alguilo substituido, cicloalquilo, aralguilo, arilquilo
subséituido, arilo, arilo substituido, un grupo heterociclico

- ligado via un Stomo de carbono en el grupo o tal grupo hetero-

ciclico substituido; vy

R2, R3, R4, R5°y R& son iguales o diferentes y cada una

representa un &tomo de hidrdgeno; alquilo; alquilo substituido;

" alcoxi; -SCN nitro; hal&geno; amino; amino substituido; mercapto;

un grupo de f6rmula -SR16 sorl6 o.‘SOZR16 en donde R® representa

alquilo, arilo o aralquilo; -SOZNR7R8 en donde R7 y R8 son segln

se hdn definide hace un momento; & —COORlz en donde Rl2 es segfln

- se ha definido hace un momento.

En esta estructuracidn, preferentemente,
Rl representa alquilo de 1~15 &dtomos. de carbono; alguilo de
1-15 &tomos de carbono substituido por uno o mids de haldgeno,

alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, amino y amino mono- o di-substit-

nyﬁido por grupos seleccionados de alquilo de 1-15 &tomos de carbono

y alcanoilo de 2-7 &tomos de carbono; cicloalquilo de 3-7 &tomos

-dc-carbono; fenilalguilo de 7-10 &tomos de carbono; fenilalquilo.

‘de 7-10 Stomos de carbono substituido en el nfcleo fenilo por

uno o més de halbgeno, alquilo de 1-6 Ztomos de carbono, alcoxi de
1-6 &tomos de carbono, nitro y trifluormetilo; fenilo; fenilo.
snbhstituido por uno o md8s de halbfgeno, alquilo de 1-6 &tomos de

nirbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, alguilsulfoniloxi de

-
B

1-6 &tomos de carbono, nitro y trifluormetilo; un grupo hetero-
ciclico qué es un anillo hetero sencillo que contiene de 3-7 ’
Gtomos en anillo de los cuales 1 6 2 son &tomos hetero, siendo cada
dtomo hetero, nitrdgeno, azufre u oxIgeno y al susodicho anillo
hetero puede estar opcionalmente fundido un anillec de benceno;
tal grupo hetero&iclico subst;tuido por uno o mis de alquilo de
1-6 &tomos de carbono, nitro y haldgeno; o un grupo de £6rmula
—N<:§§ en donde R7 y R8 son iguales o diferentes y cada una
representa un dtomo de hidrdgeno; alquilo de 1-15 dtomos de
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carbono; alquilo de 1-15 &tomos de carbono substituido

por uno o mds de halSgeno, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono,
amino y aminc mono~ ‘di-substitufdo por grupos seleccionados
de alquilo de 1-15 &tomos de carbono y alcanoilo de 2-7

ftomos de carbono; fenilalquilo de 7-10 itomos de carbono:
fenilalquilo de 7-10 &tomos de carbono substitufdo en eL7 
nficleo fenilo éor uno o mis de halbgeno, alguilo de 1-6 atomos
de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono,nmﬁgQ y tri- | |
fluorometilo; fenilo; o fenilo substitufdo por uno o0 més de
haldgeno, alguilo de 1-b stomos de carbono, alcoxi de 1-6-

Stomos de carbono, alquilstifoniloxi de 1-6 &tcmos de carbono,'~§ff‘

nitro y triflurometilo; . oo,

R representa alquileno o alguenileno de 1-6 &tomos de
carbono; '

A representa —-COR
-, compuesto de adicidn, en donde r'2 representa un dtomo de
1& hidrbgeno, alguilo de 1-15 &tomos de carbono; alquilo de

12 o un derivado carbonilo © 'su

{-1-15 stomos de carbono substitufdo por uno o mds de haibgeno,
alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, amino y amino mono-di- substit-
ufdo por grupos seleccionados de alquilo de 1-15 &tmos de
carbono y alcanoilo de 2-7 &tomos de carbono; cicloalquilo '
de 3-7 &tomos de carbono; fenilalguilo de 7-10 Stomos de
carbono; fenilalquilo de 7-10 &tomos de carbono substituldo
en el nficlec fenilo por uno o m&s de halbgeno, alquilo de

1-6 Atomos de carbono, alcoxi de 1-6 &tomos de carbono, nitro
y trifluorometilo; fenilo; fenilo substituido por uno o

m&s de halbgeno, alquilo de 1-6 &tomos de carbono, alcoxi de
1-6 &tomos de carbono, alguilsufoniloxi de 1-6 &tomos de
carbono, nitro y trifluorometilo; un grupo heterociclice
ligado via un &tomo de carbono en el grupo, érupo que es

un anillo hetero sencillo gue contiene de 3 a 7 &tomos

en anillo do los cuales 1 & 2 son &tomos hetero, siendo- -
cada &tomo hetero, nitrSgeno, azufre u oxigeno, y al susodi-
cho anillo hetero puede estar fundido opcionalmente un anillo
de benceno; o tal grupo heterocficlico substitufido por uno o
m&s de alquilo de 1-7 &tomos de carbono, nitro y halbgeno; y
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RZ, R3, R4, RS, Yy R6, son iguales o diferentes y cada

‘una representa un dtomo de hidr6geno; alquilo de 1-15 atomos

de carbono; alquilo de 1-15 Stomos de carbono substitufdo
por uno o mds de haldgeno, alcoxirde 1-6 atomos de carbono,
amine y amino mono-o di-substitufdo pbr grupos seleccionados de
alquilo de 1-15 &tomos de carbono y alcanoilo de 2-7 4tcrmos
de carbono; alcoxi de 1-6 &tomos de carbono; =-SCN; aitco;
mercapto; un &tomo de haldgeno; amine; amino mono~ o di=-
substitiido por grupos seleccionados de alguilo de 1-15 &tomes
carbono y alcanoilo de 2-7 &tomos de carbono; un grupo de £6r-
mula —SR16, —SORIE é -502R16 en donde R16 representa algrilo
de 1-6 &tomos de carbono, fenilo o fenilalquilo de 7-13 tftomos
dé- carbono; d'-COOR12 en donde R12 es seglin se ha definido
hace un momento. .

7 Los compuestos de preferencia en particular son aguellos
en donde,

Rt representa alquilo de 1-4 &tomos de carbono, 2- -
phtalimidoetilo -, etoxicarbonilmetilo, nitrofenilo, tienilo
o dialguilamino de 2-8 &tomos de carbonej,

R representa alquileno de 1-3 &tomos de carbono o
alquenileno de 3 &tomos de carbono; ' .

A representa —COOH; —CENHZ; -CN; -CONHPh; cicloaléuil—
oxicarbonilo de 4-8 &tomos de carbono; morfolinocarbonilo;
—CONHNHZ; —CONHCH2 COO alguilo de 1-4 &tomos de carbono;

~CONHNHCOO alquilo de 1-4 &dtomos de carboho;-%Nl’N§>CH

~coort? o —CON(R”)2 en donde Rl7 representa \\Egi P
alquilo de 1-5 &tomos de carbono; -COCH,; . -COCH, OH;
-2 ; —coocu </—§/ ;

| Ns_ch, 2 >0

CH

3
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OCH, - o——cH, 0—CH,
'T"”“OCH3 i 'C'\\o__.__cn2 i C
. Y
CH, CHy 0~—CH
CHZOH
CH3
_~COOEL o
~CH,0COCH, -CONH={“ 2 H-SCN; ~coc - | e
COOEt -
—9——-CH3 : _—COC(CH3)3; —S—CH3 : -g——CH3 ; O - i
NOH ' . NOCH3 NOCCH,4
-¢—CHy ; ©
NOCNHCH3
"-
(0]
R-2 representa 0 ;i Y
(o]

6 cada una representa un &tomo '

364 de R, R3, R4, RS y R
de hidrdgeno y las restantes son iguales o diferentes y cada
una representa alquilo de 1-3 dtomos de carbono, haldgeno,
hidroxi, fenilmercapto, -SCN, nitro, alcoxi de 1-6 &tomos

de carbono, trifluormetilo, fenilsulfonilo, o metilsufoniloxi.
En un grupo de preferencia en particular, 3 & 4 de Rz,
R3, R4, R5 y R6 cada una representa un &tomo de hidr&geno.
. Cuando A representa —COR12 o un derivado carbonilo o su
: comupuesto de adicién, es de preferencia en particular el que

R3, R4, R & R2 R3, R5 y R6 cada una representa un &tomo de

hidrdgeno.
En un grupo de preferencia en particular,
r! representa alquilo de 1-4 &tomos de carbono o tienilo,

R representa metileno,

. Y
A E Y
. "“,»-,.'”"hrc;v“:h»“



A representa -COCH3—
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de hidr6geno y las restantes son iguales o diferentes y
cada una representa alquilo de 1-3 &tomos de carbono,
halbgeno o alcoxi de 1-6 &tomos de carbono.

En otro grupo de preferencia en particular,
Rl'representa alquilo de 1-4 &tomos de carbono;

o 18

R representa —EH - en donde R18 representa metilo o

etilo; ‘ .
7

A representa -COOH, -COOR'’, -CENH,, —CON(R''),, -CF ¢
17

-CONHPh en donde R representa"alquilo de 1-8 Stomos-de

17

carbono; y
2 3 4 5 6
364 de R, R, R', R” y R cada una representa un

dtomo de hidrdgeno y las restantes son iguales o dpferentes
y cada una representa alquilo de 1-3 dtomos de carbono,
~ halbgeno, alcoxi de 1-6 &tcmos de carbono o trifluromeiilo.
Compuestos especificos est&n detallados en los Ejemplos.
Compuestos especificos de preferencia, especialmente como
herbicidas son. '
N- cianometil- 3',4'- dicloro-metanosulfonanilida;
N-(1- (etoxicarbonil)etil)-2*, 6'~ dimetil-l-pro-

panosulfonanilida; y
N-(1- (etoxicarbonil)etil)=-2',6'- dimetil etanosulfonan-

ilida.

Otro compuesto especifico de preferencia, especialmente
como fungicida, por ejemplo, para uso en parras O patatas, es

N- (1~ (metoxicarbonil)etil)- 2', 6' -dimetil-metanosul-
fonilanilida.

Otro copmuesto especifico de preferencia, especialmente
como fungicida, es N-2-oxopropil-2',6'-dimetil-metanosulfonanilida.

Los compuestos en cuestidn son pesticidas y reguladores del
crecimiento de la planta. Los compuestos, esPeciaimente
aguéllos endonde A representa -COOH, -cssH,cEGR® .~CENRLORTY,
g-O—N—C R 9 4 -CN, son particularmente activos en la
fisiologia a8 1a planta, afectando el crecimiento de las

plantas de forma que los compuwestos pueden ser utilizados
como herbicidas o reguladores del crecimiento de la planta.
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Estos compuestos en cuestibn, especialmente aqué&llos en

donde A representa —CORlz

o un derivado carbonilo o su
compuesto de adicién, son particularmente itiles como
fungicidas tambi&n. Estos compuestos, especialmente en
donde A representa un oximo carbamato,son también particul-
armenté Gtiles como insecticidas. Los compuestos en cuestidn
son agentes anti-bacterianos también. .Estos compuestos son
excepcionalmente fitiles para combatir los hongos © hierbas
nocivas en los cultivos ] '

Los compuestos pueden ser utilizados para combatir por
ejuemplo pamplina (Stellaria media), guenopodio -

(Chenopodium album), ' _ (Avena fatua),

(Alopecurus myosuroides), )
{whinochloa cruss-galli), ¢ ’

(Digitaria-
sanguinalis).

'&;, Los compuestos pueden ser utilizados para combatir hier-
bajos en, por ejemplo, cultivos, - tales come patatas,
“.parras,zanahorias;o cereales como arroz, trigo, cebada o

maiz, cultivos de plantas ornamentales, o de plantacionés tales
como el algooddn.

Para su uso como fungicidas, los compuestcs son preferent-
_emente empleadcs para combatir enfermedades por hongos en las
plantas, especialmente de alguna de las cosechas mencionadas.

Los compuestos pueden ser utilizados para combatir
varios géneros de hongos, por ejemplo, Pythium, Phytophora,
Plasmopora, © Pyricularia.

Estos compuestos son émplea@os normalmente en forma de
composiciones que pueden prepararse mezclando los ingredientes.
Usualmente las composicioﬁes son producidas en forma de concentrados
que contienen, por ejemplo, 0,5-85% del compuesto actual, '

y &stas son dilufdas con agua o hidrocarburo, usualmente agua,
para su aplicacibén generalmente de forma tal que la concentracin
del compuesto es 0,05-5%, aunque en una aplicacifén de volumen
ultra bajo la concentracién puede ser mis alta, por ejemplo,
hasta 20%. Los porcentajes y partes en esta especificacidn

son por peso, a menos que se indique de otra manera.
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Lag composiciones contienen normalmente un agente de
superficie activo y/o un portador,

El portador puede ser un liquido, por ejemplo, agua
(por ejemplo, agua utilizada para diluir un concentrado
para aplicacién). Si en un concentrado se emplea agua como
portador,‘también un disolvente orgfnico puede estar presente
como portador, aunque &ste “asualmente no es utilizado.

Puede ser ventajoso el gue haya presente un agente de superficie
active.. o S

El portador puede ser un liquide diferente de agua, por S
ejemplo, un disolvénte ‘orgdnico tal como un disolvente
inmiscible con agua, por ejemplo un hidrocarburo gque hierva
en el margen de 130-270°C, en el cual el compuesto se disuelve " |
o queda suspendido Un concentrado que contiene un disolvente
inmiscible con agua convenientemente tambi&n debe contener
un agente de superficie activo de forma que el concentrado
actfie como un aceite auto emulsionable en mezcla con agua.

El liquido puede ser un disolvente miscible con agua, por ejemplo,
2-metoxietanol, metanol,propilen glicol, dietilen glicol, dieti1en
glicol monoetil &ter, formamida o metilformamida. :

El portador puede ser un sblido que puede dispersarse
finamente. Ejemplo de sb6lidos apropiados son caliza, arcilla,
arena, mica, tiza, atapulgita, diatomita, perlita, sepioclita,
silice, silicatos, lignosulfonatos, turba y fertilizantes
s6lidos. ELl portador puede ser de ‘origent.natural-osintético
o puede ser un material natural modificadoe.

Se pueden formar pclvos humedecibles solubles o disperﬁébles
en agua mezclando el compuesto en forma pulverizada con un
portador pulverizado © rociando el compuesto fundido sobre
el portador pulverizado, mezclando un agente humectante _¥
un agente dispersante y triturando finamente toda la mezcla de
polvo.

Se puede formar una composicibn aerosol mezclando el

compuesto con un propulsor, por ejemplo, alcano polihalogendo
como diclorédifluorcmetano, y ventajosamente con un disolvente

“tambédn.

o
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Se puede formar una suspensidn de concentrado fluente
si el compuestc tiene una solubilidad en agua,baja, triturando
el compuesto con agua, un agente humectante Yy un agente
suspensof. » -
_ - Se puede formar una suspensidn de concentrado fluente
en donde el portador es un hidrocarburo con punto de ebullicidn
en el margen de 130-270°C en vez de égua., 7 o

Por consiguiente, la composicién en cuestidn puede sar,
por ejemplo, sblida (por ejemplo, polvo o grinulos) y contener
un poftador s6lido, o 1fquida (esto es, un concentrado
emulsionable) y contener un portador ligquido que es un

hidrocarburo con punto de ebullicidn en el margen de 130-270%.

El té&mino - "agente de superficie activo" se utiliza en
un sentido amplio para incluir materiales llamados indistiut-
amente agentesemulsificantes, agentes dispersantes y agentés

- humectantes. Tales agentes son bien conocidos en el oficio.

Los agentes de superficie activos utilizados puede%r
comprender agentes de superficie activos anidnicos, por'ejemplo,
jabones, mono-~o di-&steres de dcido fosférico con etoxilatos
de alcohol graso o las sales de dichos &steres, sulfatos de
alcohol graso tales como dodecil sulfato sddico, octadecil sulfato

sbdico o cetil sufato sbdico, . sulfatos de alcohol graso

AR RN AL L

etoxilatado, . sulfatos de alquilfenol etbxilatado, sulfonatos
de lignina, sulfonatos de petréleo, alquil-aril sulfonatos
tales como alquilbenceno sulfonatos o sulfonates de alquilnaf-
talernio menores, por ejemple, butil-naftaleno sulfonatg,sales

de condesados naftalenoformaldehido sulfonatados, sales de

.

condensados fenol-formaldehfdo sulfonatados, o sulfonatos més
-complejos tales como amido sulfonatos, por ejemplo, el producto
de condensacibn sulfonatado de &cido ol&ico y N-metil taurino
o los diaquil sulfosuccinatos, por ejemplo, el sulfonate sédico
de dioctil succihato.

Los agentes de superficie activos tambi&n pueden comprender

agentes no iSnicos, por ejemplo, pY¥oductos de condensacidn de



fa

DEF RN

. 12/B/244
_30_

8steres de &cidos grasos, alcoholes grasos, amidas de &cidos
grasos o fenoles graso-, alquil-o alquenil- substitufdos con
Oxido de etileno.o, &steres grasos de &teres de alcohol
polihidrico, por ejemplo, &steres de &cido grasb de sorbitan,
productos de condensacibn: de tales &steres con 6xido de

etileno por ejemplo,Aésteres de &cidos grasos polioxiotilen sorbi-

tan, copolimeros en blogque de 6xido de etileno y 6xido de
propilenc, glicoles acetilé&nicos tales como 2,4,7,9,~ tetrametil
~5-decin-4,7,-diol, o glicoles acetil&nicos etoxilatados.

Los agentes de superficie activoé>también pueden comprender

. agentes catibnicos;, por ejemplo, compuestos de amonio cuater=

narjoalquil- y/o aril-substiufdos tales como cetil trimet:lam-
onio bromuro o aminas grasas terciarias etoxilatadas, '
Los agentes de superficie activos de preferencia incluyen
sulfatos de alcohol graso etoxilatado, sulfonatos de lianina,
alquil-aril &ulfonatos, sales de condensados naftaleno-formal-
dehido éulfonatos, sales de condensados fenol-formaldehido

. .ulfonatados,dialquil- sBlfosuccinatos, aquil fenol etoxilatos,

“y alquil graso etoxilatos.

Los agentes de superficie no ifnicos son de Preferencia.

El compuesto activo actual puede ser mezclado con otro
Qesticida, esto es, herbicida, fungicida, isecticida o agenté'
anti bacteriano, o con otro regulader del crecimiento de la
planta. La invencidn prcvee una presentacidn dé un paguete

en &l cual el compuesto actual ya est8 mezclado con otro
pesticida o regulador del crecimiento de la planta, y tambi&n un
paquete sencillo disefiado para contener el compuesto actual
y otro pesticida o regulador del crecimiento de la planta
en envéses separados para mezclarlos, por ejemplo, en un A
depbsito de pulverizacidn, para su aplicacifn. Se obtienen

"ventajas especiales con mezclas con otro herbicida o fungicida.

El compuesto actual puede usarse sucesivamente con otro

pesticida o regulador del crecimiento de la planta, especialmente
con otro herbicida o fungicida, por ejemplo, se éuede aplicar

un herbicida antes de sembrar o antes de la salida de la cosecha
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y otro herbicida después de la salida de la cosecha.

El otro herbicida puede ser, por ejemplo, uno o mds de entre
5c100£°nox1a11f5t1co, urea substituida, triacina, fenol,
nltrllo, compuesto de bipiridilio, &cido benzoico substitufdo,
dcido alifdtico halogenado, carbamato, tiocarbamato, cloroacet-
amida, diacina o herbicida arsénico. Respecto a composiciones
herbicidasselectivas para uso post-salida, el compuesto en
cuestidn puede ser utilizado en mezcla con, por ejemplo,

dcido fenoxialif&tico substituido; respecto a composiciones
herbicidas selectivas para uso presalida, el compuesto en
cuestlén puede ser utilizado en mezcla con, por ejemplo, tna
ureasubStitufda o tiracina; respecto al uso herbicida selectivo
en sucesidn, se puede aplicar, por ejemplo, antes de la salida
de la cosecha S—2,3—diclofbalildi-isoproﬁiltiocarbamato t 5-2,
3,3-tricloroalil di—i50pr0piitiocarbamato Yy el compuesto actual
despuésdela salida de la cosecha. .

"El &cido fenoxialifdtico comprende generalmente &cidos
fenoxialif&ticos alquil y/o halBgeno substituidos, y sus sales
nor ejemplo,metal &lcali, sales de aminas y alcanolaminas. y
derivados funcionales, por ejemplo, &steres y amidas. Estuos

impuestos pueden ser de tal actividad como para ser reconocidos

~w10 herbicidas comerciales, o pueden ser de actividad herbic-
isl: leve solamente, ' ) '
Ejemplo de dcidos fenoxialifdticos substituidos que
pueden mencionarse incluyen &cido 2,4- diclorofenoxiacético,
dcido 2-(2.4- diclorofenoxi) propidnico, &cido 2-metil-4-
clorofenoxiacético, dcido 2,4,S—tErclorofenéxiacético, dcido
gamma-2,4-diclorofenoxibutirico, &cido gamma=-2-metil-4-

fenokibutirico, dcido alfa-2-metil-4-clorofenoxipropiénico,

-&cido 2-(4-(2,4—diclordfenoxi)fenoxi)propiénico'y dcido 2-(4-

(4=clorofenoxi) fenoxi)propibnico.

La urea substituida Qeneralmente comprendé,ﬁna tri o tetra-
substituida tal como N‘—(34clorc—4—metoxifenil)—N,N—dimetilurea,
N”-(3-cloro.4.metilfenil)-N,N-dimetilurea, N~ -paraclorofenil-
N,N-dimetilurea, N—butil—N‘—(3.4—diclofofenil)—N-metilurea, N™—
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paraclorofenil-o,N,N—trimetilisouréa, N”-p“-clorofenil-N-
metoxi-N-metilurea, N,N-dimetil-N"-fenilurea, 3-(4-bromofenil)-
l-metoxi-l-metilurea,l-(2-benzotiazolil)-3~metilurea, N,N-
dimetil-N"- (4~ (l-metiletil)fenil) urea, N”=(3,4-diclorofenil)
-N-metoxi-N-metilurea o N,N-dimetil-N"- (3-)trifluorometil)fenil).
urea. )

El herbicida triacina generalmente comprende 2-cloro-4-
(1-ciano-l-metilamino)-6-etilamino-1,3,5-triacina 0 2-
isopropil-amino-4- (3-metoxipropilamino)-6-metiltio-I,3, 5—

triacina o un compuesto de f&rmula

X

RS, g::fg R
N- N
RV 7 \VRI ']

en donde X es un &tomo de -~haildgeno, alcoxi o alquiitio,

Rl y R'' son ignaleso diferentes grupos alquilo, tales como
2-cloro-4,6- bisetilamino-1,3,5-triacaina, 2¢cloro-4-etilamino-
6-dietilamino-1,3,5-triacina, 2-cloro-6-etilamino-4- 150proPilamino
~1,3,5-triacina o 2,4-bis(isopropilamino -6-metiltio-1,3,5-
triacina.

El herbicida fencl generalmente comprende 4,6-dinitro~o-
cresol, 4,6-dinitro-2-sec-butilfenol o penilfenol o pentacloro-
fenol. El herbicida nitrilo generalmente comprende 3,5~diode~4-
hidroxibenzonitriol, 3,5-dibromo-4-hidr.axibenzonitrilo o 2,6~
diclorobenzonitrilo. El herbicida bipiridilio generalmente
comprende 1,1"-dimetil-4-4"~bipiridilio dicloruroc o 1,17~
etilen-2,2"-bipiridilio dibromuro. E1l herbicida &cido benzoico
substituldo generalmente comprende &cido 2,3,6-triclorobenzoico,
dcido 2-metoxi-3,6-diclorobenzoico, o N=-(1,l-dimetilpropinil)-—
3,5~-diclorobenzamida. El herbicida &cido alifético.halogenado
generalmente comprende &cido tricloroacé&tico o &cido 2,2-
dicloropropifnico. El herbicida carbamato generalmente
comprende isopropil N-(3-clorofenil) carbamato, 4-cloro-2-
butinil N-(3-clorofenil) carbamato, metil 3—(m—tolilcarbamoiloxﬂ
fenilcarbamato o D-N-etil~-2-(fenilcarbamoiloxi) propionamida.

El herbicida tiocarbamato generalmente comprende S—etil N,N-
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diproPiltiocarBamato, S-etil N,N-diisobutiltiocarbamato,
$-( 2,3 - dicloroalil) N,N-diisopropiltiocarbamato, S-etil
N-etil—N—ciclohexiltiocaﬁbamato, S—propilbutil etiltiocarbamato
o S-(2,3,3-tricloroalil) N,N-diisopropiltiocarbamiato. EI w
herbicida cloroacetamida generalmente comprende N,N-dialil-2-
cloroacetamida o N-isopropil-2~-cloroacetanilida. Elrherbicidé
diacina generalmente comprende 5-bromo-6-metil-3-sec-butiluracilo,
'3—ciclohexil—5,6—triﬁetilenuracilo, 5-amino-4-clcro-2-fenil-3-
piridacinona o 1,2-dihidropiridacina-3,6-diono. El herbicida
arsénico generalmente comprende una sal de &cido metano arsénico
o dcido cacodilico.. Otrxos herbicidas que pueden usarse como
segundo herbicida incluyen el i6n 1,2-dimetil-3,5~diferil-
pi{azolio, etil N-benzoil-N(3,4-diclorofenil) alanina, N-isobutil-
2-oxc-l-imidazolidina-carboxamida, aminotriazol,Z,3-dicloro-
1,4-naftoguinona, &cido 4—amino-3,5,G-tricloropicolinico, N,N~
aimetil—Z,2—difenilacetamida, 2,6-dinitro-N,N-dipropil-4~irifluoro~
metilanilina N-butil-N-etil-2,6~dinitro-4-trifluoro metil -anilina
S,S5,S~-tributil fosforotritioato, Z;etoxi—z,3—dihidro—3,3dimetil-
5-benzofuranil metilsulfonato, &cido 4-cloro-2-oxobenzctiazolin-
3-yl ac&tico, 3-isopropil-2,1l,3-benzotiadiazinon-(4)-2,2-dixido,
3,5~dibromo-4~hidroxibenzaldehido 2,4-dinitrofeniloxima, metil
2-cloro—-3-(4-clorofenil)propionato, 2-cloroetiltrimetilamonio’
cloruro, isopropil 2-(N-benzoil-3-cloro-4-fluoroanilino)
propicnato, metil 2-(N-benzoil=-3-cloro-4-flucroanilino) propionato,
2-clorc-N-(1,3-dioxclan-2-ylmetil)-2~,6”~dimetilacetanilida,
2~cloro~1-(3-etoxi-4-nitrofenoxi)-4-trifluorometilbenceno, metil
2-(4-(27,4"-diclorofenoxi) fenoxi) propionato o isobutil 2-(4-
(4"-clorcfenoxi)-fenoxi( propionato.
El otro herbicida puede ser particularmente otro herbicida
que combata avenas silvestres en cosechas de cereales,
. Las configuracicnes particulares, el compuesto en cuestidn y
en especial una detallada antes aquf como de preferencia para
su uso como herbicida, &sto es, N-cianc-metil-3,4-dicloro-
metanosulfonanilida, son usados'(a) en mezcla con 4-cloro-2-
butinil 3-clorofenil-carbamato, 7
ién l,2—dimetil—3,S—difeniipirazolio(

dcido alfa-2-metil-4-clorcfenoxipropiénico,
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N-- (3-cloro-4-metoxifenil)-N,N-dimetilurea,
N“-(3-cloro-4-metilfenil)-N,N-dimetilurea o etilo
N-benzoil-N-{3,4-diclorofenil)alanina, o
(b) después de la salida de la cosecha que sigue
al uso antes de la salida de la cosecha, S-2,3-dicloroalil
'dilisopropiltiocarbamato o $-2,3,3-tricloroalil di-isoprop-
iltiocarbamato. '
El compuesto en cuestidn puede usarse en mezcla o secuencia
con ~tro fungicida, particularmente otro fungicida de cereal.
El ~tro fungicida puede ser, por ejemplo, uno o mis de ecntre
maneb (manganeso etilenbisditiocarbamato polim&rico), zineb
(zinc etilenbisditiocarbamato), mancozeb (que puede consider-
arse como una combinacidn de maneb y zineb), tiram (tetram-
etiltiuram disulfuro), ditalimfos (0,0-dietil phtalimido-
fosfonotioato), tridemorf (2,6-dimetil-4-tridecilmorfolinon),
fluotrimazol (l- (difenil-(3-trifluorometilfenil) metil)-
1,2,4-triazol), etirimol (5-butil-2-etilamino-4-hidroxi-6-
retilpirimidine), triforino (1,4-di (2,2,2-tricloro-l-formamido-
».1l) piperacina), piracarbolido (3,4-dihidro-6-metilpiran-
. -carboxanilida), zineb-etilen tiuramdisulfuro aducto,
carbendazim (metil bencimidazol~2-ylcarbamato), captafol .
(3a,4,7,7a-tetrahidro-N- (l,l,2,2—tetracléroetanosulfenil)
phtalimido), tiofanato (1,2,-di (3-etoxi-carbonil-2-tioureido)
benceno), propineb (zinc propilenbisditiocarbamato polim&rico),
oxicarboxin (2,3-dihidro—-6-metil-5-fenilcarbamoil-1,4-
oxatiin 4,4-di6xido), quintozen (pentacloronitrobenceno),
benomil (metil l- (butilcarbamoil) bencimi dazol-2-ylcarbamoil),
bendanil (2-iodobenzanilida),diclofluanid (N-diclorofluoro-
metanosulfenil-N‘,N’—dimetil—N—fenilsulfamida), azufre,‘
compuestos de cobre, iprodione (3- (3,5-diclorofenil) -1- (1-
metiletil) aminocarbonil)-imidazolidina-2,4-diono,2iram (zinc
dimetilditiocarbamato), nabam (etilenbisditiocarbamato disddico),
y triadimefon (1~ (4-clorofenoxi)=-3,3-dimetil-1~-(1,2,4-triazol-

l-yl) =-2-butanena).



17/B/244

En una estructuracién en particular, el compuesto en
cuestibn, N-2-oxopropil-2~,6 =dimetil-metanosulfonanilida,
se usa en mezcla con tiram.

- El1 compuesto en cuestidn puede usarse en mezcla o en
. secuéncia con insecticida, especialmente un insecticida de
cereal. El _insecticida puede ser, por ejemplo, uno o mis
de entre demeton-S-metil(S-2-etiltioetil 0,0-dimetil fos-
forotioato), dimetoato (0,0-dimetil S—metilcarbamoilmetil
fosforoditioato), formotion (S- (N-formil-N-metilcarbamoil-
metil) O;O-dimetil.fosforoditioato). oxidemeton-metil (S-2~
etilsulfiniletil 0,0~dimetil fosforotioato), pirimcarb (2~
aimetilamino—s,6—dimetilpirimidin—4—yl dimetilcarbamato),
. tiometon(S-2-etiltioetil O,0-dimetilfosforoditiocato), BHC
(hexacloruro de benceno), aldrin(l,2,3,4,10,10-hexacloro-1,
4a,5,8,8a-hexahidro-exo-1,4~endo-5,8~dimetanoaftaleno) ,fenitro-
tion{0,0-dimetil O-4-nitro-m-tilil fosforotioato), ometoato
(0,0-dimetil S-metilcar bamoilmetil fosforotioato),pirimifos-
metil (O—Z-dietilamino-6—metil-pirimidin—4~yl 0,0~-dimetil
' fosforoticato)y DDT(1,1,1-tricloro-2,2~di (c}orofénil) etano).

La proporcién entre el compuesto en cuestidn y otro |
pesticida o regulador deil crecimiento de la planta puede variar
dentro de un margen amplio de acuerdo a los compuestos
particulares involucrados y al uso que se propene. En general
la raz6n dql compuesto en cuestiéh a otro pesticida o regulador
del crecimiento de la planta estd en el margen de 1:0.1 a
1:15. '

Los compuestos pueden estar en mezcla con un antidoto
(substancia que tiene la propiedad de mejorar la selectividad
de los herbicidas), por ejemplo, N,N-dialil-2,2-dicloroacet-
amida o anhidrido 1,8-naft&lico.

Los compuestos pueden estar en mezcla con fertilizantes.

En la utilizacidn de los compuestos en cuestidn como
herbicidas totales usualmente se requieren grandes proporcé-
ones de aplicacidn, por ejemplo, por 1 o menos 10 Kg por
hect8rea, algo asi como 10-25 Kg de compuesto por hectdrea,
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a menos que se mezcle con otros herbicidas, en cufo caso
se puede reducir la razdn. )

En la utilizacién de los compuestos en cuestién como
herbicidas selectivos, la razén de aplicacién es usualmente
mucho menor y puede ser, por ejemplo, 0,5-8 Kg por héctarea,
algo asi. como 1-4 Kg por hectérea.

En la utilizacidn de los compuestos como reguladores
del crecimiento de la planta, usualmente se requieren razomes
bajas de aplicacibn, por ejemplo, 0,1-4, algo asi como 0,5-1
Kg por hectérea.

Para la utilizacidn como fungicidas, insecticidas o
agentes anti bacterianos, los compuestos son aplicados geﬁer-
almente en una razbn de 0,3-10, por ejemplo, 1l-6 Kg por
hectirea. Para la utilizacién como fungicidas, los compuestos

pueden ser incorporados, en un medio para crecimiento de plantas,

especialmente un medio para crecimiento de planta con base

de turba en el cual las plantas han de crecer, por ejemplo, en
una razbn de 10-1000, preferiblemente 50-500, g de compuesto
por metro cfibico. Los compuestos pueden ser'utilizadbs oMo
abono de semillas, usando la palabra "semilla" en su sentido
amplio para incluir tubé&rculos vy bulbos: para esta utilizacidn,
los compuestes puedén emplearse en una razbén de, por ejemplo,
0,1-1 g por Kg de semilla y se usan preferiblemente en mezcla
con un portador para facilitar la mezcla con la semilla; el
portador puede ser un lfguido, por ejemplo, un hidrocarburo, o
un sblido, por ejemplo, arcilla o tierra Fullers.

Los compuestos en cuestibn pueden ser aplicados a plantas
(incluyendo semillas), al terreno (incluyendo estéricol) a
&reas de tierra o acudticas, o a materiales inanimados o
almacenados, por ejemplo, textiles, papel, cuero o madera,
gue son susceptibles de ser atacados por hongos. Son usados
preferentemente como herbicidas, particularmente herbicidas
selectivos o fungicidas, especialmente para la aplicacidn en
un lugar en el cual estd creciendo, o:menos preferentemente,
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Jomsron

ha de crecer una cosecha, por ejemplo, una cosecha de
alimentos, especialmenté cosecha de cereal como trigo, cebada
o malz. Por consiguiente, los compuestos pueden ser utili-
zados para proteger de hierbajos y hongos a las plantas.

La invenidn esté ilustrada en los siguientes Ejemplos,
en los cuales las temperaturas estin en grados C.




Ejemplo 1

Se agregb una solucién de cloruro de propanosulfonil
(25 ml) en tolueno (50 ml) durante 15 minutos a una solucién
agitada de 2,6-dimetilanilina (55 ml) en tolueno (400 ml).
Se agitd y se hirvié la mezcla en reflujo por 20 horas, luego
se enfrld y se filtr6. La solucidn de tolueno fue lavada
con &cido clorhfdrico dilufdo (tres veces) y agua, luego fue
extrafda (tres veces) con solucién de hidréxido de sodio
dilufda. La solucidén alcalina acuosa fue acidificada coil
dcido clorhidro dilufdo y sé‘recogid el producto de filtracisn
que fue lavado con agua y secado. La cristalizacién del
tolueno/60-80° petrol did 27LG‘-dimetil-l-propanosulfonénili&a
. en forma de cristal colorante (28,0 g, 55%), punto de fusibn
72°.

Ejemplo 2

Se agit®é una mezcla de la sulfonanilida del Ejemplo 1
(28,0 g), carbonato de potasio anhidro (9,4 g), etil 2~
bromopropionato (17,6 ml) y 1,2-dimetoxietano (200 ml) y se
hirvié bajo reflujo por 20 horas, luego fue enfriada y filtrada
y el filtrado evaporado. Se lavé una solucién del aceite
residual en &ter, con una solucién de hidr6xido de sodio
diluida. La solucidn alcalina fue acidificada con &cido
clorhfdrico diluifdo y el sb6lido precipitado fue recogido por
filtracibén. Este material (13,3 g) fue identificado como
sulfonanilida no reaccionada. La solucidn de &ter fue
evaporada y se calentd una solucidn del aceite residual en
solucién de hidr6xido de sodio etalol/10%(100 ml, 1:1) a 50°
por 2 horas. El etanol se evaporS, dejando una solucibn acuosa
de la sal sbdica de N-(2,6~dimetilfenil) =~N-(l-propanosulfonil)-
alanina. La solucidn fue acidificada con &cido clorhidrico
dilufdo. El producto &cido fue extrafdo con cloroformo, la
. solucidn de cloroformo fue segada y evaporada y el residuo
cristalizo' del tolueno/60-80° petrol para dar cristal colore
_ante de N-(2;6-dimetilfenil)-ﬁ-(l-propanosulfonil) alanina

0l/A/74 )
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(14,1g) (rendimiento de 73% basado en la sulfonanilida no
recuperada).

Ejemplo 3

Se tratd una solucién del derivado de alanina del Ejemplo

2 (6,5g) en tolueno (100 ml), con tionil cloruro (10 ml), se
hirvié bajo reflujo por una hora y luego se evapord, El
aceite residual fue re—evaporédo con tolueno para remover
trazas de tionil cloruro y luego el residuo fue hervido en
2-propanol por 1 hora y evapo%ado. Una solucidn de este
residuo oleoso en &ter fue lavada con solucibn de bicarbonato
de sodio, secada y evaporada a un aceite marrdn que fue
filtrado a trav&s de una columna de gel de silica con cloro-
formo. La evaporacidn del eluato dié el isopropil'éster

SOZCHZCHZCH3

. N-CHOOOCH

en forma de un aceite amarillo claro;

An&lisis: Encontrado: 59,45%C,. 7,91%H, - 3,77%N

Cy7H,,N0,§ requiere:  59,79%C, 7,97H, 4,10%N
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Ejemplos 4-33

Siguiendo un procedimiento andlogo al de los ejemplos
previos, los siguientes compuestos fueron preparados:

1

S0,R
1 g8
N~CH-A

)

% /l Sub.

Acidos
Ejemplo rt R18 A Sub Punto de

fusidn

Me Me | COOH |3,4-di ci| 131°

4
5 Me | Me | coon |2-Et 212°
6 Me | Me | CooH |2-c1-6 Me| 9g°
7 Me | Me | cooH |2,6-di Me| 118°
8 Me | Me | COOH [2-0CH, 131°
9 Et | Me | COOH |2,6-di Me| 122°

10 Me | Me | COOH |2,6-dai Et| 118°

11 Me | Me | cooH |2,6-ai c1| 128°

——he




-41-

Esteres

er'y ) vyiyl 9eter| L L g 1 ,
09°y| 66°2]| 06°1T% | s’oN® 1D 'uC'D] o3TOOV|TOTP~¥’E| 3H00D| @KW SR 0e
89°p | LO®L| 9T°9S b TZpT
96" 7| B8E"L| 66°SS s’on'¢HY D] e3TODV| agost-g|3mood| H o 61
6z'v| zo'y| oSOV | . . oo
65'v| 96°€| 8L°0v | s'oN¢TD%'H 93 T90% |1OTP-¥’ ¢} 33000 H oN 8T
T€E"v| vE"V| 0E°¥¥ ,
19°%| TI'¥%| 00°vv | s’onta’tu®ts| eareovw| Eao-¢f 3moon| = oW LT
€ET°¥| SL 9| TO"9% . ,
te v o00°s| ve sy | sTonfa®Txtlo| . e31e0vw € 20-¢| 3m000| °N oW 9t
89°p | LO"L| 9T°9S v TZ.YT
Lo*s| ez L| v0-95 s’on'%u?'o|l e31eov|enTRP-9'C| 300D °KW oW ST
16°% | TL'9| 2L°¥S b 6T ET. :
LT1°s| 15°9]| z9°¥s s’oN°'H*'D| ®3TeOV [oWTP-9’Z| 3HO0D| H )0 7T -
8S°¥ | LT°'S| €TI°LY v —
8Ly | Sv¥'s| ¢8'9%v | s'onid” 'H®'D| e3TOOYV T0° ¥| 300D | onW oW €T
08°v| ¥8'¥| 82°S¥| V.. . PT.TT -
p.°b| £9°9| £o-op |- S ONID''H™'Dj @3TeOY TO-p| 3500D| H oW AN
axetTnbay ugTsngy
N% H% 0% opeIjuoouz 8p ojung qng ¥ oo ¥ - orduslg
SISITYNY _
©3TodY un s
ojonpoxd T2 Spudp US STSTIBUY




-42~

Anflisis en donde el producto

es un Aceite

ANALISIS
Ejenple wu wwm A Sub Punto de Encontrado 3C $H N
fusibn Requiere

21 Me Me {COOEt|{2-Et Aceite OH»ENHZOhm 55.94 ] 6.89 4.88
56.16 { 7.07 4.68
22 Me Me [COOEt {2-Cl,6Me | Aceite . OHwEHmGHZOpm 48.52 { 5.43 4.33
. . 48.82 1 5.67 4.38
23 Me Me {COOEt Nlonmu Aceite nmeHwZOmm 52.19 { 6.36 4.84
51.81 ]} 6.36 4,65
24 n-Pr | Me {COOEt |2,6-diMe | 44-46° €, 6H,5N0, 8 58.28 [ 7.77 |4.11
58.69 | 7.70 4,28
25 Me Me jCOOEt |2~C1 Aceite OHNEHQOHZO¢m 47.05 | 5.60 4.80
. 47.14 | 5.27 | 4.58
26 Et | Me |COOEt|2,6-diMe | 70° Cy5H,3N0,S 57.83 1 7.77 | 4.33
57.48 | 7.40 4.42
27 n—-Bu | Me |[COOEt {2,6-diMe | Aceite ququZOhm 59.45 } 8.25 3.83
59.79 | 7.97 4.10

28 Me | Me |COOEt|2,6-dicl |108° .
29 Me Me ;COOMe |2,6-diMe | Aceite nwwmwwzohm 54.69 | 6.69 4,46
: 54.72 1 6.71 4,91
30 Me Me |COOEt |2,6-diEt | Aceite nHmENmZO»m 59.00 1| 7.35 4.59
58.69 | 7.70 4,28
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Ejemplo 34 )
Se tratd una solucibén de N-(2,6-dimetilfenil)-N-metano-
sulfonil alanina (5g) en cloroformo (50 ml), con tionil

cloruro (5 ml) y se hirvié la solucidén bajo reflujo por 1

hora y despu€s se evaporS., El residuo fue re-evaporado.con

tolueno para remover trazas de t%onil cloruro. Se tratd una
solucidn de cloroformo del residuo, con una solucidn saturada
de amonia en cloroformo, se’dejégrepoéar la mezcla a temper-
atura de saldn por 4 horas,jy de%pués se afiadid agua y 2l
disolvente orgdnico fue evaporadé. El sblido suspendido -

fue remoyido por filtracidn, lavado con agua y secado. La
rec;ista;izacién con el etaéol di6 la amida

a | )

!
: }
50,CHy.
|

, :"CH 3
xN-—CI‘I‘CONH 2

CH3\\{§N\a”CH3

LH z ]
VYV
Ij 1 f'

\

i | . ) b

. en forma de cristales incolo&os, punto de fusidn 158°C,

. Ejemplos 35-43 ‘ i

POOR
QUALITY

|
I

Siguiendo un procedimiento andlogo al del ejemplo 34, los
siguientes compuestos fueron preparados:

!

! -
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Ejemplo 18 i A Sub | Punto;de fusidn
' . i
N H
4 []
. i ’ sO
35 Me H chEt2 4=-Cl 76
36 Me |H ConNE, | 2,6-diMe 76°
37 Me |H CONEt, | 2-isoPr 108° |
38 Me |H CONEt, | 3-CF, 54° -
39 Me |H couEtz’ 3,4-dicl 90°
PA !
40 Me |Me CONHPh, | 2-Et 156°
41 Me |Me cox_b| 2-Et 120°
42 Me |Me CONH, ' | 2-CL,6-Me 134°
1
43 Me |Me CONH, | 2-Cl,6-Me 15§°
j : !
Ejemplo 44 -

Se agitd y se hirvi® bajo reflujo por & horas una mezcla de
3,4-dicloro-metanosulfonanilida (7,0g), carbonato de potasio
{

anhidro (2,4q9), cloroacetonit;ilo {2,2 ml) y 1,2-dimetoxietano

(100 ml).

enfriada, filtrada y evaporada.

La mezcla de reaccién de color obscuro fue'

Una solucién del aceite res-

idual en cloroformo fue lavada bien con agua, secada i evaporada
para dar un aceite negro que {"Eue filtrado a través ‘de iuna

QCR
@% ALIT

' 1

—_

i

=

£
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columna de gel de silica con cloroformo. La evaporacibn del
eluato di6 un aceite, solucidn que en etanol depositd un
s6lido color crema identificado como N-cianometil-3,4-dicloro-
metanosulfonanilida (3.8 g), punto de fusién 830,

‘ |
SOZCH3 ;

?—CHZCN
N

7
x l"~c1

Cl

Ejemplos 45-48
Siguiendo un procedimiento andlogo al del ejemplo 44, los

siguientes compuestos fueron preparados:

1
SO,R
R18
N—CH— 2 ‘
=
o |
XX~ §
. 1 18 .
Ejemplos R R A Sub Punto de fusibn
|
45 Me H CN | 4-Cl 102° |
46 Me H CN | 2,6-diMe 84°
47 Me | H CN | 2-isoPr 99°
48 Me H CN | 3-CF, 61°

Ejemplos 49-55
Se sembraron semillas de las especies de plantas enumeradas
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Hoja »nam. 4 6.—}3 L5
oocontinuacidn en peroles de aluminio anodizado, de 19 cm de
rlurgo X 9,5 cm de anchio X 5 cm ée profunlidad, que contenizn

abono de sembiaco John Inres I. Botas fueron regadas despuds

w2
y colocadas en unpa habitacidn de asbiente controlado (229¢;
65-05% humedad relativa; 14 horas por dfa artificial a 13.00

-

Jux). Ca %orce ¢las despuds Ce la siemb‘a, los brezog de las
se illas recibleron wn vulverizador folior de un compuesto
emerade a continuacibn, formulado como vnz solueibn en 1.:1
por volumen azcelona ccuoca. Lo concentracidn del ingrodien—
te activo y ¢l volumen de aplicacidn fueron ajuataaos ac
forma que fueran eguivalentes a uvna razdén @erll,E'Kg/ha en
450 litros por hectérea. Despuds de siete dias de crecimien—

. "

0 en la habitocidn de embicnthe conty olzno las nplantas fue-

ron cvaluadas visualmente para resoucsia harbicidcs o regula-
dora del crceimiento. Todas las diferencias con los contro-
les no tratedos fueron epunbadns de acusrdo a un Indice on-

donde 0 = ningtn efcecto ¥ 106G = destruceidn comnleba, Los

ulto g esbin demostrados en la sisulente babla




11/A/74

=477~

- - - 00T 08 08 oL (sTaebIeA SnToOsseyd)-~ SOPIIA selpnp
o€ 637 $14 o€ ] S S (eATaes eusay) -~ rPUBDAY
06 06 o€ 06 06 08 06 (STreBbinA ejeg) -  eyoerowsy
0c ov 0 SL - ST ] 0T (suusxad umyfoq) - vZeuajua)d
oL 00T 0z 06 o€ o€ 06 (UMWTSSTIRITEN WAUTT) - RZRUTT
00T | 00T | o8 oot | o6 | o8 | o6 . (eqre sydeurs) - ezeIsON
S S - w .oNA S S g (unafles uMistd) - S93UERSTIND
CIT | 2°TT | 2°TT  |2°TU |2°TT {2°1IT |2°TT ey/6y sTsop °p ugzey _sotoadsg
Lz 92 14 u,vm £ 44 ot ordwals Tep o3sendmod

ss S €S z5 1 | 05| 6¥ ordwefa




P

A%}

10

20

25

30
- 30108
POOR
QUALITY

48

Hoaln ndm,

| Ejemplos 56--60

o

Cada uno de-loe compueztos enumerddos a continuo-

cién fue fofmﬁlédb(comp polvo‘atéreiilayaréhé e incorporado
al abono de sembrado Jonn Inmes 1 a una rézén equivaiente a
26 partes por millén peso/volumen de ingrediente activo a.
terreno, y fue colocado en peroles de aluminio anodizado de
19 cm de largo x 9,5 cm de ancho % 5,0 cm de profundidad.
Este razin es-.equivalente aproximedamente a une aplicacién
de superficie de terreno de 11,2 Kg ingrediente activo/hec-
térea cultivada a una pfofun&idad de 5 cm, Ias seaillas de
las especies enumeradas a continuacidén fueron sembradas en
la tierra tratads y fueron regadaes y colocadas en una habi-
$acidn de smbiente controlado (229C; 65-85% humedad rela~
tivay 14 horas por dla iluminacién artificial a 13.C00 1lux
por 21 dfas, Ias plantas fueron entoncés evaluadas visval~
mente para efectos herbicidas o reguladores del crecimien-
to. Todas las difereﬁcias con los controles no tratedos fue
ron apuntadas en una escala de 0~100, en ddndé.o aignificsa
ningin efecto y 100 significé destruocidn,cbmpleta. Los fe—r

sultados estén demostralos en la siguiente tabla:

 Ejemplo 56 57 | 58 59 60
Compuesto del ejemplo R A4 | 22 31 24

Especies razén de dosis (ppm) 26 26 26 26| 26

Guisentes ~ (Pisium sativum) 0 0 0 oI I ¢
Mostaza - (Sinspis alba) 100 | 40 | 100 90 | 100
Linaza - (TLinum usitatissu ) '

, ) ' 70 | 20 {160 | 20 |100
Malz ~ (Zea mays) 50 5 50 | 20 | 60
Avena - (Avena sativa) 20 | 60 50 20 60
Centenaza ~ (Lolium pérenne) 100 5 90 | 90 (100 -
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Ejemplog 6l-65

Sﬁ;@é@b;axoﬁ;semﬁllas 6e‘iés'¢spé§ies de plantes
enuneradas é é&ﬂtiﬁuacién; en un“abﬁhb’de éémbrado John
Innes I en peroles de aluminio de 19 cm de largo x 9,5 de
ancho x 5,0 de altura, wna especie por perol. Dﬁtonces la
superficie de tierrs fue pulverizada con un compuesto enume-
rédo a continuacién, formulado como una solucidn en 1l:1 por
volumen acetona acuosa excepto por el coqpuesto del. Bjemplo
44 que fue formulado como una solucién acuosa con 1000 par-
teg por milldén del agenfc humectante Lissapol F¥X (condensa-
do nonilfenol/etilen 6xido). Cada compuesto fue aplicado a
wa razén de 2,8 Kglde ingrediente activo poxr hectirea en
450 litros de liquido pulverizador por hectdrea. Los peroles
fueron entonces regados y colocados en una habitacién de am—
biente controlado (228C, humedad relativa 65-85¢%, 14 horas
por dfa iluminacién artificial a 17.000 lux) por 21 dias.
Las plentas fueron entonces evaluadas visualmente para efcc
tog herbicidas o reguladores de crecimiento. Todas las di-
ferencias con los conbroles no itratados fueron apuntadas en
ung escala de 0-100 en donde O significa ningin efecto y

100 significa destruccidn completa., Los resultados estén

demostrados en lag siguiente tablas
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Bjemplo 61 62 63 64 65

Comouesto del Ejemolo i5 | 44 22 3 24
Eopecies Razén de dosis Ke/ha 2,8 O 2,8 2,8 2,8
paaplina -~ (8tellaria media) 30 - 50 -~ -
Posthza - (Sinapis alba) 10 - 9¢ - -
Algoddn - (Gorsvplum.,p.) 0 - o - -
Tomate -~ {ILveoperzicon esculen-
tua) 200 - 40 - =
Quéncpoaio-—(ChenQQodium elbum) 100 - 100 - -
Zanahoris — (Doucus carota) 0 - ¢ - -
Trico ~ (Triticum aestivum) 0o 0 ¢ ¢ 10
Cebada — (Hordeun vvl-are) 0 ¢ 0 0 30
Avena sal~ ] ,
veje - (Avana fotua) 5 o) 0 80 100

~ {hlopecurus myosu-

Ny
O
<

roides) 40 90 100

(Bchinoehloa crug—
~galli) 40 80 - © 60 80

i

1

(Diciteris sansvinn- ,
liz) 100 0 %0 90, 100

Arroy ~ (Orysae sotbiva) - 0. - - -

Ejeanlo 66

£

5o gsembraron scalllas de Jas ecpecles monocotile~

done- cnumeradas a contimuacién, en peiroles de aluminio ano-

dispdo de 19 em de largo X 9,5 cm de ancho 2 5,0 cn de pro-

fundidad que contenfzn abono de sembrado John Innes I. Des-

puds fueron regadas y colocadas en una habitecién de ambien

te contrelado (22¢C, 65-8%: humedad relativa; 14 horas por

dia aluminacidn artificial a 17,000 lux).
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14 dias despu€s de la siembra, los brezos de las semillas

recibieron un pulverizador foliar del compuesto del Ejemplo

44, formulado como una solucibn acuosa conjuntamente con

2000 pmm del agente humectante Lissapol NX. La razbn de

dosis fue ajustada a 2,8 Kg de ingrediente activo en 450 litros
por hectérea, Después de unos 14 dfas adicionales en la
habitacidn de ambiente controlado, las plantas fueron evazluadas
visualmente para efectos herbicidas o reguladores del crec-
imiento, Todas las diferencias con los controles no tratvados
fueron apuntadas en una escala de 0-100 en donde0 significa
ningtin efecto y 100 significa destruccifn completa. Los

. resultados estdn demostrados en la siguiente tabla:

Especies razbn de dosis Kg/ha 2,8
Trigo = (Triticum aestivum) 0
Cebada - (Hordeum vulgare) 0

- (Echinochloa crug-galli) 100

Ejemplos 67-83 ' '

Los compuestos enumerados a continuacidn fueron investi-
gados siguiendo el procedimiento de los Ejemplos 56-60 pero
& 130 partes por milldn peso/volumen ingrediente activo a
tierra. Esta razbn es eguivalente aproximadamente a una
aplicacidn en superficie de terreno de 56 Kg de ingrediente
activo por hectérea cultivada a una profundidaa de 5 cm,

Los resultados se demuestran a continuacidn:
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Ejemplo 84

Se aplicaron suspensiones acuosas de acétona que contienfan
2000 mg del compuesto del Ejemplo 15 por litro y 125 mg del
agente humectante Lissapos NX(condensado nonilfenol/etilen &xido)
por litro, a la tierra alrededor de las ralces y hojas de plantas
tratadas, conjuntamente con los controles tratados con agente
humectante solamente, fueron inoculadas'con esporas del organismo
de enfermedad conocido como moho polvoriento del pepino
Erysiphe cichloracearum, 24 horas después de la aplicacidn

gquimica. Las plantas fueron entonces colocadas en una habitacién
de ambiente controlado, (189C y 80-90% humedad relativa) hasta

el momento de medir la incidencia de enfermedad despu&s ds
catorce dias, cuando se encontr6 que el tratamiento con el ccm-
puesto activo resultS en un control del hongo, de 82%, en ccmpar-
acidn con menos del 5% en los controles.

Ejemplo 85

Se pasd un flujo lento de gas sulfuro de hidr&geno a iravés
de una solucibn agitada de N-cianometil-3,4-diclorometanosvlFfonani-
lida (6.0 g) en piridina (75 ml) gue contenfa trietilamina
(11.0 ml). La reaccibn se llevd a efecto a temperatura de saldn
por 4 horas y despus la mezcla fue puesta en hielo/agua (1500 fl).
El sblido precipitado colorante fue recogido por filtraci®n,
lavado con agua 6 secado. El producto fue identificado como N-
(tiocarbamoil metil)-3,4-diclerometanosulfonanilida (6.0 g, 89%
rendimiento), punto de fusién 178°.
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Ejemplos 86-89

Siguiendo procedimientos anflogos a los del Ejemplo 85,
los siguientes compuestos fueron preparados:

1
SOzR

R18
N-—CH — 2

N
: 1] .18 N~ .
Ejemplo R R A Sub . Punto de fusibn

86 Me | H |-CNH, °| 2-isopropil  136°
87 Me H ~@NH2 4-cloxo 186°

¥ o
88 Me H ~CNH,, 3—CF3 136
S _ '
L .
89 Me H ~CNH, | 2,6-dimetil 160°




Ejemplos 90-92

Siguiendo un procedimiento anflgo al del Ejemplo 2, los

55

siguientes coﬁpuestos fueron preparados:

1
SOZR
r18
N~CH=-A
l’/’tq}__Sub
\/
. 1 18
Ejemplo R R A Sub Punto de fusidn
90 Me Et COOH 2,6-diMe 164
91 n-Bu Me COOH |2,6-diMe 112
92 n-Pr Me CooH | 2,6-diMe 143

Ejemplos 93-122

Siguiendo un procedimiento andlogo al del Ejemplo 3, los
siguientes compuestos de la fbrmula dada en los Ejemplos 90-92

fueron preparados:
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Ejemplo 123

Siguiendo un procedimiento anfdlogo al del Ejemplo 2 pero
empleando material de comienzo bromolactona, la lactona

SOzMe

3 l’)”
N

punto de fusidn 127°, fue preparada.

CH

I

Ejemplos 124-127

" Siguiendo un procedimiento andlogo al del Ejemplo 34, los

siguientes compuestos de foérmula dada en losejemplos 90-92 fueron

preparados:

P
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Ejemplos 128-148
Siguiendo un procedimiento andlogo al del Ejemplo 44, los

siguientes compuestos de fbrmula dada en los Ejemplos 90-92
fueron preparadcs:

7 Punto
1] .18 ' de
Ejemplo R R A Sub fusidn

128 Me | H CN 2-C1,6Me ~ 68°
129 | Me | Me CN 2,6-diMe 80-82°
130 Me | H CN 2-C1 65°
131 Me | H "oN 3-CL, 4Me 88°
132 | nPr | H cN 3,4-diCl - 80° :
133 |- Me | H CN 2,5-diCl 112°
134 Me | H “CN 3-C1,4-F 110°
135 Me | H CcN 2,6-diCl - g2°
136 Me | H CN 2-0S0,Me " 98-99°
137 ‘Et | H CN 3,4-diCl 79-81°
138 | NMe,| H CN 3,4-dicCl 85°
139 Me | H CN 2,3-daicl 86°
140 Me | H CN 3-cl 64° _
41 Me | H CN 4-SCN 118° R
142 Me | H N 3-NO,,4-CL | 114-116° E
143 ‘Me | H CN 2,4-diCl 88°
144 | NMe,l H CN 4-Cc1 52°
145 | Me| H CN 3,4-diMe |  102°
146 | Me| H |-(CHy,CN|  2,6-diMe 51°
147 | Me| H |-(CH,LCN  3,4-aicl | 78°
148 Me | H | ~(CH,),CN 3,4-diMe 88°
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Ejemplos 149-160
Siguiendo un procedimiento anflogo al del Ejemplo 85,

los siguientes compuestos de f6rmula dada en los Ejemplos 90-92

fueron preparados:
Punto
o 18 de
Ejemplo R " R A Sub fusidn
K 149 Me H CSNH, 2-C1, 6Me " 152°
| 150 Me H CSNH, | 3-Cl,4Me 202°
| 151 | Me B eswe, | 2-c1 172°
! 152 Me H CSNH, | 2,6-dicl 186°
: 153 Me H CSNH, 2,5-dicl 196°
, 154 Me H CSNH, | 3-c1 184
: 155 nPr H CSNH, 3,4-dicl 168-170°
; 156 Bt H CSNH, 3,4-diCl 162-164° -
157 Me H CSNH, 2,3-dicl 1787
: 158 Me H CSNH, | 3-Cl,4-F 182°
' 159 Me H CSNH, 2,4-dicl 160°
‘ 160 Me H CSNH, 2-0S0,Me 180°
Ejemplo 161
; NHCH,COCEt S0,Me
2 MeS0,C1 NCH,COOEt
ST
ilridina
Qk// lﬁ;\\

<_

Se tratd una solucibén de N-fenilglicina etil &ster (10,0 q)
en piridina (50 ml), con metano sulfonil clorurc (4,3 ml).

O e

.
0
e
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Se dejd que la reaccibn exot&rmica procediera libremente,
hirviendo despu&s la mezcla bajo reflujo durante 2 1/2 horas,
enfriando y verti&ndola en una mezcla fuertemente agitada de
hielo/agua/dcido clorhidrico. EL precipitado s&lido, de
color castafio claro, fue recogido por filtracibn, lavado con
agua y secaéo. Rendimiento 7,0g (49%). La recrista114ac16n
de acetato de etilo/petrbleo 60-80° did cristales descolar—

ifoss de punto de fusibn igual a 66°

Ejemplo 162 L SO,Et
' SO,Et -
l, CHg
NH . NCHCOOEt |
| CH,

| | g
cis~(% \/CH3 BrCHOOOEt CH3\//\”/CH3
I
X K, CO. /DMF V4

Se agitd y calentd a 90° durante 7 1/2 horas una mezcla de
i”,6'—dimetiletanosulfonanilida (6,0g), carbonato potésico ° ,
anhidro (2,1g), etil 2-bromopropionato (3,65ml) y dimetilform-
amida (DMF) (90ml). Se enfrid y filtrd la mezcla, lavindose el
residuo en el filtro con DMF caliente, y evapbréndose el
filtrado. . E1 aceite amarillo resultante fue disuelto en &ter
lavédndose la disolucibn sucesivamente con una disolucidn de 7
‘hidrdxido s6dico al 10% Y con agua, secdndose después. = (MgSO4)
y evaperandose. El residuo sdlido fue apartado con un poco de
etanol, y los cristales se recogieron por filtracién. E1
rendimiento de N-l-carboetoxietil-2~,6"-dimetiletanosulfonanilida
fue 5,79 (65%). Punto de fusién 70°. '

Ejemplo 163

Se hirvid y agitd bajo reflujo durante 66 horas, una mezcla
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- de 27,6"-dimetiletanosulfonanilida (68,5g), carbonato potdsico
anhidro (24,5q), etil 2-bromepropionato (58,0qg) y 1,2-di-metox-
ietano (400ml), enfriando despu&s  filtrando, y evaporando

"el filtrado. ’

Una disolucibn en &ter del residuo aceitoso fue lavada tres
veces con disolucidn de hidrdxido sédico al 10% (100ml),
lavando con agua, secando (MgSO4) y evaporando para obtenfr
N-{l-carboetoxietil)~2",6 "-dimetiletanosulfonanilida como
ar.ite amarillo pdlido con una pureza superior al 99% (por

cuematografia gas-liquido).

Andlisis

Férmula empirica Cys H N 04 S
Teoria, % 57.48 7.40 4.47 20.42 10.23

Encentrado, % 57.19 7.71 4.21

Los lavados alcalinos acuosos fueron combinados y acidi-
ficados con HCl diluido. El precipitado s6lido (9,9g) fue
filtrado, lavado con agua, secado e identificado como sulfonan-

ilida recuperada sin reaccionar.

El rendimiento total del &ster fue 84,5g (98% baséindose

en la sulfonanilidaJ

Ejemplo 164
Sone SOZMe
»CH3 CH3
1
NCHCONHNHCOOEL NCHCONHNHZ

CH3\/ \,CH3 CHy~—= "~ CH3
- N



07/B/298

 —66-

- Una disolucidn de N-(1l-(2-etoxicarbonil) hidrazinocarbonil)

etil)-2",6"-dimetilmetanosulfonanilida (5,6g) en etanol (75ml)
mis una disolucibn de NaOH al 10% (75ml) fue calentada en un bafio
de vapor durante 2 1/2 horas y enfriada despu&s. El filtrado

fue neutralizado justamente con NaOH diluido, saturado con

‘cloruro -s6dico, y extrafido con cloroformo. ILa disolucién de

cleroformo fue secada y evaporada. El residuo did cristales
casi descoloridos de N—(l—(hidrazinocarbonil)etil)—2',6‘4f»

dimetilmetanosulfonanilida de una disolucidn en tolueno/éetrdled L
604800; Rendimiento 2,6g(58%). Punto de fusién 115—1180;.

Ejemplo 165. . :
En una prueba standard indicadora de actividad insecticida, .
se observd 30% de inhibicién de acetilcolinesterasa por'el
compuesto N—(2-(métilcarbamiloximin)pr0pil)—2’,6'—dimetil-
metanosulfonanilida a una concentracidn micromolar del com-

puesto igual a 100.

.
P

¢ Ejemplo 166

Se afiadid una suspensién/disolucién al 1% del producto del

- ejemplo 157 en glicol polietileno (Carbowax 400) a un calido

nutriente de dextrosa para dar una concentracién peso/volumen’

del medio de 1000 partes por milldn (ppm). Se diluyd después en © -

tubos de ensayo para obtener una concentracidn peso/volumen
del medio de 200 ppm., A cantidades de 8 ml de caldo se
afiadieron 0,2ml de un cultivo de caldo denso de la bacteria

que causa "brazo negro de algoddn", Xantomonas malvacearum.




P

B

08/B/298

. _67..

Al cabo de ocho dias de incubacidn a 25°C, se examinaron
todas las muestras de caldo para ver si mostraban seflales

de desarrollo de bacterias. No se produjo desarrollo alguno,
indicando que el compuesto es bacterioestdtico a este

_ organismo. '’

Ejempleos 167-169

Un cultivo de una semana de harina de maiz/arena del
organismo Pitium ultimum de la enfermedad de putrefaccidn

de humedad, fue mezclado completamente a mano con abono
limpio esterilizado John Innes No.l a razdn de 3kg de cultivo
poc 12 litros de tierra. La tierra infectada fue dejada
reposar una 18 horas antes de usarla. Cada uno de los
compuestos relacionados abajo fue molido con un agente moj-~
ador, Tween 20 (1% del volumen final), hasta producir una
logolucidn o suspensidn fina que fue después: diluida con

sgra destilada para obtener 160 ml de disolucidn conteniendo
1500, 500, 150 & 50ppm de ingrediente activo. Se afiadieron
ﬁlSml’alIcuotas de esta disolucidn a porciones de tierra de

;759 infectadas con Pitium ultimum contenidas en cajas pequefias,

de cartdn pl&stico, de 60mm difmetro x 55mm de altura. Quince
semillas de col, de la variedad "flor de primavera", fueron
colocadas en una depresidn circular en la tierra infectada
tratada, recuperadas, y sellado el conjunto con una cubierta
de plistico. Las cajas de cartdn se colocaron despuds en

una c8mara de temperatura constante a 25°%c - 1°%. se hicieron
cuatro preparados iguales por cada tratamiento con un trat-
amiento adicional cuando las semillas estaban sembradas en
terreno que estaba tratado sblo quimicamente, o sea, que no
habia infeccifn. Este filtimo tratamiento fue incluido para
medir el efecto directo de la sustancia quimica en la germina-
cibn de la semilla. Al cabo de seis dlas , las cajas de cartédn
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fueron retiradas de la c@mara de temperatura controlada y
valoradas para ver el grado de desarrollo fungoso en la
superficie del suelo y el porcentaje de germinaciones apare-
cido. Los resultados de ambas valoraciones se expresan en

una escala de 0 a 8, segfin se indica a continuacidn:

= éO% de inhibicidn
= 20-34% inhibicién
= 35-44% inhibici6n
= 45-54% inhibicién
55-64%. inhibicibn
= §5-74% inhibicién
= 75-84% inhibicidn
= 85-94% inhibicidn
= 94% inhibicidn

0 AU W Ny MO
1]

y vieigh dados en el cuadro siguiente:

ORI

G producto Puntuacidn
i Compuesto de Dosis Control Puntuacién
Ejemplo Ejemplo No. pmm Micelial ...... Germinacidn
= . | |
167 9 300 [ o -1
AN lo 0 . 5
30 | 0 IR ¢
168 24 100 0 1 5
30 0 1
169 26 300
100 0 - 4
30 0 3
Sin tratar - - 0 0
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170-178

Disoluciones o suspensicnes de acetona en agua conteniendo

2000 & 500 mg por litro del compuesto indicado abajo, junto
con 125 mg. por litro de un agenfe mojador, fueron aplicadas a:

(a)
(B)
(C)

(D)

la tierra que rodea las rafces y las hcjas de plantasde

arroz que tenian dos hojas completamente extendidas;

las hojas de plantas de vid con cinco hojas complet-
amente extendidas;
la tierra que rodea las ralces de las plantas de

patatas con siete hojas completamente extendidas;

Las hojas de plantas de patatas con siete hojas comp-
letamente extendidas;

la tierra gue rodea las raices y las hojas de plantas
de cebada con una hoja completamente extendida;

la tierra que rodea las raices y hojas de plantas de

pepino con dos hojas completamente extendidas.

I.as plantas tratadas, junto con testigos tratados con

agen ke mojador solamente, fueron inoculadas 24 horas después

de la aplicacién quimica:
en el caso de (A), con una suspensidn acuosa de esporas

del organismo de la enfermedad del arroz Piricularia orizae;

“ en el caso de (B), con una suspensifn acuosa de esporangios
del organismo de la enfermedad del moho de la vid Plasmopara

viticola;

en el caso de (C) y (D), rociando con una suspen idn

acuosa de esporangios del organismo de la enfermedad de la

roya de la patata Fitoftora infestans;
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en el caso de (E), sacudiendo con esporas de la enfermedad

del moho de la cebada Erisife graminis; o

en el caso de (F), sacudiendo con esporas del organismo

de la enfermedad del moho del pepino Erisife cicoracearum.
Entonces las plantas:

en el caso de (A), fueron colocadas en una atmbsfera de
éo—loo% de humedad a'28°C hasta medir la incidencia de enferm~
. edad siete dias después;

en el caso de (é), fueron colocadas en una atmésfera de
80-100% de humedad a 14-18°C basta medir la incidencia de

enfermeédad doce dias después;

en el caso de (C) y (D), fueron colocadas en una atmdsfera
‘de 100% de humedad durante 24 horas, trasladindolas después.
a una cimara de medio ambiente controlado- (18°C y 80-90% de
himedad relativa) hasta medir la incidencia de enfermedad 5

{tias después;

en el caso de (E), fueron transferidas a una cimara de
ambiente controlado (18°C y 80-90% de humedad relativa) hasta |
medir la incidencia de enfermedad 10 dias después; o

L en el caso de (F), fueron transferidas a una cimara de
‘ambiente controlado (18°C y 80-90% de humedad relativa) hasta

medir la incidencia de enfermedad catorce dias m&s tarde.

Se encontrd que, en comparacifn con menos del 5% en los
testigos, los tratamientos quimicos daban el porcentaje de

control indicado en el cuadro siguiente:
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.Producto
Ejemplo Compuesto del Dosis Enfermedad %Control
Ejemplo No. ppm
170 141 2000 arroz i 84
171 . 29 2000 moho velloso de la vid 98
» 500 " " "o " . 90
172 s 2000 roya de la patata 93
173 132 2000 " o " 76
L] 500 " L . ] " 59
174 148 2000 moho polvor de la cebeda 89
175 =~ 147 2000 n» " "o" " 96
176 146 2000 " " won " 92
an 123 2000 " " "o " 95
123 2000 moho polvoriento del pepino 92

njempin 179

El producto del ejemplo 95 fue ensayado de acuerdo con el

prﬁéedimiento de los ejemplos 49-55. Se obtuvieron los .

A?e$y1tados siguientes:

Especie Efecto
Guisantes 15
Mostaza 100
Linaza 25
Centenazo 15
Remolacha 100
Avena 20
Judias 100
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Ejemplos 180-184

Los compuestos relacionados abajo fueron comprobados segln
el procedimiento del ejemplo 66, pero empleando arroz (Oriza
sativa) como especie de ensayo adicional. Los resultados

fueron los sigquientes;

Ejemplo Producto Trigo Cebada Hierba Arroz
compuesto 7 e
del ejemplo T

1y
4

180 -85 0 0 .90 0

181 131 5 10 90 0 .

182 137 0 80 0

183 150 0 80 0

1:4 156 0 90 0
Ejsmplo 185

El producto del ejemplo 95 fue ensayado segfin el procedimiento
de los ejemplos 56-60 pero a 130 7 26 prtes por millén de peso/
yoliamen. Los resultados fueron los siguientes: ’

Dosis , ppm

Especie 130 26
Guisantes 30 20
Mostaza 100 90
Linaza 80 0
Maflz 100 50
Avena 100 -0

Centanazo 100 a0
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Ejemulos 186-191

~ Cada uno de'los-compueites relacionados abajo fue
formulado como: | o | |

(I) wn pélvo de arcills/arena incorporado al abo-
no Jom Innes I en una proporeién equivalente a 6,5 y 3,25
partes por millén de pesb/ﬁblumen del ingrediente activo de
la tierra y colocado en bendejas de aluminio anodizado de
19 em x 9,5¢, x 5,0 cm de altura. Esto es equivalente apro-
ximadanente a una aplicacidn superficial\ae 2,83y 1,4 kg de
ingrediente activo por hectérea cultivada é una profundidad
de 5 cm. Las semillas de las especies enumeradas abajo fue-
ron sembradas en lg tiérra tratada. wne especie por bandeja,
regadas ¥y colocadas en una cémars de ambionte controlado
(22¢eC; 65-05% de humedad relativa y 14 lhoras de iluminacién
artificial g 17.000 lux) durante 21 diés. .

(11) Uné suspensién acuosa junto con iOOO ppm del
agente mojador Lissapol NXQ Las superficies dé w conjunto
adicionalvde bapdejas con semillas ya sembradas fueron en- .
tonces rociadas con 2,8 6 1,4 kg/ha en 450 litros/heotérea,
manteniéndose las béndejas en la cémara de amblente contro-
lado durante 21 dias.

I;as. plantas fueron examinadas ehtonceé visualmente
para ver si presentaban alglin crecimiento regulador o efec-
tos herbicidas. Todas las diferencias relativas a un testi-
£o sin ftratemiento, fueron claéificadas en wa escala de 0
a 100, en que O significa un efecto nulo, y 100 indica supre
sidn completa. '

Los résultados se nmuestran en la tabla siguiente,

donde I representa el cago de incorporacién del suelo y II

el rociado superficial.
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Producto compuésto~de1 ejemplo

Especie . Dpsis Ilsgl Ilsglr 113%1 113%1 I S%I I 9'%I
Algoddn 6.5 .| ol o] of of ojof ofofo|lo {5]-
3.25 ol of o of ojo| of o)ofo |-]-

Tomate 1 6.5 0ol 0| of 0f ojoj ol 0o }jofo po |-
' 3.25. | ol o] ol of o|lof ol o]olo |-|-
Trigo 6.5 o{ o] of-0of olo} ol 0o} olo |-|-
3.25 ¢/ o] of o] oflof| oj«0 | o]0 - -

cebada | 6.5 | ol of of of olo] of 0o]olo |~]|-
3.25 ol 0of o of ofo] o o lolo |- |-

Hierba 6.5 gof1oqd 60 70| 90100 70|80 |90fi00 |~ |-

3.25 | 70|80 60} 50| 90} 90 5060 |90} 90 ] - -

6.5 0 O 0 0 0j 0 o] O 0j 0 L
3.25 ot 0O 0] 0 0] o 0f O N Y S e
zanahoria | 6.5 -l -1 4 =| olo] of o} oo |o|-
. 3;25 Il B -1 - 0y 0 0] O 010 - |-
?ampiina 6.5 -l =1 -t -] -|-| -] -1-]~- |90 -
Mostaza 6.5 - - -l - -{ - 7; - -1 - 50} -

Quenopodio 6.5 -1 - - - -] - -l - -1 - |100{~-.
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Ejemplo 192

27,6"-dimetil-etanosulfonanilida

Se afiadit"cloruro de etanosulfonil (114,4q) lentamente.
(durante 15 minutos) a una solucidn agitada de 2,6-dimetil-
anilina (110ml) en piridina (500ml). Se dejb6 que la reaccidn
exotérmica procediera libremente (la temperatura subib a
60°), despuss la mezcla de la reaccidn fue hervida bajo
reflujo durante trés_horas, enfriada y vertida dentrolde'ﬁﬁh
mezcla fuertemente qgita@a (5 litros) de agua, hielo y acidb
clorhidrico. El precipitado, marrén, granular, sblido fue -
recogido por filtracibdn, bien lavado con agua y secado en -
vacfo a 50° . El rendimiento de 2°,6°~dimetil-etanosulfon-
anilida cruda fue de 152,09 (80%). Su punto de fusidn fue 900,

El producto crudo total fue disuelto en una disolucidn
de hidrbxido sbdico al 40% (100 ml), diluyendo hasta 2 litrés
anroximadamente, calentado con carbdn vegetal durante 30 minutos
Y filtrado después, El filtrado claro, amarillo p&lido, fue
«nfriado, afladi&ndolo entonces lentamente a una mezcla agitada

!

uertemente de hielo, agua y &cido clorhidrico. EL precipitado,
blanco, s6lido, fue recogido por filtracién, limpiado con agua

y secado en vacio a 50°. El rendimiento de material purificado
de 92° de punto de fusibn 114,7g (60%).

P

R

Ejemplos 193-208

Siguiendo procedimientos anilogos a los del ejemplo 192,
fueron preparadas las siguientes sulfonamidas:

fu1§%m§
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SOZRl
%H

N sw

l\\\ ‘t _ ‘Punto

X " de 7
Ejemplo Rl Sub fusidn,®
193, metil 2,3-dicloro 102
194 metil 3,4-dimetil 92
195 isopropil 2,6-dimetil 102
196 -CH,,COOEE 3,4-dicloro 104
197 metil 2,6~-dicloro -
198- metil 2-cloro-6-metil 94
159 n-butil 2,6-dimetil -
290 metil 2-etil 40
201 2-tienil 3,4-dicloro
702 metil 3-cloro-4-fluor 116
203 metil 3-cloro-4~metil 83 )
204 metil 2-metanosulfoniloxi 121-123
205 metil 2,6-diisopropil 93
206 metil 2-metanosulfoniloxi- 178

- S5-nitro

207 dimetilamino 2,6=dimetil -
208 .'demetilamimo  2-clorc-6-metil -
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Los espectros de Resonancia Magn&tica Nuclear (RMN) de

los compuestos para los que no se da el punto de fusibn en

la tabla anterior tienen los siguientes valores de tau:

Compuesto
del ejemplo

Tau (CDC13)

197

199

207

208.

Ejemplo 209

3.5, 1H, singlete ancho, (N-H);

-0

2.5-3.0, 3H, multiplete, (aromético):. .

6.7, 3H, singlete, (CHy)’

2.95, 3H, singlete, (aromitico); ;
4.2, 1lH, singlete ancho, (N-H});

6.8-7.0, 2H, multiplete, (S-CH,)

7.65, 6H, singlete, (2,6-diCH,)

7.9-8.7, 4H, multiplete,(CH2CH2CH2CH3)

9.1, 3H, triplete, (CHZCHZCH2CH3).

2.95, 3H, singlete, (aromati;;;: .
3.95, 1H, singlete ancho, (N-H):;

7.15, 6H, singlete, (N/H CH3/2);

7.6, 6H, singlete, (2,6-diCH3).

2.75-3.0, 3H, multiplete, (aromdtico);
3.8, 1H singlete ancho, (N-H);

7.2, 6H, singlete, (N/CH3/2);

7.55, 3H, singlete, (CH3).

N-2-oxopropil-4“-cloro-metanosulfonanilida

Una mezcla de 4”-cloro-metanosulfonanilida (10,0g), carbonato
potagico anhidro (4.0g), cloroacetona (4,8ml) y l,2-dimetoxietano
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fue agitada y hervida bajo reflujo durante 24 horas, y filtrada
después, evapordndose el filtrado. El residuo did cristales
casl descoloridos de acetona/petrSleo 40-60°. Punto de

fu=idn 108°, Rendimiento 4,1lg.

Ejemplos 210-221

De un modo andlogo al ejemplo 209, se prepararon los -
siquientes:
N-2-oxopropil- 2°-cloro-6~-metil-metanosulfonanilida, '
punto de fﬁsién 960; ' )
N-2-oxopropil-2~,6~~dimetil-metanosulfonanilida,
punto de fusién 56°; 7
N-2-oxo-3,3-dimetilbutil-2",6"-dimetil~etanosulfonanilida,

anilisis:
Encontrado: C 61.75, H 8.26, N 4.62

ClGHZSNOBS requiere: C 61.70, - H 8.09, N74,50;

N—2¥oxopropil-2‘,6‘—dimetil—etanosulfonani1ida,
punto de fusidn 68°;

N-2-oxopropil-2~,6"-dimetil~1l-propanosulfonanilida,
punto de fusidn 104°;

N-2~oxopropil-2-,6~"-dimetil-2-tiofenosulfonanilida,
punto de fusidn 127-128°;

N—2—oxopropil—2’,6‘—dietil—metahosulfonanilida,
punto de fusidn 46°;

" N-2-oxepropil-2~,6”-dimetil-1l-butanosulfonanilida,

punto de fusibdn 69°.
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N-2-oxopropil-3~,4°~dicloro-metanosulfonanilida,
punto de fusidn 920;
N—2—oxopropil-3‘,4’-diisopropil-metanosulfonahilida,
punto de fusidn 1340;
N-2-oxopropil-2--metoxi-metanosulfonanilida,
punto de fusidn 126° y
N-2~oxopropil-2~,5°~dicloro-metanosulfonanilida,
punto de fusisn 134°,

Ejemplo 222

N-(2,2-dimetoxipropil)-2--cloro-6"-metil-metanosulfonanilida

A una solucifn de N-(2-oxopropil)-2--cloro-6"-metil-
metanosulfonanilida (5,7g) en metanol (80ml) fue afiadido
dcido 4-toluenosulfénico (0,2qg), seguido por ortoformato da
trimetilo (6,65ml). La mezcla fue agitada a la temperatura>
ambiente durante 24 horas, dej8ndola reposar durante 6 dias.
La solucidn fue vertida en una disolucidn de bicarbonato
s6dico diluido, y el precipitado s6lido fue recogido por
filtracidn, lavado con agua, y secado para obtener un sSlido
de color blanquecino de punto de fusidn iqual a 84°.

Rendimiento 6,0qg.

Ejemplos 223 y 224

De un modo andlogo al ejemplo 222, se prepararon los
siguientes:
N-(2,2-dimetoxipropil)-4~-cloro-metanosulfonanilida,
de punto de fusidn 85°; y
N-(2,2-dimetoxipropil)-2~, 6 ~dimetil-metanosulfonanilida,
de punto de fusidn 82°,
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Ejemplo 225

4”-cloro-N—( (2-metil-1,3-ditiolan-2-il)metil)-metanosulfonanilida

Una solucidn de 4‘—cloro—N-(2,Z—dimetoxipropil)-metanc-
sulfonanilida (3,2g) en &cido acé&tico (50ml), fue tratada
con etanodiol (0,96ml) y la mezcla fue destilada lentamente,
utilizando una columna Vigreux corta, durante 30 minutos,
descartando el destilado.. La solucidn de &cido acético
restante fue evaporada, y el residuo fue evaporado de nuevo
con tolueno para eliminar las trazas de dcido acético. Una
disolucién del reslduo en &ter, depositd al reposar cristales
de color rosado. La recristalizacién del acetato de etilo/
éter dio el prodﬁcto en forma de cristales casi blancos de
punto de fusidn 114-117°. '

Ejemplos 226 y 227

De un modo andlogo al ejemplo 225, se prepararon los
siguientes:

N-((2-metil-1,3~-ditiolan-2-il)metil)=-2",6 =dimetil~-
metanosulfonanilida, con punto de fusidn 1080; y

N-{ (2-metil-1,3-diticlan-2-il)metil)-2"~-cloro-6"-metil~
metanosulfonanilida, con punto de fusidn 140°.

EjemElo 228

N-( (2-metil-1,3-dioxolan~-2~il)metil)~-4”~cloro-metanosulfonanilida

Una mezcla de N-(2-oxopropil)-4~-clorometanosulfonanilida
(6,0g), etanol,2-diol (10ml), &cido 4-toluenosulfénico (O,lg)
y tolueno (75ml) fue agitada y hervida bajo reflujo con
separacignde agua por medio de un receptor Dean and Stark,

Al cabo de 3 horas la mazcla de reaccidn fue enfriada y vertida
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en agua {unos 200ml) conteniendo unas pocas gotas de
disolucidn de hidréxido sbdico. La capa orgdnica fue
separada, lavada con agua, secada (MgS04) y evaporada hasta
obtener un aceite pardo, que dic” cristales color cervato de
una solucidn en tolueno/petrdleo 80-100°. Rendimiento 6,0qg
(86%). Punto de fusi6n 84-85°. -

Ejemplos 229-231

De un modo an&lago al ejemplo 228, fueron preparados 103

siguientes:

N-( (2-metil-4-hidroximetil~l, 3~dioxolan=-2-il)metil)-4"~

cloro-metanosulfonanilida, con punto de fusibn 1180;

N~-{ (2-metil-1l,3-dioxilan~2-il)metil)=2"-cloro-6"-metil-

metanosulfonanilida, punto de fusidn 84° iy

N~{ (2-metil-1,3-dioxolan-2-il)metil)-2",6"-dimetil-

metanosulfonanilida, punto de fusidn 58°.

Ejemplo 232

N—2—hidroxiiminoprbpil-2‘,6’-dimetil—metanosulfonanilida

Una disolucidn de N-(2-oxopropil)-2-,6 ~dimetil-metano-
sulfonanilida (3,0qg) en etanol (50ml) fue afiladida a una
solucidn de hidroclorurc de hidroxilamina (0,9g) y acetato
s6dico (1,1g) disuelta en un volumen de agua minimo. La
disolucidn fue hervida bajo reflujo durante 3 horas, y despudso
enfriada y evaporada. Una solucidn del residuo en E&ter fue
lavada con agua, decada (MgSO4) y evaporada. Se volvid a
evaporar el residuo con tolueno para eliminar el &cido acético,
y despuds se cristalizb el producto de una disolucitn de
etilo. Punto de fusién 122-124°.
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Ejemplos 233 y 234

Un cultivo de harina de mafiz/arena de una semaha} del
organismo de la enfermedad de putrefaccidén por humedad
© Pitium ultimum fue mezclado completamente a mano con abono
‘esterilizado John Innes No. 1 a razén de 3 kg de cultivo por

12 litros de tierra. Esta tierra infectada se dejd reposar
durante unas 18 horas antes de su uso. Los compuestos
relacionados en la tabla inferior fueron molidos con el

agente mojador Tween 20 (1% del volumen final), hasta producirse
una solucidn o suspensibn fina, gue fue entonces diluida con
agua destilada para dar 160ml de disolucidn conteniendo 1500

6 500 partes por millén (ppm) de ingrediente activo. 15ml
alicuotas de esta disolucién fueron afiadidas a porciones de

75 g de la tierra infectada con Pitium ultimum contenidas

en pequefias cajas de cartén pi&stico, de 60mm de di&metro
y 55mm de altura.

Quince semillas de col, de l]a variedad "flor de primavera",
fuefon colocadas en una depresidén circular en el suelo infec-
tado tratado, recuperadas, y sellado el conjunto con una cubierta
plastica. Las cajas de cartdn fueron colocadas entonces en
una cimiara de temperatura constante a.25°-1°c. Se hicieron
cuatro preparados iguales por tratamiento, con un tratamiento,
adicional donde las semillas fueron sembradas en suelo que
s6lo estaba tratado quimicamente, o sea, que no habia infeccibn.
Este Giltimo tratamiento fue incluido para medir el efecto

directo de la sustancia quimica en la germinacidén de la semilla.

Al cabo de seis dias, las cajas de cartén fueron retiradas
de la c8mara de temperatura controlada y examinadas para ver
el grado de crecimiento fungoso en la-superficie del suelo y
el porcentaje de la germinacidn. '



; i 08/B/288

-83-~ . Y

Los resultados de ambas evaluaciones se expresan en una
escala de 0 a 8, como se indica a continuacién:

20% de inhibicidn 5 65 - 74% de inhibicién

(@)
n

1 = 20 -34% de inhibicidn 6 75 - 84% de inhibicién

85 = 94% de inhibicisu

]

2 = 35-44% de inhibicidn 7

3 = 45-54% de inhibicién’ 8 94% de inhibicién

4 = 55-64% de inhibicidn

Yy se presentan en la tabla que sigue. Calquier fitotoxicidad
inducida por la sustancia quimica solamente se deduce del
tratamiento del suelo por la sustancia gquimica tGnicamente.

Compuesto Dosis | Puntuacifn| Puntuacidn | Puntuacidn

PPmM de control de ) de

micelial | germinacidn fitotoxicidad

N-((2-metil-1,3-dio-
xolan-2~-il)metil) -

4”-cloro-metano- ,
sulfonanilida 300 8 0 -

N-(2,2~dimetoxi~-
propil)-2~-cloro-

6”°=-metil-metano=-

sulfonanilida 300 4 1 0
100 3 1l 0

Sin tratar 0 0 0

Ejemplo 235 y 236

Soluciones acuosas de acetona de cada uno de los compuestos

relacionados en la tabla inferior, conteniendo 2000 partes por

e —— e o
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milldn (ppm), junto con 125 ppm de un agente mojador adecuado,
fueron aplicados a la tierra que rodea las ralfces y hojas de las
plantas de vid con conco hojas completamente extendidas.

Las plantas tratadas,‘junto con testigoé tratados con
agente mojador s6lo, fueron inoculadas después de 24 horas de
la aplicacidn quimica con una,suspgnsiéﬁ acuosa de esporan-
gios del organismo de la enfe%medad del moho de la vid,

Plasmopara viticola. 1
¢

Las plantasfueroncolocaéas después - en una atmdsfera
de 100% de humedad, a 14-18°C’hasta medir la incidencia de
enfermedad doce dias después;;encoﬁtréndose gue los trata-
mientos habfan dado el control fungoso siguiente en'cdmparacidn
con menos del 5% en los testigos. '

% Control del moho
Compuesto velloso de la vid

N-(2,2-dimetoxipropil)=2~-cloro-6~-metil-

metanosulfonanilida E 94

N=((2-metil-1,3-dioxolan-2-il)metil)-

2‘—cloro—ﬁ‘—metil—metanosulfoﬁanilida , 80

Ejemplos 237-239

Soluciones acuosas de acetona de cada uno de los compuestos
relacionados abajo, conteniendo 2000, 500 b partes por millén
(ppm) peso/volumen junto con 125 ppm de un agente mojador
adecuado, fueron a?licadas a la tierra que rodea las ralces
y hojas de plantas de patata con siete hojas completamente
extendidas.
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Las plantas tratadés, junto con los testigos tratados con.
agente mojador solamente, fueron inoculadas 24 horas desﬁués
de la aplicacidn quimica con una suspensién acuosa de
esporangios del organismo de la enfermedad conocida como
roya de la patata, Fitoftora infestans.

Las plantas fueron colocadas después en una atmSsfera de
100% de humedad / 80% humedad por 2% horas, y después fuevon
transferidasa una habitacidén dé ambjente controlado (l&oc V.
80-90 % humedad relativa) hast? quella incidencia de edfermedad
fue medida a los cinco dfas. :

Se encontrd que los tratamientos habian dado el grado de
control de hongo que se demuestra en la tabla siguiente,
comparado con menos del 5% en los controles. _

!

Compuesto : Dosis % Eontrol Aﬁublo
ppm de patata

N-2-oxopropil-2-,6~~dimetil-metano~ , v

sulfonanilida ; 2,000 99
i 500 94
. . ; 125 90
N- (2, 2-dimetoxipropil) -2, 6°~dimetil-
metanosulfonanilida l : 2,000 928
500 55 .

N-( (2-metil-1,3-dioxolan-2-yl)
metil)-2,6 -dimetil-metanosulfon-
anilida : ) . 2,000 98

Ejemplo 240 ¢ . ”

Se aplicaron soluciones acuosas de acetona de N-2-oxd—3;3?
simetilbutil-2",6°-dimetil-etanosulfonanilida, que contenfan

POOR o | s
QUALITY | '. -



1
l}/B/288

¢

e
T =, —-

—8i"6—

- - 2,000 partes por millén (ppm) peso/volumen conjuntamente con
' 125 ppm de un agente humectante apropiado, a la tierra
alrededor de las rafces y hojas de plantas de arroz que tenian

dos hojas totalmente expandidas. ;

Las plantas tratadas, cohjuntamente con los controles

tratados con agente humectanté solamente, fueron inoculadas
con esporas del organismo de enferpedad conocido .como afiublo

de arroz Pyricularia oryzae, 24 horas después de la aplicacidn
quimica. ' j E P

Las plantas fueron enton%es cglocadas en una atmééfera de
100% humedad / 80% humedad, a.28 C hasta que la- 1nc1denc1a Gae
enfermedad fue medida siete dfas m&s tarde, momento el que se
encontrd que el tratamiento habia dado un control de hongo de

80% en comparac16n con menos de 5% en los controles,

]

i

Ejemplo 240

) i - 1
Se aplicaron soluciones acuosas de acetona de N-2-0x0-3,3-

dimetilbutil—z‘,6‘—dimetil—eténosuifonanilida, que contenifan
2,000 partes por milldn (ppm)?peso}volumen conjuntameﬂte con
125 ppm de un agente humectanée'apfOPiado, a la tierra al-
rededor de las ralces y hojas de piantas de arroz que tenian ’
dos hojas totalmente expandidc‘}s . ' '

; i
Las plantas tratadas, conjuntamente con los controles
. |}
tratados con agente humectante solamente, fueron inoculadas
con esporas del organismo de enfermedad conocido como afiublo

de arrox Pyricularia oryzae, 24 horas después de la aplicacién

quimlca.

Las plantas fueron entonées colocadas en una atmésfera de
100% humedad/ 80% humedad, a 28°C, hasta que la incidencia de
enfermedad fue medida siete dias mis tarde, momento en que se
encontrd que el tratamiento habfa dado un control de hongo de

80% en comparacidén con menos de 5%§gn'losrcontroles.

{ '
{
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Ejemplo 241

Se incorpor6 N=-(2=-oxopropil)=-2-=-cloro-6~“-metil-
metanosulfonanilida, formulada como polvo atarcilla/arena,
en abono de sembrado John Innes I en una razdn equivalente
a 130 partes por millén peso/volumen de ingrediente activo
a tierra y se colocd en peroles de aluminio anodizado de
19 cm de largo x 9.5 cm de ancho x ﬁ .0 cm de profundidqd j
Estas razones son equivalentes apro§imadamente a una apllcacidn

~en superficie de terreno de 56,Kg de ingrediente activg poi-

hectdrea cultivada a una profundidad de 5 cm. Las semjllas
de guisantes, mostaza, linaza,gmaiz, aveény y centenaza
fueron sembradas en la tierra Fratada y regadas y colocadas an
una habitacién de ambiente controlado (22 C, 65-85% humedad
relativa; l4 horas iluminacidn,artificial a 1300 lux) pof
21 dias. x ; :

!

Las plantas fueron entonces evaluadas visualmente ‘para
efectos herbicidas o reguladores del crecimiento. Todads las
diferencias con un control no tratado fueron apuntadas en .
una escala de 0-100 , en donde 0 significa ninglin efecto y
100 significa destruccidn completa.: |

J t )

Los resultados se demuestran en la siguiente tabla:

Especies { ‘razén de dosis (ppm) 130
Guisantes -~ (Pisum sativum) : 30
Mostaza --(Sinapis alba) 100
Linaza = (Linum usitatissimum) ;i 80
"Maiz - (Zea mays) i i 5 5
Avena - (Avena.sativa):@ f ’ 60 ,
Centenaza - = (Lolium pe;enne) | 70;

I
' v

! f
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Ejemplo 242 . : :
Se afiade gota a gota una soluC16n 30% &cido sulffirico
(27.5 ml) a una mezcla agitada de N—(2 oxopropil)-2-,6~ —dimetil-

metanosulfonanlllda (0.1 mol), c1apuro de pota51o (6.2 g) ¥y

agua (20 ml). Se mantiene 1al temperatura a 15°. se agita la
mezcla de reac016n por 15 mlnhtos v la cianchidrina de la’
Vsulfonanll;da es aislada.

s W L Y syt

: , ; i
Ejemplo 243 50,Me i S0, Me
{ !
3 i
U3 cpoet | ' [ CH3
N CHCOCH | ; N CHOCH,
COOEL | ‘
CH3\‘ \.—CH:). ' 3~\ / \r /CL
. e '

Se calienta por 2 1/2 horas una mezcla de N-(3 3= dl(etox1-
: carbonll( 2-oxo-1-metllpropll} -2- § -dimetil-metano sulfon-
anlllda(o 5 mol), hidréxido de s&dio (1.5 mol}, etanol(SOO ‘ml)
Y agug (50p ml) y después es gnfrl da y el etanol evaporado.
La soluc16n acuosa resultanteies ac1d1f1cada con 501do clorhid-
rico y calentada por 1 hora, entonces el producto es alslado.

r { t
. i .

Ejemplo 244 ; ' t

- Se ag1t6 y calentd a 70- 80 por 3 horas, una mequa de
2,o-dlmetllmetanosulfonanlllda (12. Sg), 2°-cloro-4- t10c1ano-
acetanilida (14.2 g), carbonato de .potasio (4.3 gq) vy dlmetll-
formamida (75 ml), y después fue puesta en hlelo/agua. El -
material semi-sblido, viscoso prec1p1tado fue extrafdo en *

cloroformo. La solucidn de ¢ orof?rmo fue lavada con una

-

L3

.soluc16n 5? hidrbxido de SOle, layada con agua .y despues
secada "(MgS04) y evaporada a Un ac§ate marrdn. Se flltré una
solu016n de este aceite en cloroformo a través de una columna
corta de gel de silica. La evapora016n del eluato dio un acelte
marr6n que depositd de una solucidn en etilacetato, cnlstales
casi incoloros de N-{(( (4- tloc1anofenll)carbamoxl)metml) -27,6"=
dlmet;lmetanosulfonanlllda. Punto de fusién 152°. ;. ;

. ) )
.

|
{
3
;
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Ejemplo 245 j :

Se dejd estar por 20 horas a Eemperatura de salbn, una
solucidn de N~ (3~hidroxi-2-oxopropil)}-2-,6~°-dimetil-metano-
sulfonanilida (2.8 g) en piridina (5 ml) y anhfdrico acético
(5 ml). Se afiadid agua para descomponer el exceso de anhidrido,
y el producto aceitoso fue extraido en &ter. La solucibn de
8ter fue lavada sucesivamente con &cido clorhidrico diluIdQ Yy
solucidn de bicarbonato de sodio, secada (MgS04), y evaporgda
para dar un aceite amarillo. fSe filtrd una solucidn de este aceite
en cloroformo a través de una col fna corta de gel de sflica.

La evaporacién del eluato diéiel producto, N- (3-acetoxi~2-
oxopropil)-2~ 6’-dlmetilmetllanosu}fonanilida como un aceite

amirillo pé&lido. : [

. Rendimiento 2.5 g (77%) .
An&lisis: C, 53.20 H, 6.57; N, 4.30%

C14H19NOSS requiere C, 53.66; H, 6.11; N, 4.47% |

Ejemplo 246
Se calentd en un bafio de vapo? por 2 1/2 horas una solucidn

de N-( -(2-(etoxicarbonil)hidracinécarbonil)etil )=27,6"~
dimetilmeténosulfonanilida (5,6 g)}en etanol (75 ml) y solucién
hidréxido de sodio 10%, (75 ml), y 'despuds el etanol fue

evaporado de la misma. Lasolucibnacuosa restante fue acidificada
con &cido clorhfdrico diluido, calentada en un bafio de vapor
por 1 hora, y despufs filtrada. El filtrado fue entonces
neutralizado con solucidn de hidr6xido de sodio dilufda, satur-
ado con cloruro de sodio y extrafido con clorformo. ILa solucidn
de de cloroformo fue secada y evaporada, y el residuo did
cristales incoloros de N=( 1= (hidracinocarbonil)etil)-z‘;ﬁ
dimetil-metanosulfonanilida, de una solucidn de tolueno/60-80°
petrol. Rendimiento 2.6 g (58%). Punto de fusidn 115-118°,

Ejemplo 247
$e calenté hasta hervir,'y deépués se dej8 enfriar a

temperatura de salén por 2 hoxas, Jna solucidn de la sal deA

i

POOR | ! o
QUALITY - ; o



15/B/288
-90- :

hidrocloruro de N-( 1-(hidracinocarbonil)=-etil)=2",6"-dimetil~
metanosulfonanilida (3,2g) y acetilacetona (1,0 ml} en etanol

(25 ml). El precipitado sb6lido fue recogido por filtracién

y recristalizado del etanol para dar N-( 3-3,5-dimetil-l-
pirazoélil)-l-metil-2-oso-etil )-27,6 -dlmetllmetanosulfonanlllda.
Rendimiento 1,59 (43%). Punto de fusidn 168°.

Ejemplo 248 ' : .
' Se afiadio isociansto de metilo (1,2 ml) a una solucidn

de acetona de N-{( 2—h1drox1m1n0propll) -27,6" -dlmetllmetano-
sulfonanilida (2,7g) gque contenia trietilamina (0.05ml). Se
dejd permanecer la mezcla a tgmperatura de saldn durante la
-noche, y después fue evaporada a un aceite viscoso que solidi-
ficd lemtamente al dejarse estar. La recristalizacidén con
etilacetato/60—80o petrol did cristales de N-(2~(metil-
carbamoiloximino)propil )-2°,6"-dimetilmetanosulfonanilida.
Rendimiento 3.0g (91%). Puhto de fusién 130-134°.

Ejemplo 249 ,
SO Me . SOzMe

: cH
CH3 i ‘ 13

2\ - NCH—\

NOH : NOMe

‘\I] CH, | CH3-~(§§\‘\\ ' cmg
- R
/ Me I | \\/‘

K2C03

CH

//m\&

Se agitd e hirvidé lemtamente bajo reflujo por 3 horas una
mezcla de N-{ 2-hiroximinopropil)-2’,6‘-dimetilmetanosulfon-
anilida (2,7g), carbonato de potasio (0,75g), iodometano
(1,3 ml) y acetona (50 ml). La mezcla de reaccibén fue filtrada
y el flltrado fue evaporado a un aceite que, con una solucidn
&éter/40- 60° petrol, deposmté cristales. Rendimiento 0,6g (21%).
Punto de fusidn 126°. ' o

3
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Ejemplo 250

Se aﬁadié acetil cloruro (0.9'ml) a una solucidn
diclorometano (20 ml) de N-(2-hidroximinopropil) -2-,6°-
dimetilmetanosulfonfnilida (2,6g) y trietilamina (1l.6ml).
Se agitd e hirvié la mezcla bajo reflujo por 3 horas vy
después fue filtrada y el filtrado evaporado a un aceite
amarillo claro. Se filtrd una solucidn de este aceite en
cloroformo a través de una columna‘cort& de gel de silicay
el eluato fue evaporado para dar N={ 2-(acetil-oximind) ?
propil)=-2~,6"=-dimetilmetanosulfonanilida andliticamente pufa;i
Rendimiento 1,9g (63%). ' ¢ ! !

: |

Andlisis
: i
Encontrado: C, 53.74; H, 6.80; N, 8,49%
Cl4H26N204S requiere: C,'53.8?; H, 6.45; N, 8,97%
Ejemplo 251

} ‘
Se prepard una solucidn de dietil etoximagnesio malonato

mediante reflujo de una mezcla de magnesio (0,9g), dietil
malonato (5,6 ml), etanol (4,3 ml)y éter (20 ml) por 3 horas,
evaporando despu@s con tolueno y renovando el disolvente con
8ter seco. A esta solucidn se aﬁagié gota a gota y aqitandc,
una solucién de &ter de N-(l-clorocarboniletil)-27,6"~dimetlil~
metano sulfonanilida (preparada dei dcido (l0g) y tionil
cloruro). Tras permanecer durante;la noche a temperatura de
salén, el complejo resultante. fue éescompuesto calentando

con &cido sulflrico diluido. Los éroductos organicos fueron
extrafdos en &ter y la solucién fue lavada con agua, secada
(Mgso4) , y evaporada para dar un residuo s6lido. La
recristalizacién en etil ecetato dié cristales incoloros de
N-(3,3-di (etoxicarbonil)-2-oxo-l-metilpropil)-2"6"-dimetil-
metanosulfonanilida. Punto de fusifn 125°.

POOR | -
QUALITY - o
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Zjemnlo 252

T 52 calentd basta hevir y esisando wa solucidn de
N~(l—etoxicarbcnile%il)~2'~€rif1uormetil—4'~Teniltio-metauo»

sulfonanilida (7,5 ) en Acido acético (50 ml) y se ofindid
vperéxido de hidrégeno (6 ml de 100 ?ols). he convinud agibem
do e hirviendo bajo reflﬁjo por 3 horas, entonces la nmescla
de reaccibn fue pucsia en hiclo/ague y extralda con clorofor
mo. La solucidnrde cloroformo fue secada y evaporado a un
aceite emarillo que en solucidn de etanol did eristales
incoloros de H-(1~eﬁoxiéarboniletil)—2'—trifluormetil—4'—
feniisulfonil~metanosulfonanilida. Rendimiento 6,6 & (832).
Tunto de fusidn 121¢. '

Eiemplo 253

Se traté con tionil cloriro (5 ml) una #oiucidn dc
N—cérboximctil—Z',6‘-dimetilnmetano—sulfonanilida (7,2 ) en
cloroformo (50 ml) y la mezcla fue hervida bejo reflujo por
1 1/2 horas y evaporada después° Il residuo fue re-evaporado
con tolueno (para remover trazas del tionil cloruro), y en-
tonces fue digvelto en tebrshidrofuran seco (10 ml). Se afic-
dié el tris-trimetilsililoxietilenc (19,6 g).y a continuacid:
cloruro esténico (3 gotas). Se dejé permaﬁecef»la,mezcla de
regecibn o bemperatura de galén por 70 horas, ¥y cntonces Fuc
calentada en un bhafio de vapor por 2 horas ¥ pués%a desnuls
en ung mezcla de vollmenes iguales de Acido clorhldrico di—

luido y tetrohidrofuran. Fsta solucidn fue calentads en un

|bafio de vapor por 1/2 hora, saturada con sal, y extraids cor

éter. La solucién comhingda de &ter fue lsvada con solucidn
de bicarbonato de sodio, secada (I'z504) y cvaporads para dor

el producto, H-(3~hidroxi-2-oxopronil)-2', 6 -dimetil-netono~

‘|sulfonalida, en forma de un azcelte amurillo clarc. Rendimicy

to 5,0 g (6641).

O 2
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Andlisis: ' 3 : :
c, 57,72; H, 6,40} N, 4,91%
C12H17NO4S requiere: C, 53,12; H, 6,32; N, 5,16%

‘ !
Ejemplo 255 ’ : i i
: e
Slguiendo un procedimiento an&logo al del Ejemplo 253, se
prepard N- {3-hidroxi- 2-oxo-l—metilpropi]) -2" ,6 —dimetil— o
Punto de,fusiﬁn 125-126°. i
3

! i

+

metanosulfonanilida.

Ejemplos 255 y 256 i P

En forma similar a los Ejemplog 193~-208, se prepar6
2°,6”"-dimetil-4-morfolinosulfonanilida, punto de fusién 124 ,*
y 37,4 -dicloro—4—morfolinosulfonan}lida, punto de fusidn 122°.
Ejemplos 257-259 ' ﬂ : ! '
- | P
En forma similar.al Ejemplo 3, se prepararon los siguientgﬁ

&steres de férmula dada en los! Ejemplos 4-33: ! _
; : Punto

Ejemplo | R "R A - Sub fusién
257 | n=-Pr | Me COOCH,~ 4 2,6~diMe | Aceite
257a | Me |H CH=CHCOOEt 2-Cl, 6-Me 70°

258 | Me | Me COOEt 3,5-dicl 92°,
259 | Me |Me CcooMe 3,5-diCl 110°

QUALITY

P RSN
SRR RN R
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El andlisis para el compuesto del Ejemplo 257 es como sigue:

‘Encontrado: - 60,63%/C, 7,008 H,  3,69%N;
C19H25N058 requiere: 60.14% C, §.64% H, 3,69%N,

Ejemplos 260 y 261 . . ) .
: : o r S i
! ! :

En forma similar al Ejemplo 34, se prepararon 1OSiSlg-5

' u1entes compuestos de f6rmula dada én los Ejemplos 35—43

. Ejemglo 263 7 ; ;

- Ejemplo 264'7

o=

o : g Punto de
Ejemplo R g8 A o Sub fu,s;én
260 |Me i fcong” o 2,6-diMe | 109°
261 me . |me |con{ o | 3,5-aic1 | 210°

EjemElo 262

En forma 51m11ar al Ejemplo 209, se prepard N- (2-ox0pr0p11\-

'”ir 37,5 -qlcloqo-metanosulfonanlllda, punto de fusién 106°;

i i
I , : :
En forma similar .al Ejemplb 44,ise prepard N-(3-cianopro§il)-
3“,5"=dicloro-metanosulfonanilida, phnto de fusibn 82°.»

3

En forma similar al jemplo 123, se preparG la lactona .

popR *47*;>. D
ABALITY R
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Ejemplo 265 ' .
' f t :
En forma similar al Ejemblo 85, se prepar§ N-(tiocarbam=
oilmetil) 3°,5" -dicloro—metanosulfonanilida, punto de fusidn

188°. ‘ (
! '
{ f
Ejemplo 266 f , ‘
Se prepar$ un concentrado emulsionable 40% peso/dolum?n,,
haciendo una solucién de xileno dello siguiente: i i -
N-(l (etoxicarbonil)etil)-2-, 6'-dimet11-1-propano- 1§;~‘
sulfonanil&da i t 1 400g7°
grilan ca (dodecilbencenbsulf&nato de calcio E ‘ 5“
70% en butanol) SR B . 253
' ‘ ! ! ,
Etilan C40AH (aceite de éastoi/condensado de % SRR
6xido de etileno ¢ { ' 25g -
Xileno (a un litro) : ; aprox ' 600'ml
: i ioos :
‘Ejemplo 267 e h
! i , 3 T .
i -
Se prepar6 un concentrado emulsionable 25% peso/volumdn, i
haciendo una solucién de xileno de(lo siguiente: ' §~;,} )
N (l—(etoxicarbonil)etil)-z‘,é'—dimetil— ) i "~,‘,‘ Q}
etanogulfonanilida { E . {250§ |
Arilan CA [ y | b o2sg :
Etilan C40AH o 25g f
Xileno (a un litro) aprox , 740 ml
Ejemplo 268 _ ]

)
'

-Se ensayd N—(2 oxopropil{ 3’,4’—dimetil-metanosulfonanilida
a una razén de dosis de 300 ppm en‘el ensayo descrito en los
Ejemplos 233 y 234. Esta di5 un Indice de control’ micelial;de 0

b S | /

POOR | SR | £
QUALITY , |
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Yy un iIndice de germinacién de 3,mientras que iaérmuestias no
-. tratadas dieron un Indice de 0 para ambos.

Ejemplos 269-271

»

Los compuestos enumerados a continuacidn fueron ensayados
- en el ,ensayo descrito en los EgempLos 170-178, con los;

)

51gu1entes ‘resultados: A : _ }
AT | .
. ' - i
Ejemplo|. Compuesto Razén| . . Enfermedad| Control
' . pm - 5
] 269 Producto del Ejemplo | 2000 | afiublo de patata | 56
Jemp , ; P 3
: 46 7' S % ¢
; 270 | N-(2-oxopropil)=3", | 2000 | . afiublo de arrozi | , 67
f? ' 4”-dimetil-metano~ s -
. 3 . ;
L sulfonanilida . ' F
t " ' 2000 moho polvoriento | '~ 99
! P ! '1 de cebada : b
H ' .
I .
l " 2000% afilublo de patata Y
' 271 | Producto del Ejemplo| 500 | afiublo de patatd 74
249 ' A ' ;
" - 500 afiublo de arroz; 65

EBjemplo 272

En forma similar al Ejemplo 209, se prepard N-(2-oxopropil)-
3’,4';?imeté1-metanosulfonanilida, punto de fusidn 78°ﬂ

[
j ;
[

Qum “‘Y
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v

Los puntos de invencidén propia ¥y nueva que se pre-
sentan vara que sean objeto de este solicitud de Patente dé
Invencién en Espaiia, vor VZINTE afios, son 1los que se reco-
gen en las reivindicaciones siguientes:

2,- Un procedimiento‘para preparar unea sulfonaé

nilida de la férmula

s0,%" .
N-R-A

R6 RZ I

R> R
Ls L

o una de sus sales, en donde Rl representsa glquilo, elqui--
lo sustituido, cicloalquilo, aralquilo, aralquilo sustitui-
do, arilo, arilo sustituido, un grupo heterociclico, un &ru

po neteroctelico sustituido, o un grupo de la fémula

T
R
e 8

-N s en donde R/ ¥ R son iguales o diferentes y ca- .

H
g8 |
de uno representa un &tomo de hidrégeno, alquilo, elquilo
sustituido, aralquilo, aralquilo sustituido, arilo b arilo

sustituido; R representa alquileno o alquenileno; A repre—

0 A
senta -COOH; -CSSH; ~GBGRY; -cEvRiORMY; —&-o-=c :

N9

1 L r] w

s !»;hf-b' ri
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~Cii; 6 —COR:L2 o un derivado carbonilico o un comnuesito de
Fadicién del mismo; en donde E ¥y G son iguales o diferentes
y cada vno representa un Ltomo de Abxigeno o de azufre; Rg
representa alquilo, alguilo sustituido, aralquilo, arslqui-
io sustituido, arilo o arilo sus“ci’cuidé; Rlo y Rll son igua-
les o diferentes y cada uno representa un Zrupo cono se ha
definido para 37; 0 :—ilo'y et junto con el 4iomo de nitré-
geno 2l que estén unidos formen un grupo heterociclico o un
grupo heterociclico sustituido; o Rlo representa vn ftomo de
llidrdgeno7mien’cras Rll repvresenta wn grupo de la férmuls
R H
ac” & a7 en donde R-3
N N3

mo de hidrdgeno 0 - COORQ; ¥ Rl

representa tn 4to-

2 representa un 4dtomo de hi-

drgeno, slquilo, alquilo sustituido, cicloalguilo, aral-
quilo, aralquilo sustituido, arilo, arilo sustituido, wa
grupo heterociclico unido por un &tomo de carbomo en el £y
po o tal grupo heterociclico que estd sustituido; o R-A re-

presenta wn grupoe de la férmula

en donde Rl4 representa un 4tomo de hidrégeno; algquilo o

Lf
arilo, B representa un Abtomo de oxIgeno o —-I\IR:L5 s en donde

R representa un 4tomo de hidrégeno o alguilo, y n repre-

2, R3, R4, R5 ¥ R5 son iguales o diferen

senta 0, 1 6 2; ¥y R
tes y,ca&a uno represénta un 4tomo de hidrégeno; alquilo;

alguilo sustituido; hidroxi; alcoxi; —SCN; nitro; haldgeno;
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amino; amino sustituido; mercepto; wn grupe de la férmula
) 6 16 donde R0

alquilo, arilo o aralquilc; -Sozriﬁ7R8; d';COORla; con la
2

, -50r'8, —50,1¢ o ~030 % representa

’ R3, R4 Yy R5 no representan cada umo
6

condicién de ‘que R
wn 4tomo de hidrégeno cuando R~ representa un &tomo de hi-
drégeno, metoxicarbonile o etoxicarbonilmetilo, R represen-
ta alquileno, R1 representa fenilo o fenilo sustituido, ¥ A
representa benzoilo, COOH 6 ()OOR9 en donde R representa
alquilo, procedimiento que estéd caracterizado por hacer

reaccionagr wn derivado de arilamino de la fdimula:

o wma sal del mismo, en donde Q representa —802R1 0 =R-j,

1con w1 agente que es de la fémula X~-R-A cuando Q represen-

ta -S0,R, y que es de la férmula B'S0,X o R'(S0,),0 cumndo
Q representa -R-A, en donde X representa wmn dtomo de hald-
geno y A, R, Rl, R2, R3, R4, R5 y R6 son como se han defi-
nido anteriormente.

28,~ Un procedimiento para preparar wna sulfonani-
lida. |

Tal y como se ha deserito en la Memoria que ante-

cede y con loa fines que se han especificado.

\




Tiojn mlOO

-1 . Esta Memoria consta de CIEN hojas escritas a ma-
quinag por wna sola card.. - . - .o

| wadria, OLJUN1G79
B ' P.A.
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