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Ia inveacién se refiere a nuevos derivados de pi-
rrolidinora-2, sit preparacién y composiciones herbicidas que
los contienen. '
Los compuestos segin la invencién responden:a la

f6rmula ggneral:

R, Pérmula I

donde:

Ar representa:

o n radical fenilo eventualmente sustituido coﬁ
1 a 2 susbituyentes, idénticos o diferentes, elegidos entre
Atomos de haldgenos, radicales alcohilo que contienen de i
a 4 4tomos de carbono, alcokhiloxi gque contienen de 1 a 4
4dtomos de carbono, algqueniloxi que contienen de 2 a 4 5o
mos de carbono, alquiniloxi que coatienen de 2 a 4 &tomns
de carbono, hidroxilo, nitro, trifluorometilo, monocalcohil-
carbamoflo donde el resto alcohilo contiene de 1 g 4 &tomos
de carbono, dialecohilcarbamoflo donde cada uno de los res-
tos alcohilo, idénticos o diferentes, comprende de 1 a 4
Adtomos de carbono, acilamino alifético que comprende de 2 a
5 &tomos de carbono, o un radical Ar'-O- donde Ar' represen-

ta un radical fenilo eventualmente sustituifdo, o un radical’

‘| heterociclico con seis eslabones eventuslmente sustituldo,
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¥y que contiene como heteroiforo un 4ftoms de oxfgeno, azufre

o nitrégeno.

o 0 un radical heterociclico zrom4tico, eventual-
mente sustitufdo, que comprende de 5 a 6 eslabones y contie
ne como hetero&tomos de 1 a 2 4fomos idénticos o diferentes,
elegidos entre los 4tomos de nitrégeno, oxigeno o azufre.

Rl representa un‘radical alcohilo que contiene de
/ 1 a 4 4tomos de carbono, cicloaleohilo que con
tiene de 3 a 6 4tomos de carbono, o fenilo
eventualmente sustifuido ’
R, represepta un 4tomo de hidrégeno o el radical
metilo. |
La invencidén se refiere més particulamente a los
derivados de bencil—l—pirrolidinona-2 gue responden g la

fémula:

donde?
Y es un &ftomo o radical elegido entre &tomos de
haldgenb, radicales alcohilo que contienen de
1 a 4 4tomos de carbono, alcohiloxi que contie-

nen de 1 a 4 4ftomos de carbono, y el radical tri

e

S ~ \
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‘fluorometilo,

n es un ndmero entero gue pued: ser igual a1l o 2,
salvo en que cusndo n es iguil a 2 los sustitu-
yentes Y pueden ser idénticos o diferentes,

Ry representa un radical alcohilo que contiene de
l-a 3 &tomos de carbono, o el radical fenilo,

' R2 tiene el mismo significado que en la férmula I.
_,/ Tos compuestos segin la férmula I presentan todos,
en posicién & del radical Ar, un tomo de carbono sustitul-
do de manera asimétrica., Cada uno de estos compuestos, pdr
tanto, existe en dbs formas estereoisémeras antipodas 6pti-
cos, una de las cuales, indicada como D(+) en lo sucesix}é;,
presenta 1a configuracién D y un poder rotatorio dextrégi-
Y0, medido segfn las condiciones indicadas, y la otra, in-
dicada como L(-), presenta la configuracién L y un poder
rotatorio levégiro. Las formas D(+) y I{-) de los compues-
tos segin la férmula I formen parte igualmente de 1a'pré¥
sente invencién, asl como las mezclas épbicamente activas
o racémicas de esas formas D(+) y I(-). En lo gue sigue,
los cqppuestos racémicos se designarén por la notacién
(D,L).
' Diferentes derivados de pirrolidinona-2 hen sido

descritos ya en la bibliografia, algunos de los cuéles en

.calidad de herbicidas.

Asf, la patente alemana n¢ 1.262.277 describe

-

~. ~
. ~
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compuestos utilizables como intermedios de sintesis para la
preparacidn de productos farmacéuticos, colorantes e insec—

ticidas, que responden z la férmula general:

. R'4

/T ry

jl >/"~‘\

0 sz

aonde Ry, R'2, R'3 y R'4 representan, cada uno, un &tomo
de hidrégeno o un radical alcohilo, cicloalcohilo, arslco-
hilo o arilo que contienen como méximo 8 &ftomos de carbono.
Esta férmula, muy vasta, engloba un ndmero muy
grande de compuestos. Sin embargo, los ejenplos descritos
en esta patente alemana se refieren a compuestos para los
que R'llrepresenta un éipmo de hidrégeno, o un radical me-
tilo, fenilo o p-tolilo, y que por tanto estén fuera de la

férmula general reivindicada en la presente solicitud de pa-

|tente.

Por otra parte, la solicitud de patente alemana

. 1.925.198 reivindica compuestos herbicidas de fémula:

e
.




[P T

10

15

20

25
24019

[¢)

Hojsn num

- e e —————— e s e {

- - 1
P— e ." - - .

dond; R"l representa un radical e2lconilo eventualmente s?é-
titufdo, alouenilo, aralcohilo, alcohilencicloalcohilo, Ei-
c¢loalcohilo o alcoxialeohilo, 3"2 un radical crotilo, bufi-
lo, isopentenilo o isopentilo, ¥ R“3 tiene el mismo signi-
ficado que R",, © representa un dtomo de hidrdgeno, o for@a
con R"2 un radical cic;phexiio. _ |

. Esta solicitud de patente se refiere principalmen
e a N-cicloalcohilpirrolidinonas-2, que son diferentes de
los compuestos segin la invencidén. Los Ynicos derivados de
Ne-aralcohilo citados en esta solicitud de patente alemana
son la N=bencilcrotil-3-pirrolidinona~2 y la N-bencilbutil-
~3-pirrolidinona~2, que estén fuera de la f6rmula reivindi-
cada en la presente solicitud de patente, y para los que la
solicitud alemana no da ninguna ilustracién de propiecdadss
herbicidas.

Tos trabajos efectuados por lz solicitante han
mostrado que en el caso de los derivaébs de beneil~l-pirro-
lidinona~2, la presencia de wn sustituyente alcohilo (?1—03L
en el Atomo de carbono en posicién & del radical bemcilo,
implica una mejora importante de la.actividad herbiclda, ¥y
que las (D,L)-(X -alcohilbencil)-l-pirrolidinona~2 éegﬁn
la invencidén presentan, por tgnto, de manera general, una
actividad herbicida netamente superior a la de los homblo-
gos de bencil-l-pirrolidinona-2. |

Tos compuestos seglin la invencidén se obtienen se-
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1 gin un procedimiento que comprende las etapas siguientes:
Ltapa 1: accin de un clorurc de {~-cloroalcanoilo sobre
una aming que responde a la férmula III, sestin el

esquema de reaccidn:

5 Ar - CH - NH, + C1-CO-CH - CH - CHCl —s= Ar~CH-NH~CO-CH-CH-CH~-C1
' ' 1 ' 1 ] 1
Ry (111) Ry Ry Rg Ry Ry Ry Rg
+ HCl

10.

15

25
24019

donde uno de ios sustitﬁyen%es‘R3, R4 y R5 representa un
radical metilo o un &tomo de hidrégeno, ¥y los otros repre-
sentan un 4tomo de hidrdgeno.

La reaccién se efectfa a wna temperatura compren-
dida entre 0 y 502C, en medio hidroorgénico tal como una
mezcla de agua/cloruro de metileno, en presencia de un acep
tor de HCl constituide por una base mineral. De preferecn--
cia, se trabaja a wna temperatura comprendida entre 0 y 25
2¢, en presencia de sosa.

Etepa 2: ciclisacidén del compuesto resultante de la etapa

precedente, segin el esquema de reaccién:

| ; ' /_
Ar~CH-NH~CO-CH-CH-CH-C1 ~——>> Ar-CH - N —p— R + HC1

M 48 ' 2
1 "Ry Ry Ry R,

donde Ar, By, R3’ R, ¥ R5 tienen el mismo significado
que antes, y R2 tiene el mismo significado que en la férmu-
1z I.

Le reaccién se efectia a una temperatura compren-

AT

e
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dida entre 30 y 1002C aproximadanente, en medio hidrooréﬁ—
nico tal como, ﬁor ejemplo, una mezcla de agua/cloruro ée
metileno, en presencia de un catalizador de transferencia
de fase y de un aceptor de HCl, constituido por una base
mineral en solucidén acuosa concentrada, por ejemplo sosa.,
[ Como catalizador de transferencia de fase se pue- |
den utilizar catalizadores del tipo de amonio cuaternario,
tales como los descritos en Rosz. Chem., 39, pag. 1223,
1965, En la préctica se obtienen buenos resultados utili-
%ando como catalizador el cloruro de benciltrietilamonio.

Para cada uno de los compuestos segin la férmula

I, los isémeros D(+) 6 L(-) se pueden preparar segin el pro

cedimiento general descrito entes, partiendo, respectiva-

mente, de uvna D(+) 6 L(-)-amina que responda a la férmula
III, a su vez obtenida por desdoblamiento de la (D,L)-smi-
.na corresnondiente, mediante 4cidos p(—)—mélico y D(+)~ﬁar;
tArico, segin el método'descrito en 0rz.Symth.Coll., 761U~
men 2, pag. 459 (edicidén francesa).

Tas (D,I)-aminas seglin la f6rmula III son, en su
ﬁayoria, conocidas por si mismas. Se pueden preparar segin
uno u otro de los siguientes procédimientos 4, Bo C, co-
nocidos por si mismos: |

Procedimicnto A

Accibén de formiato aménico sobre una cetona, se-

guida por hidrélisis en medio 4cido del producto obtenido,
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segin el esquema de reaccién: |
, HZO .
Ar-C=0 + H-COONH, = Ar-CH-NH-CHO —=—> Ar-CH-NH,
) . 1 H 1 ’
Ry Ry Ry

’

donde Ar ¥ Rl tienen el mismo significado que en la férmu-
la I ’
Esta reaccidn, llamads de Leuckardt, estéd descri-

$a en Org.React., tomo 5, pdg. 301 (1962).

Procedimiento B

Reduccidn de una oxima segin el esquema de reac—

cidén:

Ar = C =N = O ——> A.'.f‘—GIﬂI-I‘l'I-I2 + HZO

By By

donde Ar y Rl tienen el mismo significado que antes.

Como agente reductor se utiliza sodio en medio
alcohélico (Acta Pharm.Suecica, 5, pég. 429 - 1968), o hi-
drégeno en presencia de niguel Raney (Bull.Soc,Chim,France
(5), 4, phe. 1121, 1937). |
| _:Eroced'imiento ¢

© Amingecidn y reduccidén de una cetona segin el es-

quena de reaccién: /

Ar-C=0 + NHy + Hy ——> Ar - CH -NH,

By . N B
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donde; Ar ¥y Rl ticnen el mismo significado que antes, traba-
jando en presencia de niguel Raney, segin el procedimiento
descrito en Compt.Rend.Aca.Sci, 207, pig. 345 (1938).

Los ejeﬁplos siguientes, descritos a t{tulo no li;
mitativo, ilustran la preparacién y las propiedades de los
compuestos segin la invencidn.

[ Ejemplo 1: Preparacién de (D,L)-(metoxi=2'=eC-me~

tilbencil )=-l-pirrolidinona-2 (compues—

to no 12

En uwn matraz de fondo redondo de ftres bocas, de 2

litros, agitado mecanicamente, provisto de un embudo de adi
cién de 250 ml, termémetro y refrigerante ascendente, se-
cargan 151 g (1 mol) de orto-metoxi- X-metilbencilamina, 400
ml de cloruro de metileno, 1,1 moles de sosa en pastillas en
500 ml de agua, y la mezcla se enfria en bafio de hielo a
aproximadamente 52C, bajo agitacién enérgica'.

Luego se vierten gota a gota 145,5 g (1 mol) de
cloruro de cloro-4-butiroilo al 97%, en solucién en 100 ml
de cloruro de metileno, ¥ ello a tal velocidad que la tempe
ratura del matraz pemanez‘ca comprendida entre 5 ¥ 109C.

Terminade la adicidh, se- mantienen los reactivos
Gurante 15 minutos bajo agitacién enérgica. Lz mezcla de
reaccifn se trensvasa luego a wn embudo de decantacién (2 11

tros), del que se recupera solo la fraccién clorometiléni- -

N cal
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Ta solucidn clorometilénica antes obtenida se
transvasa a wn matraz de fondo redondo de tres bocas, de%

2 1, que contiene 11,4 g (0,05 moles) de cloruro de bencil-
trietilamonio, en el que se afiaden répidemente 400 g de so-
ilucidn acuosa de gosa gl 50% (5 moles). La mezcla se agita

enérgicamente,. ¥y luego se calienta a reflujo (44¢C) durante
2 horas. Un control por cromatografia en fase vapor muestra
que la reaccibén ha termminado. Tras enfriamiento en befio de

agua, se afiaden al matraz 400 ml de aguz, lo que provoca la
éisolucién del cloruro sédico y la decantacidén del sistema.

Tras decanbtacién de la mezcla de reaccién en un
embudo de decantacién, de 2 litros, se recupera la fase clo-
rometilénica., La fase acuosa se somete a una extraccién con
200 ml de cloruro de mebileno, y el extracto obtenido se une
a la fase orgénica principal, Que se lava luego con 200 ml
de HCL N y después con 3'x 200 ml de agua.

Tras secado ¥ luego evaporacidén del disolvente a
sequedad, se obtienen 206 g de un producto brufo que se pu-
rifica por destilacién. Asi se obtienen 196 g de (D,L)-(me-
toxi-z'-metilbencil);l—pirrolidinona-z; que tiene las ca-
racteristicas siguientes:

Punto de ebullicid§v(0,25 mm Hg): 125eC

n%o = 1,543 _

-. mnélisis elemental
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G5 He i1
Calculado 71,23 71,76 6,39
Hallado 7,61 7,96 6,15

Tl rendimiento es de 89,5%.

Ejemplo 2

Trabajendo segin el procedimiento descrito en el
ejemplo 1, a partir de materias primas convenlentes, se han
preparado los compuestos n¢ 2 a 15, cuyas caracteristicas
fisicoquimicas figuran en la tabla siguiente. (En esta ta-
bla, Eb significa punto de ebullicién y F significa punto

de fusién).
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erw.0 3: Preparacién de D(+)-(metoxi-2'-X-me-

S
tg.l

tilbencil)?l-pirrolidinona~2 (compues-
%o 14), isémero 6ptico D(+) del compues
tong 1l )

Este compuesto 1A se prepara seglin el método des-
crito en.el ejemplo 1, partiendo de cloruro de cloro-4-bu~-
tirof1ld v D(+)-o-metoxi~X -metilbencilamina, de poder ro%ap
torio [E§7%O = +372 (sin disolvente), obtenida a su vez por
desdoblamiento de (D,L)-o-metoxi-X -metilbencilamina segin
el método descrito en Org.Synth.Coll, volumen 2, pig. 459,
edicién francesa.

Las caracterfsticas fisicoquimicas del compuesto
1A asf obtenido son las siguientes:

/%72 = 4908 (c = 0,1, etanol anhidro)

pureza 6ptica: 90%

n%oz 1,5492

Punto de ebullicidn: 1202G/0,05 mmHg

Mnflisis elemental

_ Csh H% N%
Calculado 71,23 7,76 6,39

Ejemplo 4: Preparacién de D(+)-(X -metilbencil)-
~l-pirrolidinona-2 (compuesto 24), isé
mero D(+) del compuesto ne 2 \

Se trabaja como en el ejemplo precedente, reempla
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zandd la benciiaming utilizada en este ejemplo por D(+)-X -
-metilbencilamina del comercio, de poder rotatorio:
[357%0 = +39¢ (sin disolvente)
EL compuesto zAvasi obtenido presenta las ;arac-
terfsticas siguientes:
[3£7%0 = +19,52 (¢ = 0,1, ebtanol anhidro)
| Punto de ebullicidn: 1082¢/0,06 mm Hg

Mélisis elemental

Cs B N¢
Calculado 76,19 7,94 1541
Hallado 75,46 8,09 7,38

Ejemplo 5: actividad herbicida en muestras de cul

tivos y de adventicias

En tiestos de 9 x'9 x 9 cm, llenos de tierra agri-
cola ligera, se siembra un cierto ndmero de granos determi-
nado en funcidén de la especie vegetal y del grosor del gra-
Nno.

Iuego se recubren los granos con una capa de tie-
rra de aproximadamente 3 ‘mm de espesoxr.

Tras humidificacién de la tierra, los tiestos se
tratan por pulverizacidn de uﬁa centidad de papilla por ties
to correspondiente a un volumen de 500 1l/ha, y que contiene
materia activa en la dosis considerada.

La papilla se prepara diluyendo con agua un concen
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trado emulsificable que tiene lg composicién en peso si-~ °

i
i
¥

guiente:
. materia activa a ensayar 20%
agente emulgente: nonilfenol oxietile-
nado con 17 éxidos de etileno 10551
/ disolvente (xileno) 705

a la dilucidn deseada, conteniendo la materia activa en la
dosis considerada. Log ensayos se han efectuado para dosis
de materia activa que van de 1 kg/ha a 8 kg/ha.
d Tos tiestos tratados se ponen luego en cubas des-
tinadas a recibir el agua de riego, por subirrigacidén, y se
mantienen durante 35 dias a temperatura ambiente bajol76ﬁ‘de
humedad relativa;

Al cabo de 35 dias se efectia la determinacién de
la proporcién de destrﬁccién en relacidén a un testigo, tyaP.
tado en las mismas condipiones con ung dispersién de éulve—

rizacién que no contiene la materia activa.

Las especies vegetales ensayadas, tanto de culti-

|vo ‘como adventicias, han 'sido las siguientes:

Adventicias B
- Avena loca (Avena fatua)' | AL
Digital (Digitaria sanguinalis) DI
Panizo (Echinochloé crus—galli) PA
Ray-grass (Lolium multiflorum)  BA
Setaria (Setaria faberii) SE.
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Vulpino (Alopecurus myosuroides) VU .
Cultivos
Cacahuete (Arachis hypogea) CA
Colza (Brassica napus) C2
Algodén (g9ssypium barbadense) AG
/ Judf{a (Phasecolus vulgéris) JU
Soja (Glycine max) S0
Girasol (Helianthus annuus) GI
| Remolache (Beta vulgaris) RE
Mafz (Zea meys) MA
Trigo (Triticum sativum) TR

Los resultados observados, consignados en la si-

guiente tabla, se expresan como tanto por ciento de destrue-

cién de las plantas tratadas, en relacién a un testigo no

tratado.

El ntmero 100 indica que hay destruccién completa

de la planta considerada.
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Ejemplo 6 = Ensayo comparativo

Este ensayo compara le actividad herbicida en ad-
venticias, en muestras, a dosis de 1 y 2 kg/ha de los com-
puestos siguientes: (metoxi-2'-bencil)-l-pirrolidinona-2
(compuesto de comparacién), (D,L)-(mebtoxi-2'-0C-metilbencil}-
-l-pirrolidinona-2 (compuesto ne 1).

1 método utilizedo es el descrito en el ejemplo
5 Los resultados observados se indican en la siguiente ta-
bla, en la que la nomenclatura utilizada es la misma que en

el ejemplo 5,

Dosis,

compuesto de

comparacién 110 60 20 o | o 0
2 |0 85 80 | 50 | 30 | &0

oompuesto ne 3 1 |60 70 90 | 90 | 40 | 90
. 2 |8 |100 | 100 | 95 |100 |100

Esta comparacidn muestra que, en el caso de los
derivados de beﬂcil—l-pirrolidinonarz, la presencia de un
sustituyente metilo en'él carbono en posicidn X del radi-
cal bencilo implica uha mejora muy importante de la acti-
vidad herbicida.

Los resultados descritos en 1los ejemplos 5y 6

muestran la buena actividad hervicida de los compuestos se-

’
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,"' De menera genersl, sobre todo cuando se utilizan
en muestras de cultivos y adventicias, los compuestos segin
la invencidén presentan buena actividad herbicida respecto

a las adventicias gramineas, y buena selectividad re.specto

a cultivos tales como malz, remolacha, cacahuete, colza, al
godén, judia, soja ¥y girasol.

i\ Se han obtenido excelentes resultados en el caiso
de la (D,L)-(metoxi-2-% -metilbencil)-1l-pirrolidinona-2 (com
puesto 1) gue, en muestra, a una dosis de 2 kg/ha, destruye
completanente a la digitel, panizo, setaria, vulpino, y pre
sente una actividad herbicida satisfactoria sobre la avena
loca y el ray-grass, siendo sin embargo, a esta misma dosis,
bien tolerada por la mayoria de los cultivos considerados.

Se han obtenido excelentes resultados, igualmeﬂ-
te, en el caso del compuesto 14, constifuldo en su nayor
parte por el isémero D(+) de la (metoxi-2,& -metilbeneil)-

-l-pirrolidinona-2, y en pequefla proporcidén por el isdmero

| L(-) de este mismo compuesto.

Para los tratamientos herbicidas mediante compueg |
tos segin la invencién, la dosis de nateria activa a ﬁtili—
zar puede variar de 0,5 a 10 icg/ha, segin el compuesto uti-
lizado, tipo de cu;Ltivo vy naturalezadel suelo. De preferen~
cia, esta dosis esté comprendida entre 1 y 6 kg/ha.

Para su empleo en la préctica, los compuestos

| segin la invencidén rara vez se utilizan solos. Lo més fre-
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cuente es que Jormen parte de composiciones que comprenden,
en general, ademis de la materia activa segin la invencién,
wn soporte y/o un agente tensioactivo utilizables en agri-
cultura, y computibles con dicha mabteria activa. )

En el sentido de la presente descripcién, el tér-
mino soporte designa una materia, orgénica o mineral, natu-
ral o sintética, con la que se asocia la materia activa pa-
ra facilitar su aplicacién a la planta, granos o suelo, ©
su transporte o manipulacién. El soporte puede ser sélido
(arcillas, silicatos naturales o sintéticos, resinas, cevas,
abonos sélidos) o fluido (agua, alcoholes, cetonas, frac-
cién de petréleo, hidrocarburos clorados, gases licuados).

El agente tensioéctivo puede ser un agente emul-
gente, dispersante o humectante, pudiendo ser cada uno de
e;los iénico o no ibnico. Se pueden citar, por ejemplo, las
gales de polidcidos acrilicos, 4cidos ligninsulfénicos, con
densados de éxido de etileno con alcoholés grasos, &cidos
grasos o aminas grasas.

Tas composiciones seglin la invencién se pueden
preparar en forma de polv&s humectables, polvos para ésPOI—
vorear, granulados, solucionés, concentrados emulsionables,
emulsiones, concentrados en suspensién y aerésoles.

Los polvos humectables se preparan habitualmente

de manera que contengan de 20 a 95% en peso de materia ac-

‘| tive, ¥y contienen habitualmente, ademés de un soporte sé-

|
i
i
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lido,; de 0.a 5% = peso de agente hmectante, de 3 a 105 en

peso de uno o varios estabilizadores y/u otros aditivos, co-

tes, colorantes, etc. A titulo de ejemplo, se presenta la

composicién de un polvo humectable:

- materia activa (compuesto n2 1) 50%
I ]
lignosulfonato célcico (desfloculante) 5

O

A

- agente humectante anibnico 1%
- silice antiapelmazante 5%
- caolin (carga) 39%

Tos granulados destinados a ser dispuestos sobre
el suelo, se preparan habitualmente de manera que tenéanf
dimensiones comprendidas entre 0,1 ¥ 2rmm, ¥y se pueden fa-
bricar por aglomeracién o impregnacién. En general, los gra
nulados contendrén de 0,5 a 255% de materia activa y de Ola :
10% en peso de aditivos como estabilizadores, agentes ac mo
dificacién para desprendimiento lento, adhesivos y disnlwen
tes.

Los_concentradésremulsionables aplicables por pul
verizacidn contienen habitualmente, ademis del disolvente vy,
cuendo es necesario, un codisolvente, de 10 a 50% en peso/vo
lumen de materia activa, de 2 a 205 en peso/volumen de adi-
tivos aproplados, como estabilizadores, agentes de penetra-
cién, inhibidores de corrosién y colorantes adhesivos. |

A titulo de ejemplo, se presenta la composicién

mo agentes de penetracién, adhesivos o agentes antiapelmazan
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> .

.
de un concentrado emulsionable, estando eioresadas las can-

tidades en g/litro:
- materia activa (compuesto n2 1) 400 g/1

dodecilbencenosulfonato alcalino 24 g/1

nonilfenol oxietilenado con 10 molé-

culas de éxido de etileno 16 g/1
~ ciclohexanona 200 g/1
- disolvente aromdtico, c.s. para 1 litro

Tos concentrados en suspensién, igualmente apli-
cables por pulverizacidén, se preparan de manera que se ok~
tenga wn producto fluido estable que no se pose, y contiene
habitualmente de 10 a T5% énipeso de materia activa, de 0,5
g 15% en peso de agentes tensioactivos, de 0,1 a 105 en pe-
go de agentes tixotrépicos, de O a 10i: en peso de aditivus
apropiados, tales como contra la formacidén de espuma, inhi-
bidores de corrosién, estabilizadores, agentes de pencire-
cién y adhe31vos, ¥y, como soporbe, agua o un liguido. crab-
nico en el que la materia activa sea sensiblemente insolu-
ble: se pueden disolver en el soporte cierftas materias sd-
lidas orgénicas, o saléé minerales, para ayudar a impedir
la sedimentacién é como anticongelantes del agua.

Las dispersiones y émulsiones acuosas, por ejemplo
composiciones obtenidas diluyendo;con agua un polvo humecta-
ble o wn concentrado emulsioneble segin la invencidn, estén

comprendldas en el cuadro general de la presente invencién.
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Tas emulsiones pvaden ser del tipo asua en aceite o del tipb
aceite en agua, ¥ pueden.tener'una consistencia espesa, COmoO
la de una "mayon:zsa. '
Las composiciones segin la invencidn puedenfconte-
ner otros ingredientes, por ejemplo coloides protectores,
adhesivos o espesantes, agentes tixotrépicos, estabilizado-
res o sécuesﬁradores, as{ como otras materias activas conb-
cidas con propiedades pesticidas, en particular insecticidas

o fungicidas.
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. i
REIVINDICACIONES t
Los puntos de invencién propia y nueva que’se

presentan para que sean objeto de esta solicitud de Paten-
te de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios, son los qué se

recogen en las reilvindicaciones siguientes: |

1
i

!

j l2.- Procedimiento para preparar derivados

de pirrolidinona-2 que responden a la fdérmula general:

Ar - CH - N —_ R2

I
' R

| 1 97
donde Ar representa un radical fenilo eventualmente sue-
tituido con 1 a 2 sustituyentes, idénticos o diferentes,
elegidos entre &tomos de haldgeno, radicales alcohiio

que contienende 1 a 4 &tomos de carbonmo, alcohiloxi que
contienen de 1 a 4 &tomos de carbono, alqueniloxi gque con-
tienen de 2 a 4 4tomos de carbono, alquiniloxi que contienen
de 2-a 4 atomos de carbono, hidroxilo, nitro o trifluorome-
tilo; monoalcohilcarbamoilo donde el resto alcohilo confie—
ne de 1 a 4 dtomos de carbonmo, dialcohilcarbamoilo donde ca
da uno de los restos,alcohilo, idénticos o diferentes, com-
prende de 1 a 4 Atomos de carbono, acilamino alifdtico que
comprende de 2 a 5 4tomos de carbomo, © un radical -Ar'-0O-,
donde Ar' representa un fadical fenilo eventualmente sus-
tituido, o un radical heterociclico con seis eslabones,

eventualmente sustituido, y que contiene como heterodtomo
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un atomo de oxigeno, azufre o nitrdgeno; o un radical hete-
rociclico aromébtico, eventualmente sustituido, que comprén—
de dg 5 a 6 eslabones y que contiene como heteroidtomos -d
l1a? étdmos; idénticos o diferentes, elegidos entre los at

mos de nitrdgeno, oxigeno o azufre; R1 representa un radical

a¥cohilo que contiene de 1 a 4 &tomos de carbono, cicloalco]
i . P .
hilo que contiene de %3 a 6 atomos de carbono, o fenilo event

tualmente sustituido; R, representa un atomo de hidrdgeno o

el radical metilo; caracterizado porque, en una primera eta;

pa, se hace reaccionar una amina de férmula:

Ar-CHrNHE
I
R

1
donde Ar Yy Rl tienen el significado antes indicado, con un
cloruro de K’—cloroalcanoilo de fbérmula: :

Cl - CO - ?H - CE - OF - C1
Ry B, By

donde uno de los sustituyentes R5’ R4 y R5 representa un
dtomo de hidrdgeno o un radical metilo, y los otros un étp-
mo de hidrdégeno, para dar un compuesto de férmula:

Ar - CH - NH - CO - CH - CH - CH' - CL
. ] l l .

By Bz By By

donde Ar,EH) R;aR4 v R5tienen el mismo significado que ant

()

Y porque, en una segunda etapa, se ciclisa el compuesto re-

™=
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;ultante de la etapa precedente.

22.~- Procedimiento segin la reivindicacién
12, caracterizado porque la primera etapa se efectila en me-
dio hidroorgénico, en presencia de una base mineral, a una
temperatura comprendida entre O y 502C.

%8,- Procedimimbto segin la reivindicacién
la, caracferizado porque la segunda etapa se efectila en me-
dio hidroorgénico, a una temperatura comprendida entre 30
Yy 1009C, en presencia de una base mineral y de un cataliza-
dor de transferencia de fase. {

- 48,- Procedimiento segin la reivindicacidn
32, caracterizado porque el catalizador de transferencia de
fase es el cloruro de benciltrietilamonio:

58.- Procedimiento para preparar derivados
de pirrolidinona-2.

Tal y como se ha descrito en la memoria que
antece y para los fines que se han especificado. '

Esta Memorié consta de veintiocho hojus es-~

critas a méquina, por una sola cara.
Madria, 01MR1979

P.A.

; Fernand, e Bgab

Per Pode ‘E
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