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Dsta invención se re fiere  a imidazolinas, su pre­

paración y coapuestos intemiedios para la s  miomas,. a formu­

laciones pestic id as que contienen la s  imidazolinas, y a su 

uso como p estic id a s.

Se ha descubierto en l a  invención que lo s compues­

tos do fórmula (I )  que sigue, y sus sa le s  de adición de áci 

dos tienen actividad contra lo s  Artrópodos, por ejemplo con 

tr a  lo s  miembros del Orden Acariña.

Los compuestos de fórmula (I) son

1 2ó -SOpIíR R t 5* cuando X es KH, Y puede e leg irse  también

entre Cl, CI'Í ó alcohilo de 1 a 4 átomos de carbono, donde

R es un grupo alcohilo de desde 1 a 18 átomos de carbono,

preferiblemente do desde 1 a 4 o desde 12 a 18 .átomos de
1 2carbono; y cana uno de R y R , que pueden ser  iguales o

d iferentes, es hidrógeno o un grupo alcohilo de desde 1 a 

13 átomos de carbono, preferiblemente de desde 1 a 4 áto­

mos de carbono o desde 12 a 18 átomos de Carbono, siendo



< tojw nH 2

1

5

10

15

20

25

08096

preferiblemente sólo uno de R*** y de desde 12 a 18 átomos 

de carbono.

Los compuestos preferidos de fóxmula (I)  pueden

representarse por la  fórmula ( la ) :

Me Me

10-—  NH — —  Y*

1  ̂ '*'donde X es como se ha definido antes e Y es F, Br, -NO^, 

CĤ O-, ó -COgCgH  ̂ ó X es NH e es Cl.

Ciertos compuestos de fóxmula (I)  pueden ex istid  

en sus foxmas solvatadas.

Los compuestos preferidos de fóxmula (I)  son:

L- (1;- (4-metoxif e n il) carbamo i l  )-2- (2 ,3-dim etilfenoxim etil )-2' 

-im idazolina;

L-(N -(4-clorofenil)carbam oil)-2-(2,3-dim etilanilinom otil)-

- 2-imidazolina;

L- (í . -  (4-bromof e n il) carbamo i l  )-2- (2 ,3-dim ctilf eno xim etil) - 2- 

-im idazolina;

: L- (N- (4-n itro f e n il) carbamo i l ) - 2 -  (2 ,3-dim etilfenoxim etil)-2- 

-imidazolina;
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1- (b- (4-fluorof en il) carbamoil )-2-(2 ,3-d im etilf enoximetil )- 

-2-im idazolina, y

1- (N- (4- bromo f  e n il) carbamoil)-2- (2 ,3-dim etilanilinom etil )- 

-2-im idazolina.

Los compuestos de fórmula (I)  y sus sa le s de adi­

ción de ácidos tienen actividad contra lo s  Artrópodos. Los 

compuestos de fórmula (I)  pueden usarse para combatir p la­

gas ta le s  como Rhipicephalus appendiculatus, Boophilus de­

color a tu s, Boophilus mi ero o lu s, Rhipicephal.us e v e rts i, Âm- 

blyoma hebraeum, Psoroptes o v is  y especies de Hy aloma en 

animales, y especie Tetranychus en p lan tas. * *

Los compuestos de fórmula (I )  anterior tienen-me­

jo r  estab ilid ad  en medios acuosos, comparados c o n la s  ími- 

dazolinas conocidas.

Los compuestos de fórmula (I)  pueden prepararse por 

cualquier método conocido para l a  preparación de compuestos 

de una estructura análoga.

En p articu lar , lo s  compuestos de fórmula (I) pue­

den prepararse a p a r t ir  de imidazplinas su stitu id as en po­

sición  2, de fórmula ( I I ) ,  o una s a l  de adición de ácidos 

do la s  mismas:

( I I )

- r-.

- *-T-
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donde X es como se ha definido anteriormente, bien por una 

reacción de adición d irecta  con un isocianato (para dar el 

compuesto de carbamollo IL-sustituido) o por una reacción de 

sustitución  con un compuesto de fórmula ( I I I ) :

X *-C 0.N "-^ \
(II I )

10

15

20

1donde Y es como se ha definido anteriormente y X es un ; 

grupo eliminable ta l  como halo-, ac ilo , alcoxi (por e j .  car 

bamatos) o su lfon ilox i.

La reacción puede efectuarse opcionalmente en agua 

o en un disolvente orgánico, ta l  como cloroformo o cloruro 

de metileno, preferiblemente en presencia de una base t a l  

como un hidróxido de metal alcalin o , un carbonato de metal 

alcalin o , o una base orgánica te rc ia r ia , ta l  como tr ie 't i l-  

amina, p in d in a  o p irid in as o p ipen dm as su stitu id as, por 

e j .  pentametilpiperidina o tetram etilp iperidina; y general­

mente a temperaturas de -70SC a 120SC, preferiblemente a 

temperaturas de -10 8 C a 40SC.

Los compuestos de fórmula ( I ) ,  en p articu lar aque­

l lo s  en lo s  que el grupo -CONH-^J^-Y no es fuertemente aceg 

to r de electrones, pueden prepararse haciendo reaccionar 

una etilendiamina de fórmula (IV) o una sa l  de l a  misma

25

08069
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¿onde Y e¡3 como se ha definido anteriormente, con un ácido 

2 ,3-dim etilfenoxialcohil- o 2 ,3-dim etilanilinoalcohil-carbo- 

x ilic o  adecuado o un derivado reactivo del mismo, t a l  como 

un imidato, tioim idato, imidohalogenuro, á ster, amidina, tio  

amida, n it r i lo  o c arbo x i a l  co h il  t  io ami da. Estos reaccionantes 

pueden representarse convenientemente por l a  fórmula (V):

X-CHx-Q (V)

donde X e s  como se  ha defin ido  anteriorm ente y Q e s un. gru­

po carbox ilo  o un derivado reac tiv o  del mismo que produce 

l a  e s tru c tu ra  de a n i l lo  de im id azo lin a de fórm ula ( I )  -cuan­

do se  hace re acc io n ar  con un compuesto de fórm ula ( I V ) . .

Los derivados adecuados incluyen :

^NII

(im idato),

OAlc
)

-C-OAlc]
^ O A lc OAlc

^KI-1

-C ^ (tioim idato),

NH

-c

SAlc ^ H a l

/ (á s te r ) ,

^NH

^  OAlc

(imido-halo genuro),

(amidina),

08069
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V.

(tioanida),

NHr

-C^N (n i t r i lo ), y

-C

S

(K-alcoxicarboniltioamida) 

KHCO g Ale

,A

(tio é ste r)

^BAlc

donde "Ale" es un grupo alcohilo que tiene de 1 a 6 átbhds 

de carbono, y uno de A y B es S, y el otro es 3 u 0.

Las condiciones en la s  que puede e fectu arse 'esta  

reacción dependen por supuesto de l a  naturaleza de los-ma­

te r ia le s  de partida usados, y puede haber presente o-ausen­

te un medio liquido; pueden emplearse temperaturas a ltas-y  

bajas, y emplearse diversas presiones. -

Cuando el derivado de ácido carboxilico es t¡K imi- 

dato, éste está  preferiblemente en forma de una sa l  de adi­

ción de ácido t a l  como una sa l  de halogenuro de hidrógeno, 

y puede prepararse a p a rt ir  del n itr i lo  y un alcanol anhi­

dro adecuado, t a l  como etanol o metanol, en presencia de 

éter d ie tilico  o cíoroforno secos y cloruro de hidrógeno a 

una temperatura baja. La reacción puede efectuarse a una 

temperatura en e l  intervalo de -20CC a l a  temperatura am­

biente. La reacción con etilendiamina de fórmula (IV) puede 

efectuarse en un medio anhidro inerte, t a l  como cloroformo, 

cloruro de metileno o éter. Los reaccionantes se calientan 

preferiblemente a reflu jo  hasta que l a  reacción es completa.
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Los compuestos intermedios de tioimidato en forma 

de sa le s  de adición do -ácidos .pueden prepararse a p a rt ir  

del correspondiente n itr i lo  por reacción con un alcoh il- 

-mercaptano y un hclogenuro de hidrógeno gaseoso a tempe­

raturas bajas de alrededor de OBC, en presencia de éter 

d ie tllic o  seco. EL tioimidato puede hacerse reaccionar des­

pués con una etilendiamina de fórmula (IV), efectuándose l a  

reacción a l a  temperatura de reflu jo  de l a  mezcla de reac4 

ción.

Los compuestos intermedios de éster pueden prcuad­

rarse convenientemente a  p a r t ir  del ácido correspondiente 

por medios conocidos, y e l propio ácido puede prepararse a 

p a r t ir  del n it r i lo  correspondiente. Después puede hacerse 

reaccionar con una etilendiamina de fórmula (IV), p re feri­

blemente en presencia de un medio liquido que puede ser  po­

l a r  o no po lar. La reacción se efectúa preferiblemente a 

temperatura elevada.

Los compuestos de fórmula (I )  pueden prepararse a 

p a r t ir  de lo s  compuestos intermedios de imi do halo genuro por 

reacción con una etilendiamina de fórmula (IV), en condicio­

nes anhidras en presencia o ausencia de un aceptor de ácido, 

y opcionalmente a una temperatura elevada. La mezcla de reac 

ción puede in c lu ir  un medio liquido polar o no polar ta l  

como un alcanol in fe r io r  o un éter.

El compuesto intermedio de amidina en forma de ba-
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se o de sa le s  de l a  misma adición de ácidos se convierte 

preferiblemente en un compuesto de fóimula (I) por calenta­

miento a reflu jo  con una etilendiamina de fórmula (IV) en 

presencia' de un medio liquido polar o no polar, por ejemplo 

un alcanol in ferio r, hasta que deja de desprenderse amoniaco. 

Los propios compuestos intermedios de amidina pueden prepa­

rarse por cualquier método conocido, pero convenientemente, 

a p a rt ir  de lo s imidatos correspondientes por reacción con 

amoniaco.

Los compuestos intermedios de tioamida y amida pue­

den prepararse a p a r t ir  de lo s correspondientes n i t r i lo s  o 

por cualquier otro método conveniente, y pueden convertir­

se en compuestos de fóimula (I) por Calentamiento con una 

etilendiamina de fóxmula (IV), a temperatura de reflu jo  o 

superior, en presencia o ausencia de un disolvente polar o 

no polar. Convenientemente, la s  reacciones se efectúan par­

cialmente a presión reducida para inducir l a  separación de 

amoníaco y/o sulfuro de hidrógeno de l a  mezcla de reacción.

Los compuestos intermedios de n it r i lo  pueden hacer­

se reaccionar, en presencia o ausencia de un medio liquido, 

con una etilendiamina de fórmula (IV) o una sa l  de l a  mis­

ma; l a  reacción puede efectuarse en presencia de sulfuro de 

hidrógeno. Puede in clu irse  un medio liquido t a l  como un a l­

canol in ferio r  en la  mezcla de reacción, que puede calentar­

se a temperatura de re flu jo , o a una temperatura superior
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9

en un recip iente cerrado, opcionalmente en presencia de un 

gas inerte t a l  como nitrógeno.

Se entenderá naturalmente que cuando el compuesto 

intermedio es e l ácido carboxilico, el óster o l a  tioamida, 

puede a is la r se  como compuesto intermedio l a  acetilendiami­

na de fórmula (VI):

donde X e Y son como se han definido anteriormente y ',7 es 

oxigeno o azufre, y estos compuestos pueden convertirse a 

su vez jn  s i tu  en un compuesto de fórmula ( I ) ,  bien por me­

dio de tratamiento separado con un agente deshidratante ta l  

como óxidó de calc io , o continuando l a  reacción hasta ser 

completa en .la s  condiciones o rig in ales, dando lugar a un 

compuesto de fórmula ( I ) .

Los compuestos de fórmula ( I )  pueden prepararse por 

reacción de un fenol o una amina de f  ó m uía (VII), o un com­

puesto de 0- ó N-metal del mismo:

. . A- "-x'r-"
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donde X es como se ha definido para la  fórmula ( I ) ,  con un 

compuesto de fórmula (V III):

donde Y es como se ha definido para l a  fórmula ( I ) ,  y V es 

un giupo eliminable derivado de un ácido inorgánico u or­

gánico adecuado. Son derivados adecuados lo s  halógenos, ta­

le s  como cloro, yodo o bromo, a lcoh ilsu lfon ilox i o .a r ilsú l-  

fon ilox i, ta le s  como p-toluensulfoniloxi.

tos compuestos de fórmula (VIII) pueden e star  en 

forma de sus bases o sus sa le s de adición de ácidos. la - . 

reacción puede efectuarse en un medio liquido inerte que es 

preferiblemente un liquido polar ta l  como aceton itrilo  o iso 

propanol, o puede ser dim etilsulfóxido, sulfolano, m etil- 

-etil-ce ton a , dimetilfomamida, acetona, dimetilacetamida, 

N-m etil-2-pirrolidona, o mezclas de e llo s . En lo s  casos en 

que V es cloro en un compuesto de fórmula (V III), puede in­

c lu irse  ventajosamente en l a  mezcla de reacción una pequeña 

cantidad c a ta lí t ic a  de una sa l de yoduro, por ejemplo yodu­

ro de sodio, o un catalizador de transferencia de fa se , ta l
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H o ja 11

como una sa l de amonio cuaternario, t a l  como cloruro de ben- 

ciltrim etilam onio. Los reaccionantes pueden calentarse jun­

tos bajo una atmósfera in erte, t a l  como nitrógeno, a l a  tem­

peratura de reflu jo  de l a  mezcla de reacción.

Los compuestos de fórmula (I) pueden prepararse tam 

bién haciendo reaccionar un compuesto de fórmula (IX):

en l a  que X es como se ha definido antes, y P es un grupo 

eliminable ( ta l  como halo, ac ilo , a lcoxi, a lco h iltio , .S", 

SH, su lfon ilox i o carbalcoxi) con una amina adecuadamente', 

activa  de fórmula (X):

donde Y es como se ha definido para l a  fórmula ( I ) .

Los compuestos de fórmula (I) pueden a is la r se  de 

l a s  mezclas de reacción en forma de l a  base lib re  o en fone­

ma de una sa l  de adición de ácido. Las bases pueden conver­

t i r s e  en sus sa le s  de adición de ácidos por tócnicas conocí-
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das con ayuda del ácido apropiado, y l a s  sa le s  del compues­

to pueden convertirse también en la s  bases l ib re s  o en otras 

sa le s  de adición de ácidos.

Para uso como pestic id a , lo s  compuestos de fám u la  

(I) pueden presentarse en forma de sus sa le s  de adición de 

ácidos, o más preferiblemente en forma de sus bases l ib re s . 

Las sa le s  adecuadas de lo s  compuestos de fórmula (I) inclu­

yen el halohidrato, su lfato , n itra to , fo sfa to , tiocian ato, 

acetato, propionato, estearato , naftenato, perclorato, ben­

zoato, metanosulfonato, etanosulfonato, to sila to  y bcnceno- 

su lf onato.

Los compuestos de fórmula (I)  pueden usarse como 

pestic id as para combatir in sectos, garrapatas, ácaros y -  

otros artrópodos, incluyendo artrópodos que viven lib re s  y 

lo s que son ectoparásitos de plantas, mamíferos y aves,\ y 

pueden usarse solos o en combinación con un ad itivo , "que"' 

puede tener l a  forma de uno o más de lo s  vehículos usados en 

l a  técnica de formulación, ta le s  como agentes humectantes, 

diluyentes, e stab ilizan te s, espesantes, emulsionantes, d is­

persantes o tensioactivos, u otros ingredientes de vehícu­

lo s normales.

Una formulación puede ser una disolución acuosa do 

una sa l de adición de ácido de un compuesto de fórmula ( I ) ,  

o una suspensión de un compuesto de fórmula (I) en agua, y 

puede usarse só la  o en combinación con agentes tcn sioacti-
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vos adecuados, l a  formulación per se puede usarse só la  o di 

lu id a  en agua para aplicación a l a  plaga o a su medio am­

biente inmediato por pulverización o inmersión.

Una formulación puede estar en forma de un aceite 

m iscible que comprende un compuesto de fórmula (I) en forra 

de su base lib re  o con una cantidad equimolar de un ácido 

orgánico adecuado, t a l  como ácido oleico o ácido nafténico, 

para dar una sa l  soluble en disolventes orgánicos, y emul­

sionantes, y puede ap licarse  en forma de emulsión por pul­

verización o inmersión.

Una formulación puede ser una suspensión o disolu­

ción no acuosa de un compuesto de fórmula (I) en un d iso l­

vente orgánico adecuado para aplicación d irecta por e l  m.6- 

todo de "vertido". Una formulación puede tener también l a  

forma de un polvo humectable para dilución con agua y" ap li­

cación por inmersión o pulverización. Otras formulaciones 

só lid as pueden usarse también para aplicación directa, sin 

dilución, ta le s  como polvos fin o s, polvos gruesos y gr¿¡nu­

lo s .

Otra formulación puede ser una pasta , grasa o gcl 

que contiene un compuesto de fórmula ( i)  y un vehículo ade­

cuado, y puede ap licarse  extendiendo l a  formulación por el 

área in festada.

Preferiblemente, una sa l  de adición de ácido o ba­

so de un compuesto de fórmula (I)  e stá  presente en una for-
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mulación pestic id a  en una cantidad de entre 5 y 80%, calcu­

lada con respecto al peso de l a  base, y la s  formulaciones 

particularmente preferidas contienen alrededor del 20% cal­

culado con respecto al peso de l a  base. La concentración de 

un compuesto de fórmula (I) aplicado a la s  plagas o su me­

dio ambiente inmediato puede estar en e l intervalo de 0,001% 

a 20%, calculado con respecto a l peso de l a  base.

Se advertirá por lo  antedicho que lo que se reivin­

dicará puede comprender cualquier nueva c a rac te r ístic a  des­

c r ita  aquí, principalmente y no de modo exclusivo, por ejem­

plo:

(a) Oh nuevo compuesto de 2,3-dim etilfenoxialcohil- ó 2^3-

-dim etilanilinoalcohil-im idazolina de fórmula (I)  y su s-sa­

le s  de adición de ácidos; :

(b) un método de preparación de un nuevo compuesto de" fór­

mula (I) y sus sa le s  de adición de ácidos;

(c) un método de combatir plagas de artrópodos, particu­

larmente miembros del orden Acariña, aplicando a l a  plaga

o a l medio ambiente de l a  plaga un.compuesto de fórmula ( I ) ;

(d) una formulación p estic id a  que comprende un compuesto de 

fómaula (I) y un vehículo para el mismo;

(e) un método de preparar una formulación que comprende una 

mezcla de un vehículo y un compuesto de fórmula ( I ) ;  y

(f)  un nuevo compuesto intermedio formado en l a  prepara­

ción de la s  imidazolinas.

)
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Los ejemplos siguientes se dan como ilu stración  

de l a  presente invención y no han de considerarse como cons­

tituyentes en modo alguno una lim itación  de l a  misma.

2J3.TL0 1

1- (N- (4-clorof e n il) carbamoil )-2- (2 ,3-dim etilanilinom etil )-2- 

-im idazolina.

Se agitó 2-(2,3-dim etilanilinom etil)-2-im idasolina 

(4f20 g, 0,024 moles) en cloruro de metileno (90 mi), se en 

fr ió  a OCC y se añadió después gota a gota una disolución-do 

4-clorofen il-isocian ato  (3,66 g, 0,024 moles) en cloruró de 

metileno (10 m i). Se foimó rápidamente un precipitado blan­

co. Se continuó l a  agitación  durante 2 a 3 horas después'de 

l a  adición a  Ose, se dejó después que l a  mezcla de reacción 

tomase l a  temperatura ambiente, y l a  agitación se continuó 

durante l a  noche. La mezcla de reacción se evaporó después 

hasta sequedad a  presión reducida, y e l residuo sólido a s i 

obtenido se re c r is ta liz ó  a p a r t ir  de propan-2-ol producien­

do c r is ta le s  blancos de l-(N -(4-cloro fen il) carbamoil )-2-( 2,3' 

-dim etilanilinom etil)-2-im idazolina, p. de f .  153-155SC. 

EJ3.TL0S 2 a 6

Por métodos análogos a l  descrito en e l Ejemplo 1 

an terior se prepararon también lo s  compuestos de lo s Ejem­

plos 2 a 6 que siguen.

EJSüPLO 2

tlonohidrato de l-(N-(4-bromofenil)carbamoil)-2-
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- ( 2 ,3-dim etilf enoximetil)-2-imidazolina, p. 

(polvo blanco).

EJBIPLO 3

de f .  150-1516C

1 - (n-(4-m etoxifenil)carbam oil)-2-(2 ,3-dimetilfeno- 

xim etil)-2-im idazolina, p. de f .  126-12760 (polvo blanco).

1JS.TL0 4

Honohidrato de l-(N -(4-n itrofen il)carbam oil)-2- , 

-(2,3-dim etilfenoxim ctil)-2-im idazolina, p. de f .  182-18530 

(polvo amarillo pálido ).

EJ3.T10 5 -

l**(Nr(4-carbetoxif enil)carbam oil)-2- (2 ,3-d in etil- 

fenoxim ctil)-2-im idazolina, p. de f .  1533C (polvo blanco).

EJ3.TL0 6

1-(N -(4-fluorofen il)carbonoil-2 -(2 ,3-dimetilfeno­

xim etil )-2-imidazolina, p. de f .  (alrededor de 5/̂  de impure­

zas) 172-173se.

EJETLO 7

Preparación de l-(H-(4-bromofenil)carbam oil)-2-(2..3-dimetil- 

fenoxim etil)-2-imidazolina.

A. Una disolución de 2 -(2 ,3-dim etilfenoxim etil)-2-im i-

dazolina (20,4 g, 1,0 mol) en cloruro de metileno (300 mi) 

se enfrió a -653C y se añadió gota a gota, durante 30 minu­

tos, una disolución de 4-brnmofcnilisocianato (19,8 g, 1,0 

mol). La mezcla de reacción se dejó después calentar hasta 

l a  temperatura ambiente y se dejó reposar durante 2 horas, '
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cuando se había fornado un precipitado. La mezcla de reac­

ción se evaporó a presión reducida y el residuo se recr is­

ta liz ó  a p a r t ir  de acetona, dando monohidrato de l-(N -(4- 

-bromofenil) carbamoil )-2- (2 ,3-dimetilfenoximetil)-2-imida- 

zolina, p. de f .  150-151SC.

B. v ía  e l aducto de N-clorocarbamoilo de 2-(2,3-dime-

tilfenoxim etil)-2-im idazolina.

Dha disolución a l 17% de fosgeno en tolueno (3 /2 ' 

g que contienen 0,5521 g, 0,00549 moles de COClg) en cloro­

formo seco (15 mi) se añadió lentamente con agitación a Occ 

a una disolución de 2-(2,3-dim etilfenoxim etil)-2-im idazoll- 

na (2,40 g, 0,0115 moles) en cloroformo seco (20 mi). Cuán­

do l a  adición se hubo completado, l a  mezcla de reacción se  

dejó a  temperatura ambiente durante 2 horas, se diluyó, con 

un volumen igu al de éter d ie tílic o  seco y se f i l t r ó  rápida­

mente. El f i lt ra d o , que contenía e l aducto de ü-cíorecarba­

moil o de 2-(2,3-dim etilfenoxim etil)-2-im idazolina, se  tra ­

tó con 4-bromo an ilin a seca recién destilada (1,22 g, 0,00714 

moles) y l a  mezcla se dejó a temperatura ambiente durante 

l a  noche, tiempo al cabo del cual l a  cromatografía de capa 

delgada (ccd) mostró que el principal compuesto era ol pro­

ducto deseado. La mezcla se evaporó hasta sequedad en vacío 

y e l residuo se tomó en una mezcla de carbonato de sodio 

acuoso y diclorometano. La capa orgánica se lavó con agua, 

se secó sobre su lfato  de magnesio y se evaporó hasta sequedad,
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dando un residuo que se purificó  como se ha descrito en (A) 

"antes para dar l-(K-(4-brom ofenil)carbam oil-2-(2,3-dim etil- 

fenoxim otil)-2-im idazolina, idéntica a l a  obtenida en (A) 

anterio miente.

EJEMPLOS 8 a 10

Por métodos análogos a lo s  descritos en el ejemplo 

1 se prepararon lo s  compuestos sigu ien tes:

1- (N- (4-m etilfen il) carbamoil )-2- (2 ,3-dim etilanilinom etil)- 

-2-im idasolina (p. de f .  154-155SC).

1 - (K-(4-cicnofenil) carbam oil)-2-(2 ,3-dim etilanilinom etil)- ! 

-2-im idazolina; y

1 - (M-(4-bromofenil) carbam oil)-2-(2 ,3-dim etilanilinom etil)-. 

-2-im idasolina (p. de f .  161,6-162,290).

EJBTLO 10 b is

Usando el método del ejemplo 1, excepto que no-se 

empleó etapa de re c r is ta liz ac ió n , se preparó l-(N -(4-dim ctil 

sulfonami do f  e n il)carbamo i l ) - 2 - (2 ,3-dim etilanil inomet i l )-2- 

-im idazolina, p. de f .  151-153SC.

EJB.TLO 11

Garrapatas hembra cebadas de l a  raza B iarra de 

Boophilus microplus se sumergen, en grupos de 20 garrapatas 

por cada concentración, en líquidos de un intervalo de di­

luciones del compuesto en ensayo. El líquido se prepara in­

mediatamente antes del ensayo por dilución con agua del com 

puesto en ensayo. Los constituyentes pueden e star  en forna 

de aceite  m iscible o foimulación de polvo humectable. 11 in 

tervalo deseado de concentraciones para e l ensayo se obtiene 

por posterior dilución de l a  disolución madre o aguas madres. 

Las garrapatas se retiran  del líquido a l  cabo de

30
08069
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10 minutos, se secan, y se adhieren con e l dorso hacia aha­

jo , sobre cin ta adhesiva doble. Permanecen en este, posición 

durante 14 d ías, momento en que se detexmina el número de 

huevos v iab les que han puesto. A p a rt ir  de estos datos se 

traza  una lin ea  de regresión (concentración frente a ¡-1 de

inhibición de producción de huevos) y se deriva l a  1399 

(concentración a l a  que tiene lugar una inhibición del 99.' 

de producción de huevos).

Les resultados obtenidos se muestran en l a  Cabla*l

10 que sigue.

Tabla 1 * . t-

Compuesto Ejemplo
ns IR99

15

1 -(N-(4-cloro fe n i l ) carbamo i l - 2 - (2,3- 

-dim etilanilinom etil)-2-im idazol±na 1 0,029:'

1 - (H-(4-bromo fenilcarbamo i l ) - 2 - (2,3- 

-dim etilfenoxim etil)-2-im idazolina 2 0 , 0095;'

1- (H- (4-metoxif e n il) carbamo i l  )-2- (2 ,3- 

-  d im etilf eno xime t i l ) - 2-imidazolina 3 0,0038;:

20 Hidrato de 1 - (N-(4 -u itro fe n il)carba-

m o il)-2 -(2 ,3-dim etilf enoximetil)- 

-2-im idazolina 4 o,oio:i

25

1- (H- (4- carbetoxif e n il) carbamo i l  )-2- 

- ( 2 ,3-dim etilfenoxim etil)-2-im ida- 

zolina 5 o,oi9i:

08069
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Las f  o anulaciones siguientes se dan para ilu s tra r  

el modo en que lo s  compuestos pestic id as de l a  invención pue 

den ap licarse  a plagas o medios ambientes susceptibles de 

ser atacados por plagas.

FORMULACION 1

Polvos para espolvorear

Compuesto activo 1,0 20,0 partes en peso

Talco 99,0 8o. 0 H t!

100,0 100,0
FORMULACION 2

Polvo humectable

Compuesto activo 25,0 partes en peso
Dio c tilsu lfo  suc cinato de sodio 1,0 !! !)

Dispersol ACA 2,0 M !)

Caolín 72.0 t) !!

100,0

FORMULACION 3

Dispersión acuosa

Compuesto activo 2o,o partes en peso
K eltrol 0,4 tt t<

Dio c t ilsu lfo  suc cinato de sodio 0,5 !! tt

Agua _ 7 i ¿ )t M

100,0

FORMULACION 4

Vertido

t
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Compuesto activo 5,0 partes en peso

Dimetilfoimamida 85,0 't M

Aceite de ricino 10,0 M t!

100,0

FORMULACION 5

Crasa

Compuesto activo 6,0 partes en peso

Vaselina 94.0 !! u

100,0

FORMULACION 6

Aceite m iscible ' * -

Compuesto del Ejemplo 3 10,0 partes en peso '

Aromasol H ' 70,0 H H ' "

Etoxilato de nonilfenol 20,0 M !! **- ̂

100,0

ESTABILIDAD

Los compuestos del Ejemplo 1 tenían una vida media

de más de 6 meses en un medio acuoso de pH 7, mientras que 

l a  2 - (2 ,3-dim etilfenoxi)-2-im idazolina l a  ten ia de 2 semanas 

ap ro ximadam ent e.

25

08069
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-  REIVINDICACIONES -

Los puntos de invención propia y nueva que--se 
presentan para que sean objeto de e sta  so lic itu d  de C erti­
ficado de Adición en España, son lo s  que se recogen en la s  
reivindicaciones sigu ien tes:

13 .- Mejoras introducidas en e l objeto d é l a  
patente prin cipal ns 465.208, presentada e l 19 de diciembre 
de 1977) por: "Un procedimiento para preparar compuestos 
de im idazolina", teniendo estos compuestos l a  fórmula '

Me Me

25

o una s a l  de adición de ácido de lo s  mismos, donde X  e s  0 ó 
NH, e Y es Br, F, I ,  -NO^/'-OR, -CO^R, -C0NRV ó -S0gNR***R )̂

15030
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y, cuando X es NH, Y puede e leg irse  también entre Cl, CN o 
alcoh ilo  de desde 1 a 4 átomos de carbono, siendo R un gru­
po alcoh ilo  de desde 1 a 18 átomos de carbono, y cada uno 

1 2de R y R y que pueden se r  igu ales o d iferen tes, es hidró­
geno o un grupo alcohilo  de desde 1 a 18 átomos de carbono, 
cuyas mejoras comprenden hacer reaccionar un compuesto de 
fórmula (II )

( I I )

o una s a l  de adición de ácido del mismo, donde X es como 
se ha definido antes, con un isocian ato , o con un compues­
to de fórmula ( I I I )

( I I I )

i
donde Y es como se ha definido antes y X es un grupo e l i -  
minable; y después, s i  se desea, convertir un compuesto 
de fórmula (I) en una s a l  de adición de ácido, o convertir 
una s a l  de adición de ácido de un compuesto de fórmula (1) 
en l a  base lib re  o una s a l  a lte rn a tiv a  de adición de ácido,

. . .**
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23f- Mejoras de acuerdo con l a  reivindicación  
13, según la s  cuales X  ̂ es halo, a c i lo x i ,  alcoxi o su lfo n il-  
ox i.

33 .- Mejoras de acuerdo con cualquiera de la s
reivindicaciones 18 y 23, según la s  cuales Y es OR d C0 R,e .
donde R es un grupo alcohilo  de desde i  a 4 d desde 12 a 
18 átomos de carbono.

43.- Mejoras de acuerdo con cualquiera de la s  
reivindicaciones la  a 3-, según la s  cuales R y R , que pue 
den ser iguales o d iferen tes, son individualmente hidrdgenc 
o uñ grupo alcohilo  de desde 1 a, 4 d desde 12 a 18 átomos 
de carbono.

5 - .-  Mejoras de acuerdo con la  reivindicacidn
1 2

43, según la s  cuales no más de uno de lo s R y R es üñ 
grupo alcohilo de desde 12 a 18 átomos de carbono.

68.- Mejoras de acuerdo con cualquiera de la s  
reivindicaciones 18 y 23, según la s  cuales Y es metoxi y X 
es 0, Y es cloro y X es NH, Y es bromo y X es 0, Y es n itro  
y X es 0, d Y es fluoro y X es 0.

73 .- Mejoras introducidas en e l objeto de la  
patente prin cipal n8 465.208, presentada e l  19 de Diciem­
bre de 1977; por: "Un procedimiento para preparar compues­
tos de im idazolina".

Tal y como se Ma descrito  en l a  Memoria que an­
tecede, y con lo s  fin es que se han especificado .

15030
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E sta  Memoria consta de veinticinco hojas 
c r it a s  a  máquina por una so la  caía

H.MM1980
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