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FORMULARIO UNICO DE OPOSICION
A OPOSIOiQNA |
B patente de Invencior: g P O Marca Colectiva.
O Patente de Modelo de Utiidad. =~~~ = . B Marca de Centificacion.
L} Diseno Industrial. O Lema Comercial.

- B Esquema de Trazado para Circultos Integrados
ﬂ Marcas de Productos o Servicios,” <

T

@ ' Nurnem del expedlente D6-000698

SOLICITUD - e

PUBLICADA Apodﬁradﬁ __EMILIO FERRERO
Titulo de la nueva creacion 0 denominacion del signo: “EMPLEO DE BUTANOATO

DE 2.2-DIMETIL-3~(2,4- DICL()ROFENIL)- 2-OXO:1-OXAESPIRO[4, S]DEC -3-EN-4-TCO PARATATUCHA

CON I RA LOS ALAR&% #
(. ———
@ opasmm PRESENTABA POR:
_ Nombre '
2 »,L < | PR"CA"S M ’ IDENTIFICACION
SOLICITANTE Dsreccmﬁ \\\\\\\
SYLINNE CALLE 80 No 788 201
aff , CC. D NIT @
i Nacionalidad o Domicilio: - COLOMBIA
Lugar de Conslitucion: BARRANQUILLA ce L Otro L]
, Tolel ﬁ Cual
| elétono: (57; ax:
E ol (571)3719900 (871)3730818 NUmero 890.106.527-5
Nombre: ELIANA ISAURA MORENO IDENTIFICACION
BOHORQUEZ cC. NIT
REPRESENTANTE | Direccion:  CARRERA 13 No. 119-95 D -
0 APODERADO OF 104 ce. [1 ow [
Teletono: (5712131213 £ay. (571)6121979 Cual
E-mail: Pegocios@optimum-co.com _ -
' Numero 51.975.664 TP_83823

E' feh
Si'gm opositor;

""" @ FUNDAMENTOS DE LA OPOSICION:
Art.14, 16, 18, 20 y 30 de la Decision 486 de la CAN

“Causal: No cumple con los requisitos de patentabilidad.

Juatmcamon

La presente solicitud no cumple con los requisitos de patentabilidad dado que lo reve-
ladoLyg se encontraba en el estado de ]a técnica o es posible derivarlo de 1a misma tal y
- cOmo se demostra% en el ca Jntulo “Fundamento de Hechos”.
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. Fecha

Comprobante de pago de la tasa.

Poderes. si fuere el caso.

Pruebas de los tundamentos de la oposicion.

Documentos que acrediten el legitimo interes, si fuere el caso.

Documento que acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean
personas juridicas.

Instrucciones para el diligenciamiento def presente formulario, ver reverso de esta pagina.
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PROCAPS

. PODER ESIjCIAL

Yo, WALTER TANAKA TATEKAWA, mayor de edad y vecino de la ciudad de
Barranquilla (Colompia), identificado como aparece al pie de mi firma, quien en el
presente documeyl%D actla en calidad de Representante Legal de la sociedad
PROCAPS S.A. sociedad legalmente constituida y domigiliada en la ciudad de
Barranquilla (Colombia), por el presente documelp}fg:orgo a la doctora
ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ, abogada en ejercicio,
identificada como aparece al pie de su firma, con tarjeta profesional No. 83823
del C.S. de la J., poder especial, amplio y suficiente, para formular oposiciones u
observaciones a la solicitud de patente No. 06.000.698, titulada “EMPLEO
DE BUTANQATO DE 2,2-DIMETIL-3-(2,4-DICLOROFENIL)-2-0XO-

«1-OXAESPIRO[4,5]DEC-3-EN-4-ILO PARA LA LUCHA CONTRA LOS
ACAROS”, cuyo titular es BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT, publicada en la gaceta No. 580 del 28 de
Septiembre de 2007.

Nuestro apoderado queda facultado, de manera expresa, para realizar todo tipo
de actos necesarios para llevar a cabo el tramite de la oposicion, incluyendo, sin
limitacién, preparar y presentar solicitudes, hacer declaraciones, pagar tasas,
contribuciones e impuestos, recabar los titulos o certificados. Asimismo quedan
autorizados para impugnar administrativa y judicialmente todo lo que fuere
resuelto en el expediente a que se hace expresa referencia en el presente poder,
con todas las facultades generales y especificas que fuera requerido para ella.

De la misma manera, ademas de las facultades que le confiere la naturaleza del
presente mandato, se encuentran facultados para recibir, desistir, transigir,
sustituir, y reasumir el presente poder, incoar acciones, interponer recursos y
demas facultades conferidas por la ley.

Dadoy I@nqﬁl]a (Colombia) a los 6 dias del mes de Diciembre
2 2007. :

PROCAPS S.A.
X WALTER TANAKA TATEKAWA

C.C. N° 16.251.923 de Palmira

Representante Legal

_— e\ e

Acepto:

M&m@%{@

ELIANA ISAURA MORENO BOHORQUEZ
C.C. 51'975.664 de Bogota
T.P.A. 83823 del C.S.de la J.

CALLE 80 No. 78B-201-AA. 50330+P.B.X.:(575) 3530783 - 3789000 - 3719900+ FAX: (575) 3533949 - 3558434 - 3533681 - 3532997
BARRANQUILLA - COLOMBIA * NIT.: 890.106.527-5
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. CERTIFICADO DF EXISTENCIA Y REPRESENTACION LEGAL O DE INSCRIPCION DE
DOCUMENTOS .

CPROCAPS B . A, - - mm— s mm e m s ot m e e o m oo r e - o - oo
- NIT: 890.106.527-5.

;. EL.  SUSCRITO SECRETARIO DE LA CAMARA DE COMERCIO DE BARRANQUILLA, CON
! FUNDAMENTO EN LAS INSCRIPCIONES DEL REGISTRO MERCANTIL:

CERTIFICA

' Que por Escritura Pablica No. 1,190 del 22 de Julio de 1976,
otorgada en la Notaria Tercera de Barranquilla, inscrito(as) en
. esta (Camara de Comercio, el 28 de Julio de 1976 ba]o el No. 6,070
- del libro respectivo, fue COﬂStltulda la sociedad-- - -----+---- - - -

limitada denominada "PRODUCTORA DE CAPSULAS DE GELATINAS LIMITADA
"PROCAPS LIMI A AT —~ - - - m -~ e o e o oo s oo - oo

CERTIFICA

" Que por Escritura Puiblica No. 1,307 del 28 de Junio de 1979,

- otorgada en la Notaria Tercera de Barranguilla, inscrito(as) en
i esta Camara de Comercio, el 23 de Julio de 1979 bajo el No. 10,039
- del libro regpectivo, la sociedad antes mencionada--------------------
'se transformo en sociedad anonima bajo la denominacion social de
. "PRODUCTORA DE (CAPSULAS DE GELATINA S.A." PROCAPS S.A.".,--———~---——~

CERTIVFICA

' Que por Escritura Publica No. 3,810 del 31 de Dic/bre de 1980,

' otorgada en la Notaria Primera de Barranquilla, inscrito(as) en
i esta Camara de Comercio, el 30 de Enero de 1981 bajo el No. 12,705
- del libro regpectivo, la sociedad antes mencionada--------+-------=-----
" se transformo en sociedad de responsabilidad limitada bajo al razon
. social de "PRODUCTORA DE CAPSULAS DE GELATINA LIMITADA "PROCAPS LI -
I U I N B

CERTIVFICA

" Que por Escritura Pablica No. 3,755 del 10 de Nov/bre de 1983,
- otorgada en la Notaria Unica de Soledad, inscrito(as) en esta
Camara de Comercio, el 22 de Nov/bre de 1983 bajo el No. 17,922 del
- libro respectivo, la sociedad antes mencionada------------—-————=---—-~- -~
ge transformo en sociedad anonima bajo la denominacion social de

"PRODUCTORA DE CAPSULAS DE GELATINA S.A. "PROCAPS S.A.".---=-----—--=-

CERTIUPFPICA
Que por Escritura Publica No. 3,615 del 06 de Dic/bre de 1996,

otorgada en la Notaria 2a. de Barranquilla, inscrito(as) en esta
Camara de CComercio, el 20 de Dic/bre de 1996 bajo el No. 67,218 del
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CERTIFICADO DE EXISTENCIA Y REPRESENTACION LEGAL O DE |[INSCRIPCION DE

PROCAPS S.B. =~ mm e o oo o m s e o o oo el
NIT: 890.106.527-5.

libro respective, la sociedad antes mencionada----------- --f§----|-----~
cambio de razon social, por la denominacion LABORATORIOS PROCAPS S.A

__________ 4 - e e e e — — - — = - — = == - — 4 — — = - — = -

CERTIVFTICA

Que por BEscritura Pablica No. 3,775 del 18 de pPic/bre de| 1996,
otorgada en 13 Notaria 2a. de Barranquilla, inscrito(as) en esta
Camara de Comgercio, el 23 de Enero de 1997 bajo el No. |67,704 del
libro respectivo, la sociedad antes mencionada-----=---|---~=+ il e
cambio de razon social, por la denominacion PROCAPS [S.A. |----t-----

CERTIVF¥FICA

Que dicha sociedad ha sido reformada por las siguikentes |escrituras
yv/o documentos privados:

Numero aaaa/mm/jdd Notaria No. Insc o| Reg |@aaaa/fmm/dd

39 1979/01418 Notaria 3a. de Barranquilla. 9,152 1979/01/24

992 1981/04430 Notaria la. de Barranquilla. 13,112 1981/05/06
1,464 1982/08/27 DNotaria Unica de Soledad 15,b33 1982/09/08
2,744 1983/08/A18 Notaria Unica de Soledad 17,416 1983/08/26
3,826 1984/07/A16 Notaria Unica de Soledad 19, b54 1984/07/27
3,835 1985/08/26 Notaria Unica de Soledad 22,R30 1985/09/04
2,260 1986/09/10 Notaria Unica de Soledad. 24 ,P95 1986/09/15

1,849 1989/07/11 Notaria 2a. de Barranquilla. 33,p09 1989/07/13
444 1990/02/|21 Notaria 2a. de Barranquilla. 36,0101 1990/03/16

3,090 1991/12/17 ©Notaria 2a. de Barranquilla 43,993 1992/01/28
269 1993/02//01 Notaria 2a. de Barranquilla 48,428 1993/02/16
2,342 1993/07/128 Notaria 2a. de Barranguilla 50,582 1993/08/10
3,652 1993/11/09 Notaria 2a. de Barranquilla 51,798 1993/11/22
3,615 1996/12/06 Notaria 2a. de Barranquilla 67,218 1996/12/20

89 1997/01/16 Notaria 2a. de Barranquilla 67,704 1997/01/23
2,070 1997/07/117 Notaria 2a. de Barranguilla 70,627 1997/07/31
2,281 1997/08//04 Notaria 2a. de Barranquilla 70,813 1997/08/14

765 1999/04/122 Notaria 3a. de Barranguilla 80,628 1999/404/23
459 2001/02/21 Notaria 2a. de Barranquilla 91,502 2001/02/23
2,608 2001/10/l05 Notaria 2a. de Barranquilla 95,771 P001A11/08
1,730  2004/07/29 Notaria 2. de Barranguilla 112,999 2004/408/26
416 Z00%/03/03 Notaria 2. de Rarrvanguilla 116,364 2005/03/10
L,613%  2505/07/28 Notaria 2. de Barranguilla 119,322 p005/408/18

CERTIFICA

gue de acuerdo| con la(s) escritura(s) arriba citada(s), la sogiedad
se rige por lag Eiguientes disposiciones:
DENOMINACION O RAZON SOCIAL:

PROCAPS S.A.—— -~ -- - - - - mmm oo o mm o — e o o m m— — e e e Al
SIGLA: PROCAPS.
DOMTICILIO PRINCIPAL: Barranquilla.
NIT No: 890.106.p27-5.

MATRICULA MERCANTIL: 24,802.

CERTIFICA

e % k& % k& &k kk C ONTTIDNTUA kkkkhkdkkkkx
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CERTIFICADO DE EXISTENCIA Y REPRESENTACION LEGAL O DE INSCRIPCION DE
DOCUMENTOS .

PROCAPS S . A .- ——m - mmm e m o o m s o e — e o T o oo -
NIT: 890.106.527-5.

Direccion para notificaciones judiciales:
CL 80 No 78 B - 201.
De la ciudad de Barranquilla.

CERTIVFICA

f DURACION: El1 término de duracidn de la sociedad se £ijo hasta el
18 de Agosto de 2073.

CERTIVFICA

* OBJETO SOCIAL: EIl objeto principal de la sociedad sera: a)-La fabri-
cacion de «capsulas vy otros productos similares a partir de materia-
les tales como gelatinas u otros de distinta naturaleza, que puedan
ser utilizados como envases O recipientes de productos y sustancias
. quimicas, farmaceuticas y cosmeticas, para usO y COnsumo humano y
- veterinario; b)-La invesgtigacion, desarrollo vy fabricacion de toda
- clase de productos y sustancias quimicas, farmaceuticas y cosmeticas
. para uso y consumo humano, animal y vegetal; c¢)-La compra y venta de
' materiag primag, insumos y productos intermedios necesarios para los
. procesos de fabricacion de sustancias quimicas, farmaceuticas,alimen
. ticias y cosmeticas, asi como la comercializacion interna y externa
- de los productos terminados, d) La compra, venta, importacion, ex-
. portacion y distribucion de toda c¢lase de elementos instru-
- mentales y equipos medicos,quirurgicos,odontologicos,y hospitalarios
- para 1la salud humana y animal. e)La compra,venta,exportacion y dis-

. distribucion de dulces, confites, galletas y todo tipo de
. gologinas o alimentos para el consumo humano. £) Actuar como re-
. presentante o agente de personas naturales y juridicas, nacio-
' nacionales y extranjeras en la realizacion de operaciones o tran-

. sacciones relacionadas con la industria farmaceutica vy en especial
" con cualquiera de las actividades descritas en los literales a),

b)), ). 4 y e) anteg descritos; g) Prestar los servicios de
- asesgoria y consultoria en las areas administrativas, de mer-
! cadeo, analisis c¢linico, asistencia tecnica, investigacion, costos y
- produccion, exportaciones, importaciones, ventas, relacionadas con
iguales o similares actividades a las que constituyen el objeto de
PROCAPS 8.A., asi como 1los de publicidad y promocion de productos

quimicos, cosmeticos vy farmaceuticos para uso humano, animal o in-
dustrial; h)-Adquirir, operar, administrar vy explotar, a cualquier
titulo, empresa o establecimientos dedicados a la investigacion, de-
sarrollo, fabricacion o comercializacion de productos quimicos, far-
maceuticos, hospitalarios o cosmeticos. En desarrollo de su objeto
principal, la sociedad podra tomar interes social como accionista,

*-k*i.r****** C O NTIUNUA-A kok ok ok kok ok ok ok ok
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CERTIFICADO DE HXISTENCIA Y REPRESENTACION LEGAL O DE [NSCRIPCION DE
--DOQCUMENTOQOS . . | - e . : e :
PROCAPS S .4 . — = - m — — m s o e e SR R AP
NIT: 890.106.5207-5.

socio o fundador de empresas que tengan igual o similar objeto, com-
prar, vender, |importar y exportar maquinarias, insumos y| repuestos
requeridos para] el desarrollo de sus actividades;|tomar| dindro en
prestamo, financiar vy garantizar las operaciones comé¢rciales que ce-
lebre con terceros relativas a su objeto; celebrar|y ejecutan todo
tipo de actos |y contratos necesarios para desarrollar susg| opeyacio-
nes; girar, aceptar, otorgar y protestar todo tipo de titulos (valo-
res e instrumentos negociables; comprar, vender y constituir grava-
menes sobre bienes muebles e inmuebles; designar representantes o
apoderados en gl pais y en el exterior y, en general, realizar |cual-
quier acto o© hegocio que sea necegario o conveniente para el |desa-
rrollo de su objeto social y para la mejor proteccion de sus intere-
ses corporativog o la de sus socios. La sociedad podra garantizar
el cumplimiento| de obligaciones adquiridas por terceros|o pdgr sus
socios, para 1lp cual podra inclusive constituir gravamenes reales
sobre sus Dbienes de cualquier naturaleza. ------- w-4--= -p-—-—--——

CERTIVFTICA

CAPITAL Nro Acciones valor| Accidn
Autorizado
Grkkkxkkkk k%2 000}, 000,000 ***¥*kkdkkkkx%%2 (000,000 ***kkkhkrrrhxhsx*x] 000
Suscrito .
Shkdhkkkkkd®] 224|500,000 ****kkdkkbkkdkkdk] 224 500 **kkkkkkxkkkyxkkx*] 000
Pagado
Shkkkdkkkkk] 224|500,000 *kkxkkkkkhkkx] 224 500 *kkrxrkAkkkkkFAxr*] 000

CERTTIVFICA

ADMINISTRACION: |La direccion y administracion de la sociedad cofres-
pondera a la Asamblea General de Accionistas, a la Junta Direcftiva,
al Presidente, |al Vicepresidente y a un Gerente General. Corresponde
a la Junta Directiva las siguientes funciones y atyibuciones pntre
otras: Autorizar cualguier acto o contrato cuya cuantlia sea superior
al equivalente |en pesos Colombianos a doscientos cincuenta mil gdola-
res de los Estados Unidos de America (US$250.000), {liquidados|a la
tasa de cambio| representativa del mercado vigente gl dia|en qle se
gsurta la transacion. Cuando se trate de operaciones en |virthid de
las cuales la |sociedad garantice obligaciones de tercerog o dp los
socios, se requerira dque la operacion sea aprobada con el voro de
por lo menos 2/3|partes de los integrantes de la Junta Directiva.
La sociedad tendra un Presidente , quien ejercera |la representa-
cion legal de la sociedad y tendra las siguienteg atpibu-
ciones entre otrag: Ejecutar las decisiones de la | Asamblea
General de Accionistas y de la Junta Directiva. Ejercer la [Represen-
tacion Legal de la sociedad en todos los actos y copntratios qle se
requieran para (el desarrcllo del objeto social, de ronformidag con
lo previsto en| las leyes vy en los presentes estatutos. Constituir
apoderados judiciales vy extrajudiciales, recibir notificaciones,
absolver internogatorios de parte, confesar obligapciones d¢ la
sociedad, transigir, disistir y allanar a la sociedad en |cualquier
asunto  judicial ] Aprobar y celebrar en nombre de [la sodieda|todo
acto o contratq cuya cuantia gea igual o inferior| al equivalente

Hrkkxdhhkxkdk C O N T IT N U A **kkkhdkhkkhsk
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en pesos colombianos a doscientos cincuenta mil dolares de los
Estados Unidos de BAmerica (US8$250.000), 1liquidados a la tasa de
. cambic representativa del mercado vigente el dia en que se surta
la transacion o celebracion del acte. Las demas funciones que le
correspondan como Representante Legal por disposicion de la ley,
" de estos estatutos o de la Junta Directiva. El Presidente tendra un
suplente, designado por 1la Junta Directiva, quien reemplazara al
. Presidente en sus faltas temporales, absolutas o meramente acciden-

tales, con entidades facultades vy sin que sea necesario para ello
Cacreditar 1la ausencia del principal. La sociedad tendra un Vicepre-
- sidente designado por la Junta Directiva, quien tambien ejercera la
. representacion legal de 1la sociedad, pudiendo ejercerla conjunta o
. separadamente con el Presgsidente. El vicepresidente tendra las
! siguentes facultades entre otras. Ejecutar dentro de su competencia
. las decisiones de la Asamblea General de Accionistas, de la Junta
' Directiva y del Presidente. Ejercer la representacion legal de la
' sociedad en todos los actos y contratos que se requieran para el
desarrollo del objeto social, de conformidad con lo previsto en las
i leyes y en los presentes estatutos. Constituir apoderados judiciales

.y extrajudiciales, recibir notificaciones, absolver interrogatorios
" de parte, confesar obligaciones de la sociedad, transigir, desistir

iy allanar a la sociedad en cualquier asunto judicial. Aprobar y
- celebrar en nombre de la sgociedad todo acto o contrato cuya cuantia
sea idgual o inferior al equivalente en pesos colombianos a ciento
- cincuenta mil dolares de los Estados Unidos de America (US$150.000),
- ligquidadog a la tasa de cambio representativa del mercado vigente
el dia en que se surta la aprobacion o celebracion del acto, siempre
'gque no se trate de enajenar bienes inmuebles o cualquier otro activo
" fijo de 1la sociedad, inclusive de naturaleza muebles, acciones,
- cuotas o partes de interes inversiones y todo tipo de derechos

i de 1a sociedad, o de constitulr gravamenes sobre cualgquiera de los
anteriores, facultades que radican exclusiva y privativamente en  ;
cabeza del Presidente. Las demas funciones que le corresponda como - :

- Representante legal por disposicion de la ley, de estos estatutos
o de la Junta Directiva. El Vicepresidente tendra (1) suplente,
- designado por 1la Junra Directiva, quien lo reemplazara conjunta o = :
separadamente en sus faltas temporales, absolutas o© meramente
accidentales, con identicas facultades y sin que sea necesario para
“ello acreditar 1la ausencia del principal. La sociedad tendra un (1)
Gerente General, con su respectivo Suplente, designados por la Junta
Directiva. El Suplente reemplazara al Gerente General, en sus faltas
temporaleg, absolutas o meramente accidentales, guien junto con el
“gerente general, 1llevaran la representacion legal de la sociedad,
"con identicas facultades, pudiendolas ejercer conjunta o separada-
mente c¢on el Presidente vy Vicepresidente, con lidenticas facultades

A21 1n1 0 oepal
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CERTIFICADO DE EXISTENCIA Y REPRESENTACION LEGAL O DE|INSCRIPCICON DE
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que el Gerentge General vy sin gue sea necegario parva ello acreditar
la ausencia del titular. El1 Gerente General tendra las|sigulientes
facultades entre otras: Ejercer la representacion lggal de la |socie-
dad, en todos| los actos y contratos que se requieran para el| desa-
rrollo del objeto social, de conformidad con 19 previsto |en lag
leyes y en 1lps presentes egstatutosg. Aprobar y celehrar en nombre de
la sociedad todo acto o contrato cuya cuantia sea |igual o inferior
al equivalente| en pesos Colombianos a Cincuenta Mil dolares de los
Estados Unidos| de America (US$50.000), 1liquidadod a la tasa de
cambio represeptativa del mercado vigente el dia en que ge surta la
aprobacion o ¢elebracion del acto, siempre que no s¢ trate de pnaje-
nar a cualguier titulo bienes inmuebles o cualqguier |otro activp fijo
de la sociedadl, inclusive de naturaleza mueble, adciones, cuptas o
partes de interesg, inversiones y todo tipo de derechos de la socie-
dad o de constituir gravamenes sobre cualquiera de las jantefiores
facultades que| radican exclusiva vy privativamentel en |[cabegRa del
Presidente_ V) (A e - e —

CERTIFICA

Que gegln Acta No. 116 del 27 de Junio de 1997 cprrespondiéente a
la asamblea de Accionistas en Barranquilla, de la sociedad:
PROCAPS S. A, - e e e e il LR e
cuya parte pexrtinente se inscribid en esta Camaral de Comercio, el
15 de Agosto |de 1997 bajo el No. 70,838 del llibro respe¢tivo,
y segun Acta |No. 127 del 22 de Marzo de 2000 cprrespondi¢nte a
la Asamblea de Accionistas en Barranquilla, de la socipdad:
PROCAPS I it e — e e e s B St
cuya parte pertinente se inscribid en esta Camara| de Comercio, el
29 de Mayo dg 2000 bajo el No. 87,250 del libro regpectivo, fueron ;
hechos los siguientes nombramientos:

CLASE: JUNTA DIRECTIVA

Principales
1. Minski Gdntovnik Ruben CC.E***x*k*7 463 982
2. Minski Ggntovnik Mever CC . prxxxxkh7 ag1, 324
3. Minsgki Gdntovnik Jose CCoprxkkkkg G971 834

Suplentes
1. Mingki Zilberblum Elliot CO. pxxx+%72 219, 541
2. Minski Dgitel Daniel Lk kK ki k ok ok ok kok ok ko
3. Minski Sharon PA.F990,212,082,805

CERTIPFTICA

Que segln Acta No. 116 del 27 de Junio de 1997 correspondignte a
la Asamblea de Accionistas en Barranquilla, de la sociedad: PROCAPS
S.A. cuya parte pertinente se inscribid en esta Camara de Comercio,
el 15 de Agosto de 1997 bajo el No. 70,838 del libro respectivo,
fueron hechos los siguientes nombramientos:

Cargo/Nombre Identificagidén
Pregidente.
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- NIT: 890.106.527-5.

Minski Gontovnik Ruben CC.**kkkkk7 463,982
' Suplente del Presidente

Minski Mingki Abraham CC.****x*xk*k*x%x8Q2, 575
. Vicepresidente

Mingki Gontovnik Meyer CC. . x%xxkkx77 461,324

; Suplente del vicepresidente

Minski Contovnik Jose CO.*x+*%x%%x*8 671,834

CERTIFICA

: Que segun Acta No. 11 del 01 de Febrero de 2001 correspondiente a
- ]la Junta Directiva en Barranquilla, de la sociedad: PROCAPS S.A.
., cuya parte pertinente se inscribid en esta Camara de Comercio, el
12 de Febrero de 2001 bajo el No. 91,273 del libro respectivo,
- fueron hechos los siguientes nombramientos:

Cargo/Nombre Identificacién

! Gerente General.

Uribe Ochoa Guillermo Luig CC . *xkxxx70 073,754

CERTIUPFTICA

. Que segUn Acta No. 406 del 02 de Sep/bre de 2004 correspondiente a
- la Junta Directiva en Barranquilla, de la sociedad: PROCAPS S.A.
' cuya parte pertinente se inscribid® en esta Camara de Comercio, el
.09 de Sep/bre de 2004 bajo el No. 113,263 del libro respectivo,

- fueron hechog log siguientes nombramientos:

Cargo/Nombre Tdentificacidn

%Suplente del Gerente.

Tanaka Tatekawa Walter CC.***xxxx16,251,923

CERTIVFICA

:Que segiin Acta No. 124 del 29 de Marzo de 1999 correspondiente a
"la Asamblea de Accionistas en Barranquilla, de la sociedad: PROCAPS

" §.A. cuya parte pertinente se inscribid en esta Camara de Comercio,

el 04 de Agosto de 1999 bajo el No. 82,226 del libro respectivo,
fueron hechog los siguientes nombramientos:
Cargo/Nombre Identificacidn

- Revisor Fiscal Ppal.

Vargag Pertuz Ana Isabel CC *H Ak X337 696,640
CERTIVFICA

Que segin Acta No. 127 del 22 de Marzo de 2000 correspondiente a
la Asamblea de Accionistas en Barrangquilla, de la sociedad: PROCAPS

*kkkhkkkkkkk O ON T I N U A **kkkkkkrt
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NIT: 890.106.527-5.

S.A. cuya parte pertinente se inscribid en esta Camara de Comercio,
el 29 de Mayo de 2000 bajo el No. 87,250 del libro respectivo
fueron hechos l¢s siguienteg nombramientos:

Cargo/Nombre Identificapion
Suplente del RevVvisor Fiscal.
Lozada Villareal Milena CC.jx*x**x*x%x32 748,111

CERTIFICA

Que por escritura publica No. 2.608 del 5 de Octubre del 2.001}otor-
gada en la Notaria 2a. de Barranquilla, inscrita en esta Camara de
Comercio el 8| de Noviembre del 2.001, bajo los Nog. 95.771, pP.056,
2.057, 2.058, |2.059, 2.060, 2.061, 2.062 y 2.064 del libro respecti-
vo, se reforma totalmente el articulo 65, contenido en la esgcritura
publica No. 3]705 de Noviembre 6 de 1.998, de la Notlaria Segunda del
Circuito de Barranguilla, y se congtituyen log siguilentes |Apoderados

Generales, qui€¢nes tendran las funciones que | a continpacion
se indican en razon de sSu cargo en la sociedad; 1.-pBe con
fiere Poder Especial, BAmplio vy Suficiente a 1los | senores: WALTER

TANAKA TATEKAWA, C.C. No. 16.251.923; WILIIAM ALBERTO BARROS ("ERRA,
C.C. No. 8.715%.941, para que cada uno en forma independiente en nom-
bre vy represenptacion de PROCAPS S.A., suscriba todas| las declaracio-
neg tributariag, aduaneras y cambiarias a que este obligada la so-
ciedad, asi c¢¢mo para que responda todo tipo de requerimiento| o so-
licitudes de jinformacion de las autoridades tributarfias, aduaneras o
cambiarias,en los ordenes Distrital, Departamental y| Nacional.; 2.-Se
confiere Poder| Especial,amplio y suficiente,a los [giguientes| seno-
reg que conforman el Grupo A y el Grupo B para que conjuntamente sus
criban contratgs de suministros de mercancias y servicios con|enti-
dades oficiales, hasta por la suma de US$800.000.00 [{OCHOCIENTDS MIL
DOLARES DE LO$% ESTADOS UNIDOS DE AMERTCA), liquidados a la tasa re-
presentativa del mercado vigente en el dia que se realice |la respec- -
tiva transaccion. GUPO A: CLAUDIA TANGARIFE CASTILLO .C. No.
41.660.293. BRUPC B: WALTER TANAKA TATEKAWA C.C. No. 16.2501.923,
CARMEN ALICIA |FLOREZ C.C. No. 22.434.044, CARMEN ALTCTA HERRERA

DIAZGRANADOS C.C. No. 22.377.540. Para el ejercicio| de |estas .
facultades se |requerira por 1lo menos la firma de uno|(1) ¢gde Tos .
apoderados egpeciales del Grupo A y uno de | los |apodirados .
egpeciales del| Grupo B; 3.-8e otorga Poder General|, Amplio vy} Sufi- |

ciente a la Doctora JOSEFINA MIELES BUELVAS C.C. No. 33.)138.497, a
la Doctora MARCELA CARVAJALINO PAGANO C.(C. No. 22.579.748, y all Doc-
tor DANIEL MORENO VILLALBA, C.C. No. 19.113.210; para que cada uno
representen a |PROCAPS S.A., ante todo tipo de autoridades adminig-
trativas vy Jjudiciales, en asuntos de naturaleza cambiaria y fiscal,
tales como: Contestar e interponer demandas y requerimientos), com-
parecer en Jjulcios,pedir la practica de pruebas,recipir notificacio-
nes, interponer |recursos y ejercer accionesg contencioso administrati-
vas vy de tutela,transigir,conciliar,recibir en nombrie de la sogiedad :
desistir, sustituir y reasumir este mandato. Para la celebracion
de cualquier acuerdo conciliatorio o transaccional, judicial|lo ex-
trajudicial, cualquiera gque sea su cuantia,los Apoderados deberan
aportar la autorizacion escrita del Representante Legal de la gocie-
dad. Los Apodérados podran presentar solicitudes de devolucion y/o
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- DOCUMENTOS .
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- compensacion de impuestos y recibir los pagos por devoluciones de
» impuestos, firmar, notificarse y realizar todo acto necesario para
S cumplir con el mandato encomendado.-------------- e

CERTIFICA

| Que segun documento privado de fecha 7 de junio de 2000, inscrito
" en esta Camara de Comercio el 8 de junio de 2000, bajo el No.1.786
‘ del libro resgpectivo, consta gque RUBEN MINSKI GONTOVNIK, C.C. No.

1 7.463.982 de Barranguilla, actuando como Presidente y Representante
- Legal de la sociedad PROCAPS S.A, confiere poder especial, amplio
: v suficiente a KAREN FIGUEROA GARCIA, C.C.N0.32.732.070 de Barran-
quilla, para que en su nombre y representacion de la sociedad sus-
criba todas declaraciones cambiarias a que este obligada PROCAPS
©S.A, en el giro normal de sus negocios y operaciones sociales.--

CERTIVFTICA

. Que segqun Documento Privado del 13 de diciembre del 2.002, inscrito
en esta Camara de Comercio el 15 de enero del 2.003 bajo el No.2.290
© del libro respectivo, el senor RUBEN MINSKI GONTOVNIK, C.C.No.7.463.

1982, en calidad de REPRESENTANTE LEGAL, y en condicion de PRESIDENTE

‘de PROCAPS §.A., mediante el presente documento otorgo PODER ESPE-
¢ CIAL al Sr. MARLON TATIS PAREDES, C.C.No.72.176.874, para que el
- representacion de PROCAPS S.A., suscriba declaraciones, reportes y

" cualquier tipo de documentos relacionados con tramites o registros
- de Comercio Exterior ante el Ministerio de Comercio Exterior y/o
i cualguier entidad del Estado que haga sus veces. En consecuencia,
el Sr. MARLON TATIS PAREDES, podra suscribir en representacion de
. PROCAPS S.A. declaraciones, reportes y cualquier tipo de documentos
i relacionados con tramites o registros de Comercio Exterior ante el
. Ministerio de Comercio Exterior vy/o cualquier entidad del Estado
‘que haga SUS VeCeS. ~- - - - - oo m oo e oo —- oo

CERTIFICA

- Que segun documento privado del 10 de noviembre del 2004, inscrito
" en esta Camara de Comercio el 1 de diciembre del 2.004, bajo el No.

©2.753 del libro respectivo consta gue RUBEN MINSNSKI GONTOVNIK, C.C.

7.463.982 de Barranquilla, actuando como Presidente y Representante
Legal de la sociedad PROCAPS S.A, confiere poder especial, amplio
y suficiente a ANTONIO VARELA DIAZ, C.C.No.72.004.669 de Barran-
quilla, para que en nombre y representacion de la sociedad firme
las declaraciones cambiarias a que este obligada PROCAPS S.A., a
suscribrir en el giro normal de sus negocios y operacionesg socia-
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les. Por 1lo janterior, el senor ANTONIO VARELA DIAZ, queda fagultado
para firmar Jas declarvaciones comabiariag y demas| documento$ rela-
cionados con |las declaracionesg, notificaciones, apprtar |y solicitar
las pruebas due sean necesarias, desistir en general a realizar todo
acto necesarig de tal forma que pueda cumplir con pl mandato|dado. -

CERTIFICA

Que segun dodumento privado del 22 de Febrero de R005, |inscrito en
aesta Camara de Comercio el 28 de Marzo de 2.005, bajo el No| 2.820 -
del 1libro regpectivo, consta que WALTER TANAKA TATEKAWA C.C. 16.251-
923 de Palmira, guien actua como representante legal de la sociedad

PROCAPS 5.4, |otorga Poder Especial, 2mplio vy Suficiente al senor
MARLON TATIS |PAREDES C.C. No. 72.176.874, para que ¢en representacion
de PROCAPS S.A., suscriba declaraciones aduaneras, |reportes y cual-

quier tipo del documentos relacionados con los tramites o registros
de comercio exterior ante la direccion de impuestog|y aduanas |nacio-
nales y/o cuallquier entidad que haga sus veces, y para que rdsponda
todo tipo de | requerimientos y/0 solicitudes de informacion |de las !
autoridades aduaneras en los ordenes distrital, departamental y na-
Clonal . —=—— -t e e e -——-

CERTIUFVFICA

Que por Escritura Pablica No. 2,011 del 10 de|Octubre deg 2006,
otorgada en 1la Notaria 2 a. de Barranguilla cuya |parte| pertjinente
se inscribid pn  esta Camara de Comercio, el 15 de Dic/bre de 2006
bajo el No. 3,1B3 del libro respectivo,---=------~=~--+ e e
Consta que RUBEN MINSKI GONTOVNIK CC.No.7.463.928, quien manifesto
que en su conflicion de Presidente y Representante Legal de la |------"
sociedad PROCAPS S.A.,confiere poder egpecial amplio y suficiente a :
los giguientes| genores que conforman el Grupo A y (el Grupo B, para
que conjuntamente suscriban contratos de suministrq de mercancias y .
servicios con |entidades oficialeg, hasta por la suma de ochoclientos
mil dolarves dé los Estados Unididos de america (US$800.000.00)), ----
ligquidados a Jla tasa representativa del mercado vigente en pl dia
e ge vealice la respectiva  transaccion. Grupo A: TIVAN VIT[LAREAT,
CBMACHO OO . Ne.91.201.749. FERNANDO RINCON RIVERA (CC.N(Q.79.484.18(7. .
CLAUDIA rl“}‘;I\](f—jARj[jFE CASTILLO CC.N0.41.660.293.Grupoe |B. WALTER [TTANAKA
TATEKAWA CC.Noijl6.251.923. CARMEN ALICIA FLOREZ DE LLA ROTA ---k-----
CC.N0.22.434.044., RICARDO DORADO HURTADO CC.No.79.7U5.772 ) --~------~

CERTIPFICA
Que en esta Camara de Comercio no aparecen ingcripciones postepiores
de documentog referentes a reforma, disolucién,| liquidacfion o
nombramientog de representantes legales de la expresada sociedad|
CERTIFICA

Que su Tltima Reénovacidn fue el: 20 de Marzo de 2007.

La informacidn| sobre embargos de establecimiento ge suministra en
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Sefiora Jefe,
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.

Referencia + Expediente N° 06000698

Asunto : Oposicion a la solicitud de patente de Invencion titulada
“EMPLEO DE BUTANOATO DE 2,2-DIMETIL-342,4-
DICLOROFENIL)-2-0XO-1-OXAESPIRO{4,5]DEC-3-EN-4-
ILO PARA LA LUCHA CONTRA LOS ACAROS”

Solicitante : BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT.

Opositora :PROCAPS S.A.

Publicada en la Gaceta de la Propiedad Industrial
N° 580 del 28 de septiembre d/e?007

Yo, ELIANA ISAURA MORENQ BOHORQUEZ, abogada en ejercicio, identificada

como aparece al pie de su firma, con tarjeta profesional No. 83823 del Consejo /
Superior de la Judicatura, en mi condicion de apoderada de la sociedad PROCAPS

S.A. conformada bajo las leyes de Ia Republica de Colombia y domiciliada en la ciudad

de Barranquilla, Colombia, atentamente manifiesto que estando dentro del término de

ley v por orden expresa de mi representada, presento oposicion a la concesion del
registro de la Patente de Invencion titulada “EMPLEO DE BUTANOATO DE 2,2-
DIMETIL-3-(2,4DICLOROFENIL)-2-0OXO-1-OXAESPIRO[4,5|DEC-3-EN-4-ILO

PARA LA LUCHA CONTRA LOS ACAROS” cuyo titular es BAYER

Carrera 13N 11995 OF 104 Tel. (571D 21312 13 -6 205021 - Fax. (5T 6 1219 79
Eamail: negocios@oprimium-co.cotn « www, oprimum-¢o,com
Bogota Colombia



CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT, vy pido a Usted declarar fundada esta

oposicion y en consecuencia negar ¢l registro de la patente solicitada.

1. INTERES PARA ACTUAR

Conforme a lo dispuesto en el articulo 42 de la Decision 486 de 2000 de la
CAN, estando dentro del término estipulado por la ley, manifiesto el legitimo interes
de nuestra representada para oponerse al registro de la patente de la referencia,
atendiendo a que la solicitud pretendida no cumple con los requisitos dispucstos en la
ley como se analizara mas adelante y de ser concedida afecraria directamente la
comercializacion de alfunos productos de mi representada, que contienen, en
particular acaricidas? Por lo tanto, solicito respetuosamente a ese Despacho se sirva
tener en cucnta la presente oposicion dentro del tramite administrativo que sc surte ¢n

esta Supcrintendencia.

2. FUNDAMENTOS DE HECHOS

2.1.1a solicitud objeto de la presente fue presentada el 4 de enero de 20006,
reivindicando prioridad bajo la solicitud DE20031031674 del 2003-07-14, y fue
publicada en Colombia, en la Gaceta de la Propiedad Industrial Ne 580 del 28 de
septicmbre de 2007, cuya publicacion internacional corresponde a la
WO02005004605 del 2005-01-20.

2.2.1.a solicitud colombiana 06000698 objeto de la presente oposicion, se reficre a

emplco del compuesto de la formula (1)
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para la lucha contra los dcaros en lupulo; donde el compuesto de ta formula (1) es
para la lucha contra los acaros en kivi; donde el compuesto de la tormula (1) es para
la lucha contra los dcaros en frutos de bayas; donde el compucsto de la formula ()
para la lucha contra los acaros en nucces; donde es para ta lucha contra los dcaros
en café; para la Jucha contra los dcaros cn frutos tropicales; para la lucha contra los

qearos en cspecias; para la lucha contra los dcaros en coniferas.

2.3.En primera instancia, se debe advertir que las reivindicaciones se refieren al uso y

no a la composicion farmacologica o a un método de fabricacion mediante la cual
se obtenga un producto tangible y scgun la legislacion, decision 486 de la
Comunidad Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros otorgardn
patentes para las invenciones, sean de producto o de procedimiento (...)", los usos no estan
contemnplados como patentables; y, Articulo 20.- “No serdn patentables (...) d) los
métodos terapéuticos o quirtirgicos para el tratamiento humano o animal, asi como los
métodos de diagnéstico aplicados a los seres humanos o a animales”. Solo seran
patentables los productos o procedimientos. Por lo tanto a luz de la norma, la

presente no seria patentable.

2.4.Ahora bicn, con base en ¢l articulo 14 de la Decision 486 de la CAN consagra lo

siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes para las invenciones, sean de producto o
procedimiento, en todos los campos de la tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel
inventivo y sean susceptibles de aplicacion industrial”. Asi las cosas, las invenciones

objeto de patente deben ser nuevas y tener nivel ipventivo. Bien, pues antes de la
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fecha de prioridad de esta solicitud se encuentran los siguientes documentos que

afectan la patentabilidad de la presente solicitud:

e D1: ES2099770 publicada ¢l 1 de junio de 1997,

2.5.Ahora bicn, el documento D1, particularmente en la descripcion, revela una

composicion que incluye agentes para cl control de pestes. Particularmente, la
anterioridad D1, se refiecre a nuevos derivados de la  3aril-4-hidroxi- 3-
dihidrofuranona y la 3-aril-4-hidroxi-_3-dihidrotiofenona, a varios procedimicntos
para su obtencion y a su empleo como insccticidas, acaricidas, herbicidas y
fungicidas. En particular estc documento D1 cita compuestos de ¢jemplo de
obtencion respecto a los derivados de 3-aril-4-hidroxi- 3-dihidrofuranona y la 3-aril-

4-hidroxi-_3-dihidrotiofenona de la formula Ih:

o=Cc-R!
A

donde en la tabla 9 se revela la sintesis del compuesto del ejemplo “Ib-1127, pagina
135, para lo cual:

Ejemplo A B D X Y In R1

Ib-112 ACH2)5- 0 Cl Cl H LACH3)2CH(CH3)2

Segun la pagina 152, primer pdrrafo de dicho documento D1, se afirma que estos
compuestos activos son adecuados con una buena compatibilidad para las plantas y

una toxicidad favorable para los mamiferos, para la lucha contra las pestes
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animales, preferentemente contra los insectos y aracnidos, que sc¢ presentan en

agricultura, en selvicultura, para la proteccion de productos almacenados y de

materiales v en el campo de la higienc. Asi las cosas, a partir del presente

documento, cualquier persona medianamente versada cn la materia puede llegar a

deducir el compuesto de la formula sobre la cual reclama proteccion en ¢l presente

documento a partir de lo revelado en el documento D1, particularmente del

derivado ejemplo Ib-112 y su uso como agentes para el control de pestes.

2.6.Por lo tanto, este documento objeto de oposicion a la luz del documento D1 carece

evidentemente de ALTURA OO NIVEL INVENTIVO.

2.7.En consccuencia v de acuerdo a lo descrito anteriormente, se deriva que la solicitud

colombiana 06000698 no puede pretender un monopolio por patente toda vez

que lo que pretende no cumple con uno de los tres requisitos necesarios para su

proteccion.

2.8.Que por consiguiente, respecto a la solicitud pretendida se tienc que:

2.8.1.

2.8.1.

CARECE DE ALTURA INVENTIVA. Segun la Decision 486 de la

Comunidad Andina de Naciones, Articulo 18.- “Se considerard que una invencién
tiene nivel inventivo, si para una persona del oficio normalmente versada en la materia
técnica correspondiente, esa invencion no hubiese resultado obvia ni se hubiese derivado
de manera evidente del estado de la téenica.”. A la fecha de prioridad, 14 de julio de
2003, a partir del documento D1, es posible deducir ¢l compucsto de la
formula sobre la cual reclama proteccion en el presente documento.

CARENCIA DE APLICACION INDUSTRIAL La Decision 486 de la CAN

consagra en su articulo 14 lo siguiente: “Los paises miembros otorgardn patentes
para las invenciones, sean de producto o procedimiento, en todos los campos de la
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de
aplicacion industrial”. La presente solicitud carece de aplicacion Industrial ya que

como se demostré anteriormente, algunas clausulas reclaman ¢l uso y este no es

Carrera 13 Ne 11995, Of. 104 Tel. (3710213 1213-6205021 - Fax. 57T 6 12 19 79
Ermail: negocios@oprimuni-co.com - www.optimum-¢o.com
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aplicable industrialmente porque primero no se obtiene un producto o
proceso; vy segundo no es reproducible o repetible a escala industrial. Por lo
tanto, ¢l objeto de la presente invencion referido a los usos y meétodos
terapéuticos, no cumplen con ¢l requisito de la aplicacion industrial.

2.9. Dado lo anterior, es posible deducir que la solicitud y lo reivindicado no es
objeto de patentabilidad puces es contrario a lo que dicta Ja Decision 486 de la
Comunidad Andina de Naciones, Articulo 14.- “Los Paises Miembros otorgardn
patentes para las invenciones, sean de producto o de procedimiento, en todos los campos de lu
tecnologia, siempre que sean nuevas, tengan nivel inventivo y sean susceptibles de aplicacion
industrial.”. La solicitud pretendida no cumple con dos de los tres requisitos de
patentabilidad.

2.10. Por todo lo anterior, atentamente solicito a usted que se sirva declarar fundada
la presente oposicion y negar el registro Patente de invencion denominada
“EMPLEO DE BUTANOATO DE 2,2-DIMETIL-3-2,4-DICLOROFENIL)-2-
OXO-1-OXAESPIRO[4,5]DEC-3-EN-4-ILO PARA LA LUCHA CONTRA LOS
ACAROS”, cuyo titulur es BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT,,
solicitud Colombiana que aparecio publicada en la Gaceta de la Propiedad

Industrial N° 580.

3. PRUEBAS

De conformidad con lo dispuesto por las normas vigentes, solicito a usted tener

como prueba en este asunto los siguientes:

o DI1:ES2099770 publicada el I de junio de 1997.

Carrera 13 Ne 11995, OF 104 Tel. (5712 131213 - 62050 21 - Fax. (5T 6 1219 79
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4. FUNDAMENTO DE DERECHO

Fundamento esta observacion en las normas legales siguientes:

4.1.  Numeral 1 del articulo 586 del Codigo de Comercio.

4.2.  Articulo 42 de la Decision 486 de la Comision del Acuerdo de Cartagena.

4.3, Ln las demas normas concordantes,

5. ANEXOS

Para los efectos correspondientcs anexo al presente escrito los siguientes documentos:

L. Podcr para actuar en ¢l presente.

Documento que acredita al representante legal de PROCAPS S A.

Recibo de caja del respectivo pago de tasa.

o N

Copias de los documentos:

e DI1: ES2099770 publicada el 1 de junio de 1997.

Catrera 13 Ne 11995, O 104 Tel. (5712 131213 -6205021 -Tax. (57D 61219 79
E-mail: negovios@optimum-co.com - www.optimun-co.com
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. NOTIFIC A CIONES

Para efectos de neritinciones que por disposicion del articulo 50 del Decrero

01 de 1984 debe lacer <o Despacho, infismo que mi representada y Ia suscrita

recibiremos notiticaciones o L Secretaria de sa Despacho o en mis oficinas situadas

enla Carrera 13 Ne S 190930 104 de esma ciiddad de Bogota.

Sefior Supcrintendaerite,

Y

\..-»Y.h:_" s R ] M Yo < b

b

ELIANA ISAURA MOREND BOHORQUEZ
C.C. 51'975.664 de Bogoti
T.P.A. 83823 del C.5. deta].

Carrera 13N (100t =000l BT 280200 36205021 - Fax, (57D 6 1219 79
S E e s PTINIG 0L WWWLOPHTTATRCO.c0m

Bogerd Lo
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DESCRIPCION
Derivados de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrofuranona v de la 3-aril-4-hidroxi-A%-dihidrotiofenona.

La presente invencién se refiere a nucvos derivados de la 3-aril-4-hidroxi-A®*-dihidrofuranona y la
3-aril-4-hidroxi-A*dihidrotiofenona, a4 varios procedimiontos para su obtencién vy a su cmpleo como in-
secticidas, acaricidas, herbicidas v Tungicidas.

Se sabe que determinados derivados substituidos de la A-dihidrofuran-2-ona, poscen propiedades
herbicidas (véase la DIF-A 4 014 420). La sintesis de los derivados del dcido tetrénico empleado
como compuestos de partida (tal como por ejemplo la 3-(2-metil-fenil)-4-hidroxi-5-(4-fldor-fenil }- A%
dihidrofuranona-(2) se ha descrito igualmente en la DE-A 4 014 420. Compuestos de estructura similar
sin indicacion de una actividad insecticida y/o acaricida se conocen por la publicacién de Campbell ot
al. J. Chem. Soc., Perkin Trans, 1 19185, (8) L567-76.

Se han encontrado ahora que los derivados de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrofuranona y de la 3-aril-4-
hidroxi-A®-dihidrotiofenona parcialmente conocidos de Ta férmula general (1)

en la que

X significa alquilo con | a 6 dtomos de carbonoe, haldgeno. alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono o
haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,
e ] T

Y significa hidrogeno, alguilo con 1 a 6 dtomos de carbono, halégeno, aleoxi con 1 a 6 4tomos de carbono,
haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

Z signiflica alquilo con 1 a 6 Alomos de carbono, haldgeno, alcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono,
n significa un namero de 0 a 3,

o donde los restos Xy Z junto con el resto fenilo, con el gque estan enlazados. forman el resto naftilo de
la formula

en el que Y tiene ¢l significado anteriormente indicado,

A vy B son iguales o diferentes v significan hidrégenn o algquilo con 1 a 12 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 8 atomos de carbono. alquinilo con 3 a & Atomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 dtomos de
carbono-alguilo con 2 a & dtomos de carbono, polialecoxi con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 2
a ¥ dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 10 dromos de carbono-alquilo con 2 a 5 dtomos de carbono,
de cadena lincal o de cadena ramificada substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalguilo con
3 a 8 dtomos en el anillo, que puede estar interrmmupido por oxigeno yv/o azufre o fenilo o fenil-
alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substitnidos en caso dado por haldgeno, alquilo con 1 a 6
dtomos de carbono, haloalgnilo con 1 a 6 Atomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
haldgenoalcoxi con 1 a 6 dalomos de carbono, nivro.

o donde

S8

no’
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A v B junto con el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, forman un anillo de 3 a & micmbros
saturado o insaturado, interrumpido en caso dado por oxigeno v/o azufre y substituido en caso
dado por haldgeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
haldgenoalqguilo con 1 a 4 atomos de carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 4 dlomos de carbono, alquiltio
con 1 a 4 atomos de carbono o fenilo, en caso dade substituido,

D gignifica oxigeno o azufre

G significa hidrégeno, (a) o significa los grupos
L
-CCO-R1Y, (b) /” () -509-R? ()
e
M-R?
R1
/ L B,
-P (c) ! R (H o E¥ (g)
I SN
L R
\
R'()
donde

E® significan un equivalente de ién metalico o un idn amonio,
I. v M sipnifican oxigeno y/o azufre
R - It ?

Rlsignifica alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1
a 8 atomos de carbono-alquilo con 2 a ¥ dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 8 dtomos de carbono-
alquilo con 2 a & atomos de carbono, polialcoxi con 1 a % Atomos de carbono-alquilo con 2 a 8
atomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno o significa cicloalquilo con 3 a & dtomos
en el anillo, que puede estar interrumpido por dtomos de oxigeno v/o de aztre.

significa fenilo substituido en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
aleoxi con 1 a 6 atomos de carbono. haldgenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalcoxi
con 1 a6 atomos de carbono;

significa fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido en caso dado por halégeno, alquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoalguilo con 1 a 6 Atomos
de carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, significa piridilo, pirimidile. tiazolilo v
pirazolilo, substituidos en caso dado por haldgeno y/o alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, significa
fenoxi-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substitnido en caso dado por haldogeno y/o por alquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono,

R? significa alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 2 a § dtomos de carbono, pelialcoxi con 1 a 8 dtomos
de carbono-alquilo con 2 a 8 dtomos de carbono substituidos en cazo dado por haldgeno. signilica
fenilo o bencilo substituidos en caso dado por haldgens. nitro, alquilo con 1 a 6 dAtomos de earbono,
alcoxi con 1 a 6 atomos de carbono. haldgenoalguilo con 1 a 6 dtomos de carbonao,

R* R*y R?, independientemente entre si, significan alquilo con 1 a & dtomos de carbono, alcoxi con 1 a
8 dtomos de carbono, alquilamino con 1 a 8 Atomos de carbono. di-(con 1 a ¥ dtomos de carbono)-
alguilaminoe, alquiltio con 1 a & dtomos de carbono, alqueniltio con 2 a 5 dtomos de carbono,
alquiniltio con 2 a 5 dtowmos de carbono, cicloalgniltio con 3 a 7 dtomos de carbono, substituidos en
caso dado por haldgeno, significan fenilo. fenoxi o feniltio substituidos en caso dado por haldgeno,
nitro, ciano, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbonn. haldgenoaleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono. haldgenoalguiliio con 1 a 4 Atomos de carbono, alquilo con
I a 4 atomos de carbono, haldgenoalguilo con 1 2 1 dromos de carbono,

RY y R7 independientemente entre si, significan alyuilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1
a 20 dtomos de carbono, algquenilo con 2 a X dafomos de carbono, aleoxi con 1 a 20 dtomos de
carbono-alguilo con 1 a 20 atomos de carbono, substituidos en caso dado por haldgeno,

3
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significan fenilo substituido en caso dado por haldgeno. halégenealguilo con 1 a 20 dtomos de
carbono, alquilo con 1 a 20 dtomos de cathono o alcoxi con 1 a 20 dtomos de carbono, sipnifican
bencilo substituido en caso dado por haldgenn, alguiio con 1 a 20 dtomos de carbono, halégenoalaguilo
con 1 a 20 dtomos de carbono o alcoxi con 1 a 20 dlomos de carbono o juntos significan un anillo
alquileno con 2 a 6 dtomos de carbono intermunpido en caso dado por oxigeno,

con la excepeidn de los compuestos siguientes:
3-(2-clorofenil)-4-hidroxi-A?-dihidrofuranona-2,
3-(2-metoxifenil )-4-hidroxi-A%-dihidrofuranona-2,
3-(2-fifiorfenil)-4-hidroxi-A*-dibidrofuranona-2,

asi cormo lag formas enantidmeras de los compuestos de la Ormuda (1), son muy adecuados para combatir
insectos y ardcnidos.

Son especialmente prefercntes los compuestos de ta formuda (1), en la que

X significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbone, haldgeno, alcoxi von 1 a 4 &tomos de carbono o
haldgenoalguilo con 1 a 2 dtomos de carbono,

Y significa hidrdgeno, alguilo con 1 a 6 dtomos de carbona, baldgeno. aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbon,
halégenoalguilo con 1 a 2 atomos de carbono,

Z significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, baldgeno. aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
n significa un nimero de 0 a 3,

o donde Jos retos X y 2 junto con el resto fenilo con ol que estdn enlazados. forman el resto naftalino de
la férmula:

E

on el que Y tiene el significado antertormente indicado,

A v B son iguales o diferentes v significan hidrdgeno, alguilo con 1 a 10 atomos de carbone, alguenilo
con 3 a 6 dtomos de carbono, alguinilo con 3 a 6§ Atomos de carbono, alenxi con 1 a 8 dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de carbono, polindeoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2
a 6 atomos de carbono, alguiltio con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 6 Atomos de carbono
de cadena lincal o de cadena ramificada snbstituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con 3
a 7 atomos en el anillo, que pnede estar interrumpido por 1o 2 dtomos de oxigeno v/o de aznfre o
significan fenilo o fenil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono substituidos en caso dado por halégeno,
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, haldalguilo con 1 & 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
atomos de carbono, nitro,

o donde

Ay B junto con el dtomo de carbono, con ol que estan enlazados, significan wa anillo con 35 a 8
nembros salurado o insaturado. interrimnpida sn caso dado por oxfgeno v/o azfre v substitnido
en caso dado por haldgeno, algquilo con 1 a 5 dtonos de carbono, alcoxi con 1 a b dtomos de carbono.
haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono. haldgenoaleoxi con 1 a4 Atomos de earbono, alquiltio
con 1 a3 atomos de carbono o fenilo substituvio en easo dado por haldgeno, alquilo. aleoxi.

D gignifica oxigeno o azudre,

G significa hidrogeno (a) o significa los grnpos
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L
-CO-RY, (b) p (¢) -50,-RY (d)
e \ o '
M-z~
R4
/ L §
-P (e) ) I () o £ (2)
IR SN
L R° N
\
R’(i
donde
E# significa un equivalente de idn metalico o un 16n amonio,

L.y M significan respectivamente oxigeno v/o asufre,

R! significa alquilo con 1 a 16 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 16 dtomos de carbono, alcoxi con

1 a 6 dtomos de carbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de carbono. alquiltio con 1 a 16 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 4tomos de carbono, polialcoxi von 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo ¢con 2
a 6 Atomos de carbono substituidos cn caso dado por haldgeno v cicloalquilo con 3 a 7 dtomos en
el anillo, que puede estar interrumpido por 1 o 2 dtomos de oxigeno v/o de azfre.

significa fenilo substituido en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 4 Atomos de carbono,
aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 3 dromoes de carbono, haldgenoalcoxi
con 1 a 3 atomos de carbono,

significa fenil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carborio substitnido en caso dado por halégeno, alquilo
con 1 a4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomas de carbono haldgenoalguilo con 1 a 3 dtomos
de carbono, halégenoaleoxi con 1 a3 dtomos de carbono,

gignifica piridilo, pirimidilo, fiazolilo y pirazolilo substituidos en caso dado por haldgeno y alquito
con 1 a6 atomos de carbono,

significa fenoxi-alquilo con 1 a b Atomos de carbono substituido en caso dado por haldgeno y alquilo
con | a 4 4tomos de carbono,

R? significa alquilo con 1 a 16 dtomos de carbono, aiquenilo cor 2 a 16 dtomos de carhono, aleoxi con

1 a 16 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 6 atowmos de
carbono-alquilo con 2 a 6 4tomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno,

significa fenilo o bencilo substituidos en caso dado por haldgeno, nitro. alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, haldgencalguilo con 1 a 3 Atomos de carbono,

: /] 5 n . . . - - E —_— .
R%, RY v R®, independientemente entre si siguifican alguilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a

6 dtomos de carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono, di-{eon 1 a 6 Atomos de carbono)-
alquilamino, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono, alqueniltio con 3 a 1 dtomos de carbono,
alquiniltio con 2 a 4 4tomos de carbono. cicloalguiltio con 3 a 6 dtomos de carbono substituidos en
caso dado haldgeno, significan fenilo. fenoxi o fentltio. substituidos en caso dado por fhior, cloro,
bromo, nitro, clano, alcoxi con 1 a 3 Atomos de carbono, haldgenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono,
alquiltio con 1 a 3 atomos de carbono, haldgenoalquiitio con 1 a 3 dtomos de carhono, alquilo con
[ a 3 dtomos de carbono, haldogenoalguilo con 1 a3 demos de carbono,

R® vy R7 independientemente entre si significan alqiilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1

a 20 Atomos de carbono, alquenilo con 2 a » dtomos de carbono. alcoxi con 1 a 20 atomos de
carbono-alguilo con 1 a 20 dtomos de carbono =ubstitnidos en caso dado por haldgeno. significan
fenilo substituido en caso dado por haldgeno. haldgenoaldquilo con 1 a b dtomos de carbono, alquilo
con 1 a b dtowos de carbono o aleoxi con L a & dtomos de carbono, significan bencilo substituide
en caso dado por haldgeno, alquilo con | a b dtomos de carbono, haldgenoalgnilo con 1 a b dlomos
de carbono o alcoxi con 1 a b dtomos de carbona.
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con la excepcion de los compuestos siguientoes:

3-(2-clorofeni))-4-hidroxi-A*-dibidrofuranona-2,

3-{2-metoxifenil)-4-bidroxi-A-dihidrofuranona-2,

]
3-(2-forfenil)-4-hidroxi- A-dihidrofuranona-2,
asi como las formas enantidmeras de los compuestos de la férmula (1).
10 _ _ . :
Son muy especialmente preferentes los compuestos de Ja formula (I, en la que
X significa metilo, etilo, propile, i-propilo, fhior, cloro, bromo, metoxi, etoxi y triffdormetilo,
15 Y significa hidrdgeno, metilo, etilo, propilo. t-propilo. butilo. t-butilo. tere~butile, Hior, cloro, bromo,
metoxi, etoxi y trifltormetilo.
. 7 significa metilo, etilo, t-propilo, butile, i-butiio, torc.-butilo, hier. cloro, bromo, metoxi y etoxi.
n significa un nimero de 0 a 3,
20
o donde los restos X y 7 junto con ¢l resto fenilo con ol que estdn enlazados forman e} resto de T formula
25
Y
30 . L . o
en el que Y tiene el significado anteriormente indicado,
A vy B son iguales o diferentes y significan hidrdgeno, algnilo con 1 a ¥ dtomos de carbono, algquenilo
con 3 a 4 dtomos de carbono, alquinile con 3 a 4 Atormos de carbono, aleoxi con 1 a 6 Atomos de
45 carbono-alegilo con 2 a 4 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 4 atoros de carbono-alguilo con 2
B is

a 4 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 dtomos de carbono,
gubstituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con 3 a 6 atomos en o} anillo, que puede estar
interrumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno y/o de azinfre o siguifican fenilo o fenil-alguilo con 1
. a 3 Atomos de carbono substitnidos en caso dado por Hior, cloro, bromo, metilo etilo, propilo,

40 iso~propilo, metoxi, etoxi, trifliormetilo, nitro,

o donde

A v B juato con ol atomo de carbono con el que estdn enlazados forsman un anillo de 3 a 8§ miembros
saturado o insaturado, en caso dado nerrumpido por oxigeno v/o azufre v substitvido en caso
45 dado por flitor, cloro, alguilo con 1 a 4 dtomes de carbono, aleoxi con 1 a 4 Atomos de carbono.
trifiormetilo, alguiltio con 1 a 2 dtomos de carbono o fenilo substitnido en caso dado por for,

clora, ruetilo, metoxi,

D significa oxigeno o aznfre,

50 o g c 3. C g
G significa hidrégeno (a) o significa los grupos

o

[&14]
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L
-CO-R!, (b) /3‘\ () -§0,-R3 (d)
M-R?
R!
/ L _ _
-P (c) LB (f) o 0 ()
A SN
L R? N
\
R°

donde

E? gignifica un equivalente de ion metalico o un idn amonio,
4 { ;

L. v M significan oxigeno v/o azufre,

R! significa alquilo con 1 a 14 dtomos de carbone, slguenilo con 2 a 14 dtomos de carbono, alcoxi
cont 1 a4 dtomos de carbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carhono-alguilo con 2 a 6 atomos de carbono, polialcoxi con 1 a 4 dtomos de carbone-aleuilo con 2
a 4 atomos de carbono substituidos en caso dado por flor o coro v significa cicloalquilo con 3 a 6
atomos en el anillo, que puede estar intervumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno v/o de azufre,
significa fenilo substituidn en caso dado por fldor, clore, bromo, metilo. etilo, propilo, i-prapile,
metoxd, etoxi, triflidormetilo, triffdormetoxi, nitro,
significa fonil-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono substitnido en caso dado por flior, cloro, bromo,
metilo, etilo, propilo, i-propilo, metoxi, etoxi, trifiviormetilo, triftbormetoxi,
significa piridilo, pirimidilo, tiazolilo v pirazolilo substituidos en caso dade por flitor, cloro, bromo,
metio, etilo,

significa fenoxi-alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono substitnido eu caso dado por fldor, cloro, metilo,
etilo,

R2 significa alquilo con 1 a 14 dtomos de carbone, alguenilo con 2 a 14 dtomos de carbono, aleoxi con
1 a 4 atomos de rarbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de carbono. polialeoxi con 1 a + dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de catbono substituldos an caso dado por fhior o cloro.

o significa fenilo o bencilo substituidos en caso dado por flilor, cloro. nitro. metilo, ctilo. propilo.
i-propile, metoxi. etoxi, trithiornetilo,

R, RY v R independienteniente entre sf significan alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono, aleoxi con |
a 4 atomos de carbono, alquilainino con 1 a 4 atomos de carbono. di-{alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono)-amino, alquiltio con 1 a 4 dtowes de carbono substibiidos en caso dado por ldor o eloro,
significa fenilo, fenoxi o fepiltio substituidos oo caso dado por filor. cloro. bromo, nitro, clano,
alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono Ridoraleoxi con 1 a 4 atomos de carbono, cloroaleoxi con 1 a
2 atomos de carbono, alquiltio con 1 a 2 dtormos de carbono, Mioralquiltio con 1 a 2 dtomos de
carbono, doroalqniltio con 1 a 2 dtomas de carboro, alguilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

RY y R7 independientemente entre §f significan alomilo con L a 10 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 10
Atomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 Somoes de carbono(con 1 a 10 atomos de carbono) alquila
substituidos en caso dado por 8ior, cloro, bromo. siguifican fenilo snbstituido en caso dado por
fitor, cloro, bromo, halégenoalguilo con 1 a 20 &tomos de carbono, alquilo con 1 a 20 dtomos de
carbono o aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa bencilo substituido en caso dado por fidor,
cloro, bromo, alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono. haldgenoalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono o
aleoxi con 1 a 4 atomos de carbono,

con la excepcidn de los corapuestos siguicntes:
3-(2-clorofenil)-4-hidroxi-*-dihidrofuranona- 2,

3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi-¢*-dihidrofuranona-2.
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3-(2-fldorfenil)-4-hidroxi-@*-dihidrofuranona-2,
ast como las formas cnantiémeras de los compuestos de la formula (I).

5 Son nuevos los derivados de 3-aril-4-hidroxi-¢:*-dihidrofuranona y de 3-aril-4-hidroxi-\/*-
dihidrotiofenona de la férmula general (T)

10 A c X Z

cn la que

X significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgouo, aleoxi con | a 6 atomos de carbono o
20 halégenoalquilo con 1 a 3 dtowmos de carbono,

Y significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldégeno, aleoxi con 1 a 6 Atomos de carbono,
haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

Z significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgeno, aleoxi con | a 6 dtomos de carbono.

25
n significa un mimero de 0 a 3,
o donde los restos X y 7 junto con el resto fenilo, con el que estan enlazados, forman en el resto naftilo
de la férinula
30
35 Y
en el que Y tiene ¢l significado anteriormente indicado,
40 o . - L . o .
Ay B son iguales o diferentes y significan hidrégeno o alquilo con 1 a 12 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 8 dtowos de carbono, alcoxi con 1 a 10 dtomos de carbono-alquilo con 2 a & dtomos do
carbono, polialcoxi con 1 a & dtomos de carbono-alquilo con 2 a 8 dtomos de carbono, alquiltio
con 1 a 10 dtomos de carbono-alquilo con 2 a & dtomos de carbono, de cadena lineal o de cadena
45 ramificada substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con 3 a & 4tomos en el anillo, que
3

puede estar interrumpido por oxigeno v/o azulre o fenilo, o fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono
substituidos en caso dado por halogeno, alguilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haloalquilo con 1 a
6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 @ 6 dtomos de carbono, haldgenvalcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, nitro,

50 o donde

Ay B junto con el dtomo de carbono, con e que estdn enlazados, forman un anillo de 3 a 8 miembros
saturado o insaturado, interrumpido en caso dado por oxigeno v/o aznfre y substitnido en caso
dado por haldgeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono.

5 halégenoalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono. halégenoaleoxi con 1a 4 dtomos de carbono, alquiltio
con 1 a 4 atomos de carbono o fenilo en caso dado substituido,

fo ]
LS

D significa oxigeno o azufre,

60 G significa hidrégeno, (a) o significa los grupos
; ] : .
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|CO-R', (b (¢) S0,-R* (d)

M-R?2

R?
/ L )
-P (e) !\ R (fH o EY O (g)
I SN
I RS N\
1{(3

donde
E? significan un equivalente de idn metalico o un ién Amonjo,
Ly M significan oxigeno y/o azufre,

R! significa alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alguenilo con 2 a 20 dtomos de carbona, aleoxi
con 1 a 8 atomos de carbono-alquilo con 2 a & dtomos de carbono, alguiltio con 1 a & dtomos de
arbono-alquilo con 2 a 8 dtomos de carhono, polialeoxi con 1 a & dtomos de carhono-alquilo con
2 a 8 dtomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno o significa cicloalquilo con 3 a 8
dtomos cn el anillo, que puede estar interrumpido por dtomos de oxigeno v/o de azfre,

significa fenilo substituido en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
aJeoxi con 1 a 6 atomos de carbono, haldgenoalguilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalcoxi
con 1 a 6 dtomos de carbono;

significa fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substitnido en caso dado por halégeno, alguilo
con 1 a6 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 6 Atomos
de carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 6 dtomos de earbono,

significa piridilo, pirimidilo, tiazolilo v pirazolilo substitnidos en caso dado por halégeno v/o alquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, significa fenoxi-alguilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido en
caso dado por halégeno y/o por algnilo con 1 a 6 dtomos de carborno,

R? significa alquilo con 1 a 20 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con
I'a & dtomos de carbono-alquilo con 2 a 8 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a & dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 8 dtomos de carbono substituidos en caso dado por halogeno,

significa fenilo o bencilo substituidos en caso dado por halégeno, nitro, alquilo con | a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalgnilo con 1 a 6 dtomos de carbona.

R? R* y R independientemente cntre si significan alguilo con 1 a ¥ dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 8 atomo de carbono, alguilamino con 1 a 8 dtomos de carbono, di-(con 1 a ¥ dAtomos do
carbonojalquilamino, alquiltio con 1 a & dtomos de carbono. alqueniltio con 2 a 5 dtomos de carbono.
alquiniltio con 2 a % dtomos de carbono. cicloalgniltio con 3 a 7 dtomos de carbono. substituidos en
caso dado por haldgeno, significa fenilo, fonoxi o feniltio substituidos en caso dado por haldgenao,
nitro, ciapo, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 stomos de carhono,
alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 atomos de carbono, alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

R® y R7 independientemente entre si, significan algnilo con 1 a 20 dlomos de carbono, alcoxi con 1 a 20
atomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 20 dtomoes de carbono-
alquilo con 1 a 20 dtomos de carbonn, substituidos en caso dado por halégeno. significan fenilo
substituido en caso dado por haldgeno. halégrnealquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquile con
1 a 20 atomos de carbono o alcoxi con 1 a 20 @tomos de carbono, significan bencilo substituido en
caso dado por halégeno, alguilo con 1 a 20 dtomos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 20 dtomos
de carbono o alcoxi con 1 a 20 dtomos de carbono o juntos significan un anillo alquileno con 2 4 6
Atomos de carbono interumpido en caso dado por oxigeno,

ast como las formas enantidmeras de los compuestos de la férmula (1) con la excepeidn de Tos compuestos
siguientes:
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3-(2-Clorofenil)-4-hidroxi- A*-dihidrofuranona-2,
3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi-A3-dihidrofuranona-2,
3-(2-fivorfenil}-4-hidroxi-A’-dihidrofuranona- 2,

y con la condicién de que no signifiquen, simultdncamente X haldgeno o halégenometilo y 1 a 3 dtomos
de haldgeno iguales o diferentes, Y signifique hidrdgeno y n signifique el mimero 0, cuando T signifique
oxfgeno y simultdneamente R signifique alquilcarbonilo o haldégenoalquilcarbonilo y simultdneamente A
vy B, independientemente entre s signifiquen hidrégeno, alquilo o fenilo o fenilalquilo respectivamente
insubstitnidos o mono o polisubstituidos, de manera igual o de manera diferentes, estando seleccionados
como substituyentes en la parte fenilo: nitro, haldgeno, alquilo, alcoxi, halégenoalquilo o halégenoalcoxi.

Tenicndo en consideracion los diversos significados (a), (b), (¢), (d), (e}, (f) ¥ (g) del grupo G de la
férmula general (T) se dan las estructuras fundamentales (In) hasta (Ig) signientes:

A OH X
B
N Y (Ia)
o Z,
o)
I
1/*\
R* A 0 X
B : (Ib)
N
Y
0] z

n
A 0-50,-R3 X
B
s L
o Il

10
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L
IIr4
A 0P X
B { R Q* (1e)
—
n
o
I _gr®
A 0-C-N__, X
B"—(\ R \ (1f)
o z,
o
A O X
B ‘
A Y (Ig)
o zZ,

donde

AB, D, E LM X, Y, Z,, R, R?, R? R* R ROy R7 ticnen los significados anteriormente indicados,
para los nuevos compuestos de la férmala (1).

Ademids se ha cncontrado que se obtienen los nuevos derivados de la 3-aril-4-hidroxi-A%

dihidrofuranona y de la 3-aril-4-hidroxi-A%dihidrotiofenona de la formula (Ta)

A HO X

B Z
n
) Y (Ta)

o

en la que

A, B, D, X, Y, Z y n tienen el significado anteriormente indicado,
si

(A)

se condensan intramolecularmente ésteres de dcidos carboxilicos de la formula (11)

11
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co,R®
A X
87 (Im)
D
| Z,
0 Y

en la que

A B, D, XY, Zyn tienen el significado anteriormente indicado v
R? significa alquilo,

en presencia de un diluyente y en presencia de nna base.

(B)

Ademas se ha encontrado gue obticnen los compuestos de la formula (Ib)

(I)
ent la que
A, B, D, X, Y, Z, R! yn tienen el significado ameriormente indi ado,
si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ia),
A HO X
B A Zn
Y (1a)
o)

en la que
A B, D X Y, Zyn ticnen el significado anteriormente indicado,
@) con halogenuros de acilo de la férmula general (117T)
Hal-C-R?
i (I11)
O
cn la que

R! tiene el significado anteriormente indicado vy Hal significa haldgeno, especialmente cloro y browo. en
caso dado en presencia de un diluyente ¥ en caso dado en presencia de un aceptor de acido,

v

L8
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(6]

/3) con anhidridos de dcidos carboxilicos de la férmula general (TV)

R'-CO-O-CO-R! (Iv)

[

en la que

R! tiene ¢} significado anteriormente indicado, en caso dado en presencia de un diluyente v en caso dado
10 € presencia de un aceptor de dcido,

()

Ademis se ba encontrado gue se obticnen los compuestos de la férmula (Te)

20

b
e

en la que

A, B, D, X, Y, Z R?y n ticnen ol significado anteriormente indicado,
30 L signilica oxigeno

y

M significa oxigeno o azufre,

35 si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ta)
A HO X
Z
40 B Y n
Y (Ia)
0
45
en la que
A B, D, X, Y, Zyn tienen el significado anteriormente indicado,
50 . . e — i Y ”
™ con ésteres del dcido cloroférmico o con tioléstercs del dcido cloroférmico de la férmula general (V)
R2-M-CO-CI {V)
en la que
55
R* y M ticnen el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un diluyente v en caso dado en presencia de un aceptor de deido.
60 (D)

Ademds se ha encontrado que se obticnen los compuestos de la formula general (Ic)

13
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10

en la que

A,B,D,R? X, Y, Zyn ticnen ol significado anteriormente indicado,
15 I, significa azufre,

y

M significa oxigeno o azufre,

2()
81 se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ta)

A OH X
25 B

30
en la que
A, B, D XY, Zyn tienen o significado anteriormente indicado

35 o) con ésteres del dcido cloromonotioférmico o con ésteres del dcido cloroditiofgrmico de la formula
general (V1)

b
|
10 /‘/\ (V1)
] M-R?
en la que
45 —_
M y R* ticnen el significado anteriormenie indicado, en-caso dado cn presencia de un diluyente v, en
caso dado, en presencia de un aceptor de acido,
0
50

3) con sulfuro de carbono y a continuacion con halogenuros de alquilo de la férmula general (VIT)
Re-Tlal (VII)

55  en la que

R? ticne el signilicado anteriorment e indicado

60

14
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y

Hal significa cloro, bromo, yodo.

()

.
©)
Ademés se ha cencontrado que se obtienen los compuestos de la formula (Id)
- -p3
10 A 0-S05-R X
B
\.’ Y (1d)
0 n
15
en la que
A, B, D, X, Y, 7, R? y n tienen el significado anteriormente indicado,
20
si se hacen reaccionar compuestos de la formula (Ia)
i A OH X
25H B {
Y (la)
0 Zn
30
en la que
A, B, D, XY, Zyn tienen el signilicado anteriormente indicado,
35
con cloruros de sulfonilo de la formula general (VITI)
R*-805-Cl (VIII)
40

en la que

R? tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluvente y, en caso dado. en presencia de un aceptor de Acido.
45 \
C(E)

Ademads se ha encontrado que se obticnen los compuestos de la formula (Ie)

50 L .
LR
DN (Ie)
B ©
55 N N Y
D—‘<7 n
o
60
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en la que
AB, DL X, Y, Z R% R® yn tienen el significacdo anteriormente indicado,

81 se hacen reaccionar compuestos de la férmula (1a)

5
A OH X
B
N Y
Ia
10 ( )
n
0]
5 en la que
A B, D, XY, Zyun ticnen ol significado anteriormente indicado,
con compuestos del fosforo de la fdrmula general (I1X)
4
20 R
Hal-P
I
) L R~
25
en la que
L, R* v R3 tienen el significado anteriormente indicado,
E

Hal significa halégeno, especialmente cloro y bromo,
en caso dado en presencia de un diluvente y, en caso dado, en presencia de un aceptor de dcido.
35 (G)

Ademas se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la formula (If)

40 L
I _r®
A 0-C-N X
Bﬁ ~g’ \ (i)
D Y
45 ‘
0 Zn
en la que
50
AB DL, X, Y, Z, RS RT y n tienen el significado anteriormente indicado,
si se hacen reaccionar compuestos de la fornuda {Ta)
[ A oH x
B
¥ Y (Ta)
60 n
’ o
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en la que
A, B, D, XY, Z y u ticnen el significado anteriormente indicado,

v) con isocianatos de la férmula general (X)

0
RE-N=C=0 (X)
m la que
10 ‘
RY tiene e significado anteriorment e indicado, en caso dado en presencia de un diluvente v, en caso dado
cn presencia de un catalizador,
o
15

) con cloruros de carbamidilo o con cloruros de tiocarbamidilo de la férmula general (XT)

L
\

|
\ !
“ N 4 \Cl (XI)

Rl
25
en la que
L, R® y R7 tiencn el significado anteriormente inclicado,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado en presencia de un aceptor de dcido.
30
(H)
Ademads se ha encontrado que se obtienen los compucstos de la formula (Ig)
35
@
e E
A o X
B A (Ig)
Y
10
n
0

15 en la que
X,Y,7Z, A, I3, Dy n tienen ol significado anteriormente indicado
k) 1 4 k) k) .. (.g.) )
)

v EP significa un equivalente de i6n metdlico o significa un idén amonio,

50 sl se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ta)

A HO X
55 B Zn
N Y (Ia)
0
B0

17
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en la que
X, Y, 7, A, B. Dy n ticnen el significado anteriormente indicado,

con hidréxidos metdlicos o aminas de la formula general (XII) (XIIT)
H.U
Me, OH, RE-N-R7 (X111)

en las que

Me significa iones metdlicos mono o divalentes,

s v t significan los ndmeros 1 0 2

R® R®y R7, independientemente entre si, significan hidrégeno y alquilo,
en caso dado en presencia de un diluyente.

Ademis se ha encontrado que los nuevos derivados de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrofuranona y de la
3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrotiofenona de Ta formuala (1) se caracterizan por un efecto herbicida excelente,

Son especialmente preferentes los micvos compuestos de la formula (1), en la que

X significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, haldgeno. alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o
haldgenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,

Y significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgeno, alcoxi con 1 a 4 Alomos de carbono.
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,

Z significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono. haldgeno. alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

1 significa n nimero de 0 a 3,
o donde los restos Xy Z junto con el resto fenilo con ol que estan enlazados, forman ¢l resto naftalino de
la férmula

cn ol que Y tiene el significado anteriormente indicado,

A y B son iguales o diferentes y significan hidrogeno alquilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 Atomos de carbono. alguinilo con 3 a 6 Adtomos de carbono, alcoxi con 1 a & dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 6 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2
a 6 Atomos de carbono, alquiltio con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono
de cadena lineal o de cadena ramificada, substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con 3
a 7 &tomos en el anillo, que puede estar interrumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno v/o de aznfre o
gignilican lenilo o fenil-alquilo con 1 a 4 dromos de carbone substituidos en caso dado por halégeno,
alquilo cou 1 a 4 dtomos de carbono. haloalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
atomos de carbono, nitro,

o donde

A y B junto con el atomo de carbono. con el gque estan enlazados, significan un anillo con 3 o =
micmbros saturado o insaturado. Inferrnmpido en caso dado por oxigeno y/o azufre y substituido
en caso dado por haldgeno, alquilo con 1 a 5 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a b dtomos de carbono,
haldgenoalgquilo con 1 a 3 dtomos de carbonao, haldgenoaleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltio
con 1 a 3 dtomos de carbono o fenilo substiivido en caso dado por haldgeno. alquilo, alcoxi

I8
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D significa oxigeno o azufre

G significa hidrégeno (a) o significa los grupos

1.
[CO-R!, (b /H\ (c) SORY (d)
M-R?
R'l
/ L R
-P (c) \ ! f) o |Dig (g)
I AN
L R® N
\
‘R(x

donde
E® significa un equivalente de ién metélico o un ién amonio,
L v M significan respectivamente oxigeno y /o azufre,

R! significa alquilo con 1 a 16 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 16 dtomos de carbono. alcoxi con
1 a 6 atomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 16 dtomos de
carhono-alcuilo con 2 a 6 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2

a 6 dtomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno y cicloalquilo con 3 a 7 Atomos en
el anillo, que puede estar interrumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno v/o de azufre.

significa fenilo substituido en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 4 dAtomos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono. halégenoalguilo con 1 a 3 dtomos de carbono, halégenoalcoxi
con 1 a3 dtomos de carbono,

significa fenil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono substituido en caso dado por halégeno, alquilo
con I a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dlowos de carbono, haldgenoalguilo con 1 a 3 Atomos
de carbono, haldgenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, significa piridilo, pirimidilo. tiazolilo y
pirazolilo substituidos en caso dado por haldgeno v alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

significa fenoxi-alquilo con 1 a 5 dtomos de carbono substituido en caso dado por halégeno y alquilo
con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hetariloxi-alguilo con 5 dtomos de carbono substituido en caso dado por halégeno, amino
y alguilo con 1 a 4 Atomos de carbono.

9 . o - . s . ; g A .
R* significa alquilo con 1 a 16 dtomos de carbono, alguenilo con 2 a 16 dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 16 Atomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono substituidos en caso dado por halégeno,

significa fenilo o bencilo substituidos en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 4 dtomos de
arbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, halogenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono.

R*, R' y R® independientemente entre si, significan alguilo con 1 a 6 atomos de carbono, alcoxi con
1 a 6 atomos de carbono. alquilamine con 1 a 6 dfomos de carbono, di-(con 1 a 6 dtomos de
carbono)alquilamine, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono, algueniltio con 3 a 4 4tomos de carbono.
alquiniltio con 2 a 4 dtomos de carbono, cicloslguiltio con 3 a 6 dtomos de carbono substitinidos
en caso dado por haldgeno, siguifican fenilo, fenoxi o feniltio substituidos en caso dado por Hior.
cloro, bromo, nitro, ciano, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, haldgenoalcoxi con 1 a 3 Atomos
de carbono, alquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono. halégenoalquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono,
alquilo con 1 a 3 atomos de carbono. haldgencalguilo con 1 a 3 dlomos de carbono,

R% y R7 independientemente entre si, significan algiilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 20
atomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 dtomox de carbono, alcoxi con 1 a 20 dtomos de carbono-
alquilo con | a 20 atomos de carbono substitnidos on caso dado por halégeno, fenilo substituido en
aso dado por haldgeno, haldgenoalquilo con 1 a 5 dtomos de carbono, alquilo con 1 a 5 Atomos
de carbono o alcoxi con 1 a 5 dtomos de carbono. significan bencilo substituido en caso dado por
halégeno, alquilo con 1 a 5 dtomos de carbono. haldgenoalguilo con 1 a % dtomos de carbono o
alcoxi con 1 a b dtomos de carbono.

19
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ast como las formas enantidmeras de los compuestos de ta férmula (1),
con la excepcion de los compuestos siguicntes:
3-(2-Clorofenil)-4-hidroxi- A3-dihidrofuranona-2,
3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi- A*-dihidrofuranona-2,
3-(2-fitorfenil)-4-hidroxi-A-dihidrofuranona- 2,

y con la condicidn de que no signifiquen, simultdncamente, X halégeno o halégenometilo y 1 a 3 dtomos
de haldgeno ignales o diferentes, Y signifique hidrégeno v n signifique ol ndmero 0. cuando D signifique
oxigeno y simultdncamente R! signifique alquilcarbonilo o halégenoalquilcarbonilo y simultdncamente A
v B, independientemente entre si, signifiquen hidrégeno, alquilo o fenilo o fenil-alquilo respectivamente
insubstituidos 0 mono o polisubstituidos, de mancra igual o de maneras diferentes, estando seleccionados
como substituyentes en la parte fenilo: nitro, haldgeno, alquilo, alcoxi, halégenoalquilo o haldgenoaleoxi.

Son muy especialmente preferentes los compuestos de la f6rmula (1), en la que
X significa metilo, ctilo, propilo, i-propilo, filor, coro, bromo, metoxi, etoxi y trifldormetilo.

Y significa hidrégeno, metilo, etilo, propile, i-propilo. butilo. 1-butilo, terc.-batilo, flidor, cloro, bromo.
metoxi, ctoxi y trifldormetilo,

Z siguifica wetilo, ctilo i-propilo. butilo, i-butile, terc.-butilo, flior, cloro, bromo, metoxi y ctoxi,

n significa un mimero de 0 a 3,

o donde los restos X v Z junto con el resto fenilo con ol que estdn enlazados forman el resto de la formula

en el que Y tiene el significado anteriormente indicado,

A v B son iguales o diferentes y significan Lidrogeno, alquilo con 1 a 8 dtomes de carbono, alguenilo
con 3 a 4 atomos de carbono, alquinilo con 3 a4 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de
sarbono-alcuilo con 2 a 4 dtomos de carbonoe, polialeoxi con 1 a 4 Atomos de carbono-alquilo con 2
a 4 atomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 dtomos de carbono,
substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalguilo con 3 a 6 &tomos en ¢l anillo, que prede estar
interrumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno y/o de azafre o significan fenilo o fenil-algnilo con 1
a 3 atomos de carbono substitnidos en caso dado por fior. cloro, bromo, metilo, etilo, propilo.
isopropilo, metoxi, etoxi. trilliormetilo, nitro,

o donde

A v B junto con el dtomo de carbono con el que estdn enlazados forman un anillo de 3 a 8 micmbros
saturado o insaturado, cn caso dade intermunpido por oxigeno v/o azudre y snbstituido en caso
dado por flior, cloro, alquilo con 1 a 4 Stomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
trifliiormetilo, alguiltio con 1 a 2 dtomwos de carbono, o fenilo substituido en caso dado por fhior.
cloro, metilo, metoxi,

I significa oxigeno o azufre,

G significa hidrégeno (a) o significa los grupos
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]_J
-CO-R',  (b) /”\ (c) SO,RP ()
M-IR2
F{4
/ L -
-P (e) ! R N o E% (g)
I\ SN
L R? N
\
R’()

donde
E® significa un equivalente de ién metilico o un idn amonio,
L y M significan oxigeno y/o azufre,

R! significa alquilo con 1 a 14 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 14 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 d&tomos de carbono, polialcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2
a 4 dtomos de carbono substituidos en caso dado por [ldor. o cloro y significa cicloalguilo con 3 a 6
atomos en cl anillo, que puede estar interrumpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno v/o de azufre,

significa fenilo substituido en caso dado por flior, cloro, bromo, metilo, etilo, propilo, i-propilo,
metoxi, etoxi, triflilormetilo, trifliormetoxi, nitro.

significa fenil-alqguilo con 1 a 3 dtomos de carbono substituido cn caso dado por fitdor, cloro, bromo,
metilo, ctilo, propilo, i-propilo, metoxi, ctoxi, trifldormetilo, trifldormetoxi. significa piridilo, piri-
midilo, tiazolilo y parazolilo substituidos en caso dado por flidor, cloro, bromo metilo. ctilo,

significa fenoxi-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono substituido en caso dado por fidor, cloro, metilo,
etilo,

R? significa alquilo con 1 a 14 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 14 dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 4 Atomos de carbono-alquilo con 2 a 6 &tomos de carbono, polialcoxi con 1 a 4 Atomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono substituidos en caso dado por fltor o cloro.

o significa fenilo o bencilo substitnidos en caso dado por thior, cloro, nitro, metilo, etilo, propilo, i-propilo,
metoxi, etoxi. triltormetilo,

R3, R* y R® independientemente entre si significan alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, aleoxi con 1
a 4 atomos de carbono, alguilamino con 1 a 4 dtomos de carbono, di-(alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono)-amino, alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono substituido en caso dado por thior o cloro,

significan fenilo, fenoxi o feniltio substituidos en caso dado por fhior. cloro, bromo. nitro. ciano.
alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, flnoralcoxt con 1 a 4 atomos de earbono, cloroalcoxi con 1 a
2 Atomos de carbono, alquiltio con 1 a 2 dtomos de carbono. fivoralquiltio con 1 a 2 dtomos de
carbono, cloroalguiltio con 1 a 2 dtomos de carbono. alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono.

R® y R7 independientemente entre si, significan alguilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a
10 d4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 dtomos de carbono(con 1 a 10 d4tomos de carbono) alquilo
substituidos en caso dado por fhior, cloro, browo, significan fenilo substitnido en caso dado por
flior, cloro, bromo. haldgenoalquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquilo con 1 a 20 dtomos de
carbono o alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono. significan beneilo substitnido en caso dado por fhjor,
cloro, bromo, alguilo con 1 a 4 Atomos de carbono, haldgenoalguilo con 1 a 4 Atomos de carbono o
alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono.

asi como las formas enantidmeras de los compuestos de 1o formula (1),

con la excepcidn de los compuestos siguientes:
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3-(2-Clorofenil )-4-hidroxi- A'-dihidrofuranona-2.

v

3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi-A3-dihidrofuranona-2.
3-(2-fviorfenil)-4-hidroxi-A®-dihidrofuranona-2,

y con la condicidon de gue no signifiquen simultineamente X haldgeno o haldgenometilo y 1 a 3 dtomos
de halégeno ignales o diferentes; Y signifique hidrogeno y n signifique el nimero 0. cuando D signifique
oxigeno v simultdncamente R signifique alguilcarbonilo o halégenoalguilcarbonilo y simultdneamente A
y B, independientemente entre si, signifiquen hidrégeno, alquilo o fenilo o fenilalquilo respectivamente
insubstituidos o mono o polisubstituidas, de manera igual o de maneras diferentes, estando seleccionados
como substituyentes en la parte fenilo: nitro, halogeno, alquilo, aleoxi, haldgenoalgnilo o haldgenoalcoxi.

En particular pueden citarse ademds de los compuestos indicados en los cjemplos de obtenciéon los

derivados de 3-aril-4-hidroxiA*-dihidrofurano de la férnla (Ia) siguicnte:

A

(Ver Tabla 1 en pagina siguiente)

jS]
b
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Tabla 1 (Continuacidn)

A B D X Y Z,
-CHg -C,Hs 0 -CH3 -CHg 6-CHgy
-CH(CH3) -CH(CH3) » 0 -CHg ~CHj 6-CHj
‘@ A © ~CH3 ~CH3 6-CHs
~CFg -CH4 o ~CHg -CHg 6-CHy

-(CHp) 5- o -CHq ~CHg 6-CHy
~(CHy) 4- 0 ~CHg -CHg 6-CHg
~(CHp) 5~ 0 -CHy -CHy 6-CHg
-(CHp) ¢ - o ~CHy -CHy 6-CHg
-{CHp) ;- o -CHg ~CHg 6-CHg

-C{CHg) ,-C(CH3) 5- 0 -CHj -CHy 6-CHg

-CH(CHg)-(CHp) 4~ 0 -CHg -CHg 6-CHg

-CHp-CH(CHg) - (CHy) 3~ o -CHg -CHg 6-CHy

'(CHz)z‘CH(cua)"(CHz)z‘ 8) "CH3 'CHB 6‘CH3
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Tabla 1 {(Continuacién)

0g

0z

g1

01

=l

A B D X Y z,

'C(CHz)z“?H‘(Cﬂz)z' ‘CHS ‘CH3 6”CH3
C(CH3) 5
'(CHz)z“CH‘(CHz’z' ‘CHB ‘CHa 6‘CH3
'CHz‘C(CHs)z”Cﬂz‘CH(CHa)"CHz' ‘CHB ‘CH3 6‘CH3
[:::[:::r: -CHg -CHg 6-CHg
-(caz)z-?ﬂ-(cnz)z— -CHy ~CHg 6-CHg
C2Hs

—(CHZ)Z-?H—(CHZ)Z— -CHB 'CHB 6'CH3

i’C3H7

¢L 0L 660 ¢ SH
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Tabla 1 {Continuacidn)

0¢
0z

01

A B X Y
~CHq, -CH3 8] Cl Cl H
-C,Hs -CHg 0 C1 c1 H
~-CH(CHg) , -CHy 0 c1 c1 H
-CF4 -CH4 0 c1 c1 H
- (CHp) 4~ 0 c1 c1 H
- (CH2) ~CH(CH3) - (CHp) 5~ c1 Cc1 H

CoHs
Cl Cl

i ‘03H7

€L 0L 660 ¢ SH
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Tabla 1 {Continuacién)

0g

g1

431

ot

D X Y Zn
-CHS ~CHq C C-I H 6-Cl
'Csz “CHa 0 Cl H 6'01
-CH(CH3) , -CHy 0 c1 H 6-C1
-CF4 -CH, 0 c1 H 6-C1
’(CH2)4" O Cl H 6-Cl
'(CHz)s“ (0] Cl H &-Cl
‘(CH2)6— 0 CI H 6-C1
‘CHz‘CH(CHa)‘(Cﬂz)a“ 0 Cl H 6“C1
= (CHz)>-CH(CH3) - (CHy) »- o C1 H 6-C1
—(CHZ)Z-?H-(CHZ)Z- o C1 H 6-C1

C2Hs

0 Cl1 H 6-C1

'(CHz’z‘?H‘(Cﬂz)z‘

i'CaH7

€L 0LL 660 ¢ SH
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d-9 H 15 o) -2¢%42) - (EH2)HD-2(%HD) -
d-9 H 10 0 -€¢%30) - (Eno)Ho-2Ho-
d-9 H 10 o -9¢2uo) -
d-9 H 1 ) -$(2up)-
d-9 H 12 o -Y¢2Ha) -
4-9 H 10 o €Ho- €40~
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Tabla 1 (Continuacién)

0L

0%,

0T

o

A B D X Y Zn
'CH3 ’CHS 0 "CH3 “CH3 H
-C,Hg -CHy 0 -CHg -CHg H
-CH(CHS)Z -CH3 0 'CHS ‘CHS H
'CFB 'CHa 0 —CH3 ‘CHa H

'(CH2)4' 8] 'CH3 'CHB H
“(CHz)s' 0 “CHB ’CHS H
'(CH2)6~ 0 —CHB —CHB H
-CH,-CH(CH3) - (CH3) 3~ o -CHy -CHg H
-(CHZ)Z—CH(CH3)-(CH2)2- 0] 'CH3 'CH3 H
-(Cﬂzjz'?ﬂ—(CHz)z‘ o “CHB -CH3 H
CoHs
0] ‘CHa ‘CH3 H

‘(CHz)z‘?H‘(Cﬂz)z‘

i‘CBH?
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Tabla 1 (Continuacién)

A B

14

0z

A

)

o

n

-CHq -CHgy c1 F H

-C,Hg -CH4 c1 F H

-CH(CH3) 5 -CHg c1 F H

-CFg -CHgq c1 F H

~(CHy) 4~ c1 F H

-(CHZJZ-CH(CHSJ-(CHZ)Z- Cl F H
C,Hs

Cl F H

= (CHZJZ—CI:H- (CHz)z"

&L 042 660 ¢ SH
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Tabla 1 {(Continuacidn)

(113

0z

01

ot

In
-CHj -CHg 0 -C1 -CFg 6-C1
-C,Hg -CHg o) -C1 -CFg 6-C1
-CH(CH3) ,, -CHg o -C1 -CFq 6-C1
-CF4 -CHg o -C1 -CFy 6-C1
~(CHy) 4~ o -C1 -CF4 6-C1
-(CHy) g~ o) -C1 -CFq 6-C1
-(CHp) g~ o) -C1 -CF4 6-C1
~CH,-CH(CH3) - (CH3) 5- o) -C1 ~CFg 6-C1
- (CH,) ;~CH(CHg) - (CH, ) 5~ o) ~-C1 ~CFy 6-C1
-(CHy) -CH- (CH3) 5~ ) -C1 -CFg 6-C1
é2”5
o) -C1 -CF5 6-C1
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Tabla 1 (Continuacién)

A B D X Y Zp,
H H 0 c1 c1 H

H H o c1 H 6-C1
H H 0 CHg CHj H

H H 0 CHg H 6-CHgy
CHg CHg 0 c1 c1 H

CHj CHg 0 C1 H 6-Cl
CHg CHq o CHg CHg H

€L 0L 660 ¢ SH
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A B X Y z,

CHj H c1 H 6-C1

CHy H CHy CHg H

CHy H CHg H 6-CHg
‘D H cl Cl H
—Q H CHg H 6-CHg

H H Cl Cl H

H H Cl H 6-Cl

€L 0.2 660 ¢ SH
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Tabla 1 (Continuacidn)

it

A B D X Y Z,

H H s CHy CHg B

H H s CHy H 6-CHgy
H H s CH, CHg 6-CHgy
CHg H s c1 c1 H

CHy H s c1 H 6-Cl
CH3 H s CHy CHg H

CHy H s CHy H 6-CHg
CHy B s CHy CHg 6-CHgy

6L 042 660 ¢ SH
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wtos indicados en los ejemplos de obtencidn los

la férmula (Ih) siguientes:

s e los compu

’

£111

3-aril-4-hidroxi-A*dihidrofurano de

G

En particular pueden citarse ac

derivados de 1.

(Ib)
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€€xayn- fun-s Eyo- £40- 0 £40- €no-
€ (EnoyHo%HD- Els-9 Eua- Elo- 0 Eho- EHo-
2(En2)HD - €Ho-9 Eyo- Eno- 0 Eyo- FHa-
éyubs. €us-9 €ug- Ehs- 0 €1io- Eno-
‘y€y. €Ha-9 Eno- €4o- o EHa- Eyo-
SpZs- €4o-9 Eno- Euo- 0 €4o- €uo-
Eya- €Ha-9 €us- £uo- o €no- €uo-
1 Yz A X g g v
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Tabla 2 (Continuacién)

b il

&
=

[0i%

08¢

0z

A B X Y z, r!
-CH, ~CHy -CHj ~CHy 6-CHy  -C(CHg),-CH,0CHg
-CHg ~CHq -CHg -CHg 6-CHgy -C{CHg) - (CH,-0CHg) ,
-CHg ~CHy -CHy -CHy 6-CHy -CH=C(CHgz) ,
-CH4 -CHg -CH4 -CHg 6-CHy N
-CHg ~CHy -CHg ~CHq 6-CHgy —CHZ—Q
==N
~CH4 -CHy ~CHq -CHy 6-CHy p
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Tabla 2 (Continuacién)

A B D X Y z Rr!
n
-CoHg -CHy 0 - CHq -CHjy 6-CHg ~CH,~C(CHzY 3
-C, Hg -CHq 0 -CHq -CH3 6-CHy -CH-Cg4Hg
.CHs
-C,Hg -CHg 0 ~CHy -Clig 6-CHy -C(CHz3) »~CH3C1
C,H i
“=2%s -CHy 0
-CH -
3 CH3 6-CH -C -
’ ~CH3 ~CHz 6-Clig -C(CH3)-(CH,-
-CoHg -CH 0 3 270CH3)
3 -CHg ~CH 6-
3 CHy ~CH=C(CH3),

€L 0LL 660 ¢ SH
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Tabla 2 (Continuacién)

0%

ot
b4

A B D X Y Z, R}
-CyHg -CHy 0 -CHgq -CHg 6-CHg @
~C,H - ) } }
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-CH(CH3), -CHjy -CHq -CHy 6-CHjy ~CH5-C(CHg) 5
-CH(CH3) ~CH, -CHq -CHq 6-CHy -?H-C4H9
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-CH(CH3) » -CHg -CH5 -CH, 6-CH3 -C(CH3),-CH,0CH,
-CH(CH3}) -CHg4 -CHg -CHg 6~CHg -C(CH3) - (CH,-0CH4) 5
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-CFy -CHjy -CHg -CHy 6-CHg ~C(CH3} ,-CH,0CHj4
"cs ~CHa ~CH3 -CHg 6-CHgq -C(CH3) - (CH,-0CH3) ,
I "CH3 ~CH3 -CHjy 6-CHg ~CH=C(CH3),

€L 0LL 660 ¢ SH



© o = = »
1) = 3 =

09

Tabla 2 (Continuacidn)

5t

0g

qT

01

A B D X Y Z, R!
-CF ~CHg 0 -CHgy -CHgy 6-CHgy “<<:::>
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~(CHp) 4- 0 -CHq -CHg 6-CHg ~CH,CH(CH3) ,
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-CHg -CHq 6-CHy ~CH,-C(CHy) 5
-CHq -CHq 6-CHg ~CH-C4Hq
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-CH5 -CHq 6-CHg ~C(CHg) »-CH,C1
-CHy -CHy 6-CHy -TICHZCI)Z

CHy
-CH4 ~CHy 6-CHy ~C(CH3) 5-CH,0CH5
-CHy -CHg4 6~CHg ~C(CHg) - (CH,-0CH5) 5
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-CHy ~CHg 6-CHy N

r
[

&L 0LL 660 ¢ SC



I

09

i
Ov
uy

0g

Tabla 2 (Continuacidn)

A B D X Y z, Rr!
=(CH,) 4~ 0 -CHg4 -CHq 6-CHg —@
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=(CH,) >-CH(CH,) - (CH - -
22 3 272 0 CHiy -CHy 6-CHy N
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-(CHy) ;-CH(C Hg )~ (CH,) - 0 -CH, ~CHgy 6-CHy  -C(CHgy),-CH,CI
CHy
1
'(CHz)z’CH(CZHs)_(CHz)z' 0 "CHS ‘CHB G'CHB ‘C(CH3)“(CH2‘OCH3)
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- (CHy} 2~CH(CyHg ) - (CHy) 5~ o ~CHy -CHq 6-CHy -CH2—<<:::>
- (CHp) 5-CH(C Hg ) - (CHy) - 0 ~CH4 ~CHo4 6-CH, —«ijjj>
~{CHy)»-CH(i-CqHy )~ (CHp) 5~ 0 -CHy -CHy4 6-CHy -CHq
-(CH,) 5-CH(1-CaHy)}-(CHp ) 5~ o -CHg -CH3 6-CHgy -CoHg
- (CH,) ,~CH(i-CaHy) - (CHp) - 0 ~CHy -CHq 6-CHg -C4Hy
~(CH,) 5~CH{i-CgHy) - (CHp) 5~ o ~ -CHg -CHg 6-CHy -C4Hg
- (CHy) ~CHUi-CgHy) - (CHp) 5- 0 -CHg -CHy 6-CHy -CH(CH3) ,
- (CH,) »-CH(i-CgHy)-(CHp) - 0 ~CHy -CHy 6-CHg -CH,CH(CHZ),
~(CHyz) 2-CH(i-CgHy)- (CHy) 5" o -Cl, -CH, 6-CHy -C(CHy) 4
- (CHp) -CH{i-CgHy) - (CHp) - 0 -CHy ~CHy 6-CHg -C(CH5) ,-C,Hg
~(CHy) ,-CH(i-CgHy) - (CHy) 5~ 0 ~Cliy -CHy, 6-CHg -C(ClH53) 5-Cli(CH3) »
-(CH,) -CH(i-C3Hy) - (CHp) 5~ 0 -CH5 -CHy 6-CHy -CH,-C(CHq) 4
- (CH,) -CH(i-CqHy)-(CHy) 5~ 0 -CH4 -Clig 6-CHg ~CH-C4Hq
CpHg
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~(CHp)p~CH(i-CaH, ) - (CH,) - -
~(CH, ) »-CH(i-CqH,)-( -

2 CHs5) 0 - -

2 3z 272 CH3 CH3 6‘CH3 ‘C(CHB)‘(Cﬂz"OCHSJ

~{CH5)»-CH(i-C,H,)~(CHs)5- -

272 377 272 0 CHy ~CHqg 6-CHjy -CH=C(CHj),
“(CH, )} 5-CH(i-C-H, )} -(CH,) - -

2’2 3hz 272 0 CHy ~CH3 b-CHy BN
“{CH5}5-CH(1-CqH5 )~ (CH;) 5~ -
-(CH5}5-CH(i- - -

2’2 CH1-C3Hy) - (CH3) 0 ~-CHg -CH5 6-CHg —@
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A B D X Y Zn R!

CHy H o cl o H CHy-

CH4 H 0 c1 c1 H (CH3) 4C-

CHg H o cl H 6-Cl CH3-

CHy H 0 C1 H 6-Cl (CH4)5C-

CHy H 0 CHq CHy H CHg

CHy H 0 CHy CHq H (CH5) 5C-

CHy H 0 CHq H 6~CHj CH5-

CHj H 0 CHj H 6-CHs (CHg) 5C-

CHy H 0 CHg CHy 6-CHg (CH5) ,CH-

CHy H 0 CHq CHq 6-CHy H3C‘O—_\c:
HyC-0—/ CH4

CH4 H 0 CHq Cli4 6-CHq H3C}==m

H,C
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CHy H 0 CHq CH4 6-CHg .
OCH4
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CHy H 0 CHy CHy 6-CHy o=
CHy H 0 CHq CHq 6-CHy H3c0—<i::>>~
CHy H 0 CHy CHq 6-CHq CHy-
CHq H S C1 c1 H CHy-
CHy H s c1 c1 H (CH5)4C-
CHq H s c1 H 6-Cl CH4-
CHy H S c1 H 6-C1 (CH5) 5C-
CHj H 3 CHy CHy, H (CH4) 5C-
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A ;) D X Y Z, Rl
- (CHp ) g- 0 CHy H 6-CHy  (CHg)4C-
CHy H 0 CHy CHy 6-CH;  CHy-(CHp)5-
CH, H 0 CHy CHy 6-CHy  CpHg-CI(CHg)y
CH, H 0 CHy CHy 6-CHy  (CHg)gC-CHy-
Cl/™\
CHg H 0 CHy CHy 6-CHgy c<
’ H,C— CHy
Cl/™\ .
CH H 0 CH CH 6-CH C
3 3 3 3 ~
- c1— CH,

H3C—O‘—'—\‘ 7
CH4 H 0 CH4 CHy 6-Cii C
HaC— CHg
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-(CHZJS— G CHq CHs 6-CHq CH3-(CH2)3~
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2°5 3 3 3 ~
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3 3 3 3
H3C— CH4 ~
Cl1— _ O
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C1 CHj
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CH4 H s CHj CH5 6 - CHq P
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Fn particular pueden citarse adem:ids de los compuestos indicados en los glemplos de obtencién los

derivados de 3-aril-4-hidroxi-A®-dihidrofurano de la formula (1d) siguientes:

50,-R3
A
! O x\
a'!———g__ = (Id)
I = Pt
< T
0 Z,
Tabla 4:
A B X Y _3, R’
JoN
CH,4 CH,4 CH, CH, 6-CH, 1=
Nz’

En particular pueden citarse adeds de los compuestos indicados en los ejemplos de obiencion los
derivados 3-aril-4-hidroxi- A*-dihidrofurano de b férmula (Ie) siguientes:

(Ie)
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En particular pueden citarse ademds de los cornpuestos indicados en los ejemplos de obtencidn los
derivados de 3-aril-4-hidroxi-A™-dihidrofurano de la férmula (Tg) siguientes:
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- (CHp) 4~ 0 CHy  CHs  6-CHy Na
35 ¢ -
"\CHE)S‘ Q C.“‘I3 CHB 6'CH3 Na
. 40 _CHE“‘(,:H‘(CHz)B" 9] CHS ‘:H’) E‘CE‘—: Vs
CHa
CHy
-~(CHa&)4=-CH- - - !
C2H5
ﬁ -(CHZ)Z-fH—(CHZ)Z- 0 CHy CHy £-CHy  Na
60

98



Py

10

20

[
o

30

40

1]

60

Tabla 7 (Continuacién)
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A B D X Y z, E®
CH3 CH3 O CH3 CHB 6'CH3 i“C3H7NH3
Csz CH3 0] CH3 CH3 6'CH3 i‘C3H7NH3
'CH(CH3)2 CH3 0] CH3 CHB 6_CH3 i‘03H7NH3
CFa CH3 O CHa CH3 6“CH3 i‘C3H7NH3
’(CH2)4“ o) CH3 CH3 6'CH3 i‘C3H7NH3
“(CHz)S“ 0 CH3 CH3 6“CH3 i‘C3H7NH3
_(CH2)6' 0 CH3 CH3 6‘CH3 i’C3H7NH3
-CHZ-?H-(CH2)3- 0 CHy CHg 6-CHy i-CgH,NHq
CHg
_(Cﬂz)z‘?ﬁ"(CHz)z* (s] CHa CH3 6‘CH3 i”C3H7NH3
CHn
_(Cﬂz)z“?ﬂ‘(CHz)z' (9] CH3 CH3 6‘CH3 i‘C3H7NH3
CoHg
~(CH2)2-?H-(CH2)2— 0 CH5 CHy 6-CHg i-CaHyNHq

i‘C3H7
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A B D X Y zZ, E®

CHg CHy © CHj CHz 6-CHz N(C4Hg-t),

CoHg CHy O CHq CHy  6-CHg N(CaHg-t)g4

-CH(CH3), CHz O CHy  CH3  6-CHg N(C4Hg-t),

CF3 CHy O CHy CHy  6-CHg N(CaHg-t),4

~(CHZ) 4~ 0 CHg CHy  6-CHg N(CgHg-t),

-(CHy) 5~ 0 CHj CHy  6-CHz N(CyHg-t),

-(CHy) ¢~ o CHg CHz  6-CHz N(C4Hg-t),

-CHZ-?H-(CHZ)a- 0 CHy  CHz  6-CHg N(C4Hg-t),

CHj

~(CH2)2-?H~(CH2)2- o CHg CHy 6-CH3 N(C4Hg-t),
CHj

—(cnz)z-?n-(cnz)2~ 0 CHg CHz  6-CHy N(C,Hg-t),
C,Hg

-(CH2)2~?H-(CH2)2- 0 CHy  CHz 6-CHy N(CqHg-t),
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A B D X Y z, E®

CHy CHy O CHo CH3  6-CHg NH,(CHgz),

CoHg CHy © CHo CHs  6-CHg NH3(CHj),

-CH(CH3) 5 CHz O CHg CH3  6-CH3 NH5(CH3z),

CF3 CH3 O CHgy CH3  6-CHz NH,(CHgz),

-(CHy) 4~ 0 CHy CH;  6~CH3 NH,(CH3),

-(CH5) g~ o CHg CHz  6-CHz NH,(CHjz),

-(CHy) g~ 0 CHy CHy  6-CHg NHy(CHg),

—CHZ-?H-(CH2)3— 0 CHy CHz  6-CHy NH,(CHj),

CH4

-(CHZ)Z-?H-(CHZ)Z- 0 CHo CHy  6-CHa NH,(CHg3),
CHy

—(CHZ)Z-?H—(CHZ)Z— 0 CH4 CH;  6-CHa NH;(CHg3),
CoHg

0 CHg CH  6-CHz NH,(CH3),

11
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5i se anplean segin el procedimiento (A) ol O-2.6-diclorofenilacetil-hidroxiacetato de etilo, podrd
representarse ol desarrollo del procedimiento segiiu la invencion por medio del esquema de férmulas

siguiente:
H
CO5CoHg Ccl
HO
Cl
10 1. Base =
0 —_— Cl
z2.,H* 0 o
) c1
15
Si se emplean segiin el procedimiento (B) (variante o) 3-(2.4.6-trimetilfenil)-4-hidroxi-5 H-dimetil- A'-
dihidrofuran-2-ona y cloruro de pivaloilo como productos de partida podrd representarse el desarrollo del
procedimicnto segin la invencidn por medio del esquema de [6rmulas siguiente:
20
CHg
CHg5 HaC ocCc1
25 HO CH5
HiC A\ CHq
H e
Base
30 0 CHj

O CH,

15 . .
Si se emplean segin el procedimiento (B3) (variante 3) 3-(2.4,5-trimetilfonif)-4-hidroxi-5-fenil- A
dihidrofuran-2-ona y anhidrido acético como compuestos de partida podrd representarse el desarrollo
del procedimiento segin la invencion por medio del esquema de férmulas siguiente:

o
o1

60
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H 3 C- co

H4C-CO

Base

i se emplean segan el procedimiento (C) 3-(2,4-diclorofenil)-4-hidroxi-5-metil- A%-dihidrofuran-2-ona
v cloroformiate de etoxictilo cono compmestos de partida, podrd representarse ol desarrollo del procedi-
miento segin la invencidn por medio del esquetna de formulas siguiente:

Cl
HO

0

1 0-C-C1
HAC !
3 R
~CoHg

e

Base

"‘n‘\hh ,-*“~\~"c),aﬂ“~\\~_ cCl

81 se emplean segdn el procedimicnto (Da) 3-(2,4.6
2-ona v cloromonotioformiato de metilo como compues
de a reaccion de Ja mancra siguicente:

103

-trimetiffenil)-f-hidroxi-5-metil- A*-dihidrotiofen-

tos de partida, podrd representarse el desarrollo
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HsC. OH CH ﬁ
N Hy + C1-C-OCHg
3! S —
O  CHg - HCl
8
L0 I
H4C_ ~ 0-C-OCH3 CHg
\ Ncn,
15 5 <: =
o CHy

Sitose cmplean segiin el procedimiento (DA} 3-(2.4.6-trimetilfenil)-4-hidroxi-5. S-pentametilon-AS-
{ g 1 4 J 3]

20 dihidrofuran-2-ona, sulfuro de carbono y yodure de metilo como componente de partida, podrd TOPTesen-
tarse el desarrollo de la reaccidn de la manera siguiente:
25
OH CHq
N
Ha
30 0 CH
3 + CS» + CHaI N
5
” - HI

‘lIII" A0 0 C:!-‘:a

Sise emplean segin el procedimjento (1) 3-(2.4.6-trimetilfenil)-4-hidroxi-S-metilmercaptometil- A
dihidrofuran-2-ona y cloruro de metanosulfonilo como producto de partida, podrd representarse el desa-

45 rrollo de la reaccion, por medio dol esquema de formulas siguiente
< P OH CH3
50 HaC~ -
3 X Hy + C1-50,-CHg
0 CHg - HC1
"“,,-.\_~.. 0~80 2 CH 3 CH 3
}i:3<: -8 | J& N\ H

o— ’

60
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Si se emplean segan o] procedimiento (F) 3-02.4.6-1rimetilfenil}-4-hidroxi-5, 5-dimetil- A®-dihidrofuran-
2-ona y cloruro de metantio-fosfonilo (¢ster 2.2, 2-trifluoretilico) como productos de partida, podrd repre-
sentarse el desarrollo de la reacciédn por medio del esquema de formulas siguiente:

5
CHq OH CH4 ﬁ
HALC OCH,CF 3
3 D Hy + c1-p7
~
10 CHqy
0] CH3 —
-HC1
(5 >
' ”/OCHZCFa
CHg O-P\ CH4
. H3C \___ “H3 |
o— — ’
20
o) CH4
o5 Si se emplean segdn o procedimiento (Ged o 3-(2,4 6-trimetilfenil }-4-hidroxi-S-tetrametilen- A%-

dihidrofuran-2-ona e isocianato de otilo como producto de partida. podrd representarse el desarrollo
de Ja reaccion por medio del esquema de formnlas siguiente:

30
OH  CHj
\ -N=C=
Hy CoH5-N=C=0
“ O  CHg

O
. W
40) 0-C-N CH3
C.H
3 2479 N
o—( -/
15 0 CH3

51 se emplean segiin el procedimicnvo (GiF) 3-(2.4,6-trimetilfenil)-4-hidroxi-5-met-A%dihidrofuran-
2-ona y cloruro de dimetilcarbamidilo como productos de partida, podra representarse ol desarrollo de Ia
reaccidn por medio del esquema de fdmunlas siguiente:

o

B3l

60
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HaC OH CH 0
3 3
4 | _cHy
CHy + C1-C-N
o
CHy
o} CH ——
3 -HC1
0 _CHg
Il N~CHg
i & \
o— ~/
o) CH5

St se emplean segin ol procedimiento (H) 3-(2,4.6-trimctilfenil)-4-hidroxi-5 5-dimetil- A*-dihidrofuran-
2-ona y NaOH como componente, podrd representarse ol desarrollo del procedimicnto segiin la invencion
por medio del egquema de drmulas siguicnte:

OH CHg
NaOH

CH3 H3 A ———

O 0 CHa

D o

Na O CH3

HaC Hg

H3C

0 o CHa

Los compuestos necesarios como productos de partida en el procedimiento (A} anterior, de la formula

(1)

8
A CO-R
§>V/ 27 x
(II)
D\/k\
il Zn
0 Y

en la que

A, B, D, X, Y, Z, ny R¥ ticucen of significado anteriorniente indicado son conocidos o pneden oh-
tencrse de manera sencilla seain métodos conocldos en principio. Asi por ejemplo se obticne el
a-hidroxicarbonato de O-acile de ta fGrmula {I1), «i

a} se acllan los acidos (ésteres) 2 - hidroxicarboxilicos o bien los dcidos (ésteres) 2 - mereaptocar-
boxilicos de la formuta (XIV)
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A~ ~CO,R}?
B (XIV)

DH

cn la que

R significa hidrégeno (XIVa) o alquilo (XIVh) v

A, By D tienen el significado anteriormente indicado con halogenures de fenilacetilo de la fornmla

(XV)
X
3
Y— 1 (XV)
=}/ COHal
Zn

en la gque

X,Y, Z y n ticnen ol significado anteriormente indicado y Hal significa cloro o bromo, (Chem. Reviews
52 237 - 416 (1953));

o 81 se esterifican deidos tio- o bien hidroxicarboxilicos de la formula (1a),

AN~ COpRY D
B X
Ha
i v (Ila)
I
0 z,

en la que

A, B, D, X, Y, Z yn tienen ol significado anteriormente indicado,
y

R significa hidrogeno,

(Chem. Ind. (London) 1568 (1968).

Los compuestos de la formula (Ila) pueden obtenerse por ¢jemplo a partir de los halogenuros de fe-
nilacetilo de la formula (XV) v de los dcidos tio o hien hidroxicarboxilicos de la formula (XIVa) (Chen,
Reviews §2 237-416 (1953).

Ademids se obtienen los compuestos de la fdrda (I1). por alquilacidn de dcidos fenilacéticos de fa

[drmula (XV1)
X
~CO,H
Y (XVI)
Z’n
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en la que

X, Y, Z y n tienen el significado anteriormente indicado. con dsteres de dcidos a-halogenocarboxilicos

de la férmula (XVII)

A co,Rr11
-
(XVIL)
B Hal

en la que

A y B tienen el significado anteriormente indicado,
RY significa alquilo y

Hal significa cloro o bromo.

A modo de ejemplo pueden citarse los compnestos de la formula (I1) siguientes:
0-{2,4-Diclorofenil-acetil)-hidroxiaccetato de etilo,
0-(2,6-diclorofenil-acetil)-hidroxiacctato de ctilo,
0-(2,4-triclorofenil-acetil)-hidroxiacctato de etila,
0-~(2,4-dimetilfenil-acetil)-hidroxiacetaio de clilo,
0-(2,6-dimetilfenil-acetil)-hidroxiacetato de etilo,
0-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-hidroxiacetato de otilo,
0-(2,4-diclorofenil-acetil)-lactato de etilo,
O-(2.6-diclorofenil-acetil)-lactato de crilo,
0O-(2,4,6-triclorofenil-acctil)-lactato de otilo
0-(2,4,dimetilfenil-acetil)-lactato de efilo,
0O-(2.6-dimetilfenil-acetil)-lactato de ctilo.
0-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-lactato do etilo,
0-(2.4-diclorofenil-acetil)-hidroxiisobutirato de etilo,
0-(2,6-diclorofenil-acetil )-hidroxiisobntirato de etilo,
0-(2,4,6-tricloro-acetil)-hidroxiisobntirato de cilio.
0-(2,4-dimetilfenil-acctil)-hidroxiisebutirato do erilo,
0-(2,6-dimetitfenil-acetil)-hidroxiisobntirato e etilo.
O-(2,1.6-trimetilfenil-acetil)-hidroxiisohbubirat. de etilo.
0-(2,4-diclorofenil-acetil}-mandelato de etilo,

O-(2.6-diclorofenil-acetil)-mandelato de etilo.

103



ES 2 699 770 T3

0-(2,4,6-triclorofenil-acetil)-inandelatoe de ctilo,

0-(2,4-dimetilfenil-acetil)-mandelato de etilo,

b

0-{2,6-dimetilfenil-acetil)-mandelato de etilo,

0-(2 4-trimetilfenil-acetil)-mandelato de otilo.

0-(2,4-diclorofenil-acetil)-1-hidroxiciclohexanocarboxilato de etilo,

0 0-(2,6-diclorofenil-acetil )-1-hidroxiciclohexanocarboxilato de etilo,
0-(2,4,6-triclorofenil-acetil)-1-hidroxiciiohexanocarhoxilato de etilo,

15 O-(2,4-dimetilfenil-acetil)-I-hidroxiciclohexanoea boxilato de ctilo,
0-(2,6-dimetilfenil-acetil)-1-hidroxiciclohexanocarboxilato de etilo,
0-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-1-hidroxiciclohexanocarhoxilato de etilo,

«0 0-(2,4-diclorofenil-acetil)-2-hidroxi-2-ctil-butirale de ctilo,
0-(2,6-diclorofenil-acetil)-2-hidroxi-2-ctil-butivato de otilo,

25 0-(2,4,6-triclorofenil-acetil)-2-hidroxi-2-ctil-Lutiraio de etilo.
0-(2,4-dimetilfenil-acctil}-2-hidroxi-2-cril-butirato de ctilo,
0-(2,6-dimetilfenil-acetil)-2-hidroxi-2Z-etii-hutirato de etilo,

v 0-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-2-hidroxi-2 -ctil-butirato de etilo.

A modo de ¢jemplo pueden citarse los compucstos de la férmula (I11) siguientes:

35 5-(2.4-Diclorofenil-acetil)-tioacetato de etilo,
5-(2,6-diclorofenil-acctil -tioacetato de ofilo,
8-(2,4,6-triclorofenil-acetil)-tioacetato de otilo,

40 $-(2,4-dimetilfenil-acctil)-tioacetato de etilo,
S-(2,6-dimetilfenil-acetil)-tioacetato de cuilo,

a5 9-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-tioacetato de etilo,
5-(2.4-diclorofenil-acetil)-tiolactato de ctilo,
S-(2,6-diclorofenil-acetil)-tiolactato de ailo,

! S-(2.,4,6-triclorofenil-acetil)-tiolactato de ctilo,

$-(2,4-dimetilfenil-acetil)-tiolactato de <tilo,

55 S8-(2,6-dimetilfenil-acetil}-tiolactato de crilo.
S-(2,4,6-trimetilfenil-acetil)-tiolactato co etilo.
$-(2,4-diclorofenil-acetil)-tioisobutirato de etile.

60
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$-(2,4,6-triclorofenil-acctil - tioisobutirato de etilo,
S-(2.4-dimetilfenil-acetil)-tinisobutivato de otilo,
5-(2,6-dimetilfenil-acetil}-tioisobutivato de ctilo,
S-(2.4,6-trimetilfenil-acetil)-tioisobutirato de etilo.

El procedimicnto (A) se caracteriza porgne se someten a una condensacion intramolecular los com-
puestos de la formula (I1) en la que A B. D, X, Y, Z, ny R® tienen ol significado anteriormente indicado,
en presencia de bases.

Como diluyentes pueden cmplearse en el procedimiento {A) segin la invencidn todos los disol-
ventes orgdnicos inertes.  Pucden cmplearse preferentemente hidrocarburos tales como tolueno y xi-
leno, ademads éteres, tales como dibutiléter, torrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter, v diglicoldimoe-
fMéter, ademas disolventes polares rales como dimetilsulfoxido, sulfolano, dimetilformamida y N-metil-
pirrolidona.  Ademds pueden emplearse alcoboles tales como metanol, etanol, propanol, iso-propanol,
butanol, isobutanol, tere.-butanol.

Como bases (agentes desprotonizadores) poeden emplearse en la realizacidn del procedimiento (A)
segin la invencion todos log aceptores de protones usuales. Preferentemente pueden emplearse dxidos,
hidroxidos y carbonatos de metales alealinos v de metales alcalinotérreos. tales como hidraxido sodico,
hidréxido potdsico, oxido de magnesio, dxido de caleio. carbouato sadico. carbonato potdsico v carbo-
nato de calcio, que pueden emplearse tambidn en presencia de catalizadores de transferencia de fases
tales como por cjemplo, cloruro de tictilbencilamonio, bromuro de tetrabutilamonio, Adogen 464 o
TDA 1. Adogen 464 = cloraro de metiltrisalguil {con % a 10 dtomos de carbono) amonio; TDA = trjs-
(metoxictoxictil)-amisa. Ademds pucden emplearse metales alcalinos tales como sodio o potasio. Adenids
pueden emplearse amidas e hidruros de metalas alcalinos v de metales alcalinotérreos, tales como amida
sidica, hidruro sédico ¢ hidnuro de calcio, y ademids también alcoholatos de metales alealinos tales como
metilato de sodio, etilato de sodio y tere-butilato de potasio.

Las temperaturas de la reaccion en la realizacion del procedimiento (A) segun la invencidn pueden
variar dentro de amplios Iimites. Fu general se trabaja a temperaturas comprendidas entre 0°C y 250°C
preferentemente entre 50°C y 1509C".

Il procedimiento (A) segtin la invencidn se Heva a cabo en general a presion nornal,

En la realizacidon del procedimiento (A) segiiu la invenecidn se emplean los componentes de la reaccidn
de la féormula (I1) en las bases de accidn desprotonizadora en gencral en cantidades aproximadamente
caquimolares. No obstante os posible tambidén cmplear uno u otro de los componentes en un exceso mayvor
{(de hasta 3 moles).

El procedimiento (Boyv) se caracieriza porgue se hace reaccionar compuestos de la férmula (Ta) con
halogenuros de carbonilo de la formmla (1T,

Como diluyentes pueden empleqrse en of procedimiento (Bey) sepiin la invencion cuando se utilizan
los halogenuros de acilo todos los disolventes inertes frente a estos compuestos. Preferentemente paeden
emplearse hidrocarburos {ales come bencing, beneeno, tolueno, xileno y tetralina, ademas hidrocarbu-
ros halogenados tales como clorure de metileno, doroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno v
o-diclorobenceno, ademas cotonas, 1ales comoe accrona y metilisopropileetona, ademds éteres. tales como
dietiéter, tetrahidrofurano v dioxano, ademas Ssteres de dcidos carboxilicos tal como acetato de atilo
y tambiéu disolventes fuertemente polares inles como dimetilsulfoxido y sulfolano. Cuando lo permita
la estabilidad a la hidrélisis de los halogennos de acilo pnede levarse a cabo la reaceidn tambidén en
presencia de agua.

Siose emplean los correspondienies halogenuros de carbonilo entrardn en cousideracion cono acepto-
res de Acido en la reaccidn scgin o procediinionto (Ba) de la invencidn todos Jos aceptores de acidos
usiades. Preferentemente pucden ewplearse coainas terciarias, tales como trictilamina, piridina. diaza-
hiciclooctano (DABCO), diazabicicloundecans (DBU). diazabiciclononeno (DBN), bases de Hining y
N N-dimetilaniling, ademas dxidos Jde mctales slealinotéreos tales como éxido de magnesio v de caleio,
ademas carbonatos de metales alcalinos v de soetales alealinotérreos tales como carbonato de sedio, car-
bonato de potasio y carbonato de calcio.
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Las temperaturas de la reaceion en of procedimniento (B segin la invencion pueden variar tambidn
dentro de amplios limites cuando e ntilicen halogenuros de carbonilo. En general se trabaja a tempera-
turas comprendidas entre -20°C v + 1507, preferentemente entre 0°C y 100°C.

En la realizacion del procedimiento (Bey) segiin n invencion se eraplean los productos de partida de la
férmula (Ia) y el halogemwo de carbomio de In férnnnla (TTH) en general en cantidades aproximadamente
cquivalentes. No obstante es posible (owbidn emplear ¢l anhidride de dcido carboxdlico en un exceso
mayor (de hasta 5 moles). La claboracidn se Heva o cabo segiin métodos usuales.

El procedimiento (Bf3) se caracteriza porgue se hacen reaccionar compuestos de la [drmula (Ta) con
anhidridos de dcidos carboxilicos de Ta fSrmuta (IV).

Si se emplean en el procedimiento (B3) seevin fa invencidn como componentes de la reaccion de
la formula (IV) anhidridos de dcidos carboxilicos. podran emplearse como diluyentes, preferentemente
aquellos dilnyentes que entran en considecacidn también preferentemente cuando se utilizan halogenuros
de acilo. Por lo demds puede actuar taniién un exceso del anhidrido de dcido carboxilico empleado al
mismo tiempo como diluyente.

Las temperaturas de la reaceidn cn ol procediniento (Bid) segdu la invencién pueden variar dentro
de amplios [imites tambidn cuando se utilicen aunidrides de dcidos carboxilicos. En general se trabaja a
ternperatura comprendida entre <20°C v 2 15090 preferentemente a 0°C y 1007C.

Eu la realizaciéon del procedimiento segiin la invencion se emplean los compuestos de partida de la
férimula (Ta) y ol anhidrido del dcido carboxilico Jde ta Ormnla (IV) en general en cantidades aproxima-
damente equivalentes. No obstante es posible tambidn emplear o] anhidrido del dcido carboxilico on un
exceso mayor {(de hasta b moles). La olaboracién se Heva a cabo segiin métodos usuales.

En gencral se procede de tal mancra que s¢ 1ina el disolvente o el anhidrido del dcido carboxilico
presente en exceso asi como log dcidos cxrboxilicos forma-dos por destilacion o por lavado con un disol-
vente orgdnico o con agua.

El procedimiento (C) se caracteriva porgue se hacen reaccionar compuestos de la férmula (fa) con
ésteres del deido cloroformico o con tiowisteres del dctdo cloroférmico de la férmula (V).

Bi se emplean los correspondientes ésteres ol deido clorofdrmico o bien tiolésteres del deido clo-
rofdrmico entrardn en consideracidn como agentes receptores de dcido en la reaceidn segiin ol proce-
dimjento (C) de la invencion todos los aceptoves de acido usnales. Pueden emplearse preferentemente
aminas terciarias, tales como trietilamina, piriding, DABCO. DBC, DBA, bases de Hiinig v N, N-dimnetil-
apilina, ademds oxidos de metales alealinotéreeos ales como 6xido de magnesio v de calcio, ademas
carbonatos de metales alcalinos v de wetales alealinotérreos, tales como carbonato sodico, carbonato
potdsico, carbonato de calcio.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimionto {C) segdu la invencién cuando se utilicen
ésteres del Acido cloroférmico o bien tioles del dcido doroformico. todos los disolventes inertes frente a
estos compuestos.  Preferentemente pueden eiuploarse hidrocarburos tales como beneina, benceno, to-
lueno, xileno v totralina, ademas hidrocorburos hatogenados tales como cloruro de metileno, cloroforme.,
tetractoruro de carbono, clorobencena v o-dicicroboceno, adands cetonas tales como acctona y metiliso-
butileetona, ademis étercs tales como dietiléter rerrahidrafurano v dioxano, ademids ésteres de deidos
carboxilicos tal como acctato de ctilo ¢ rarahidn disolventes polares Duertes tales como dimetilsutfoxido y
sulfolano.

Cuando se utilizan los ésteres del acido corofavmaco o bien los tiolésteres del dcido cloroférmico como
derivados de dcidos carboxilicos de o {Gnmnla (570 s femperaturas de la reaceidn en la realizacion del
procedimiento (C) segin 1o inveneion pueden variay dentro de amplios Himites, S1se trabaja en presencia
de un diluvente v de un aceptor de deido las o oseraturas de la reaccion se encontrardn comprendidas
en general entre -20°C y +100°CL proferentenents cntre 090 v 5O

El procedimiento (C) segin la invenidn <o iive @ cabo en general bajo presidn normal.

Fn la realizacién del procedimiento (O} segris fn invencion se emplean los productos de partida de [a
férmala (Tn) v los correspondientes éstores del dicion clorofdrmico o bien tiolésteres del dcido cloroférmico
A 1
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de la férmula (V) en general en cantidades aprosimadament e equivalentes. No obstante es posible también
emplear uno w otro de los componentes en un exeeso mayor (de hasta 2 moles). La elaboracion se Heva a
rabo segan métodos nsuales. Fn goneral se procede de tal manera que las sales precipitadas se eliminan
y la mezela de la reaccion remancentc =0 concentra mediante climinacién del disolvente.

En el procedimiento de obtencidn (Dn) se hace reaccionar por mol del compuesto de la partida de la
férmula (Ia) aproximadamente 1 mo!l dal éster dol dcido cloromonotioférmico o bien del éster daol dcido
cloroditioférmico de la férmula (V1) a 0 hasta 120°C, preferentemente a 20 hasta 60°C.

Como diluyentes a ser agregados en caso dado entran en consideracion todos los disolventes organicos
polares inertes, tales como Steres. amidas, aleoheles, sulfonas, sulféxidos.

Preferentemente se cmipleardn dinnetilsnlfisido, tetrahidrofurano, dimetilformamida, sulfuro de dime-
tilo,

Si se obtiene en una forma de realizacion preferente wediante adicién de agentes de desprotonizado
fuertes tales como por ejewplo hidra sdcdico o butilato potdsico terciario, la sal de cnolato del comnpuesto
(Ia) podrd desistirse a la adicién complementaria de agentes aceptores de acido.

51 se emplean agentes aceptores de Acido, cubrardn en consideracién bases inorganicas organicas usua-
les, pudiéndose citar a modo de ejenipio Lidroxido sddico, carbouato sédien, carbonatro potdsico, piridina,
trietilamina.

La reaccion puede Nevarse a cabo a prosion wernmal o a presion mas clevada, preferentemente se trabaja
a presion normal. La elaboracion se Hova o cabo segin métodos usuales.

En e} procedimiento de obtencién (D) se agregan por mol del compuesto de partida de la férmuda (11)
la cantidad equimolar o bien un oxceso de sulfuro de carbono, En este caso se trabaja preferentemoente a
temperaturas de 0 hasta 50° y especialmente a 20 hasta 307C.

Frecuentemente a5 convenicnte preparar a pastir del compuesto de la férmula (11) mediante la adicién
de un agente de desprotonizado (tal como por eiemplo butilato potdsico terciario o hidrure sddico) la sal
correspondicnte. Se hace reaccionar o} compuesio (JT) con sulfuro de carbono hasta que haya concluido
la formacion del compnesto intermedio, por clomplo tras agitacion durante varias horas a temperatura
ambiente.

La reaceion ulterior con halogemiros de alauile de la formula (VIIT) se Neva a cabo preferentemiente a
0 hasta 70°C y especialmente a 20 hasta HG7C, S este caso se cinpleara al menos una cantidad equimolay
de halogenuro de alquilo.

Se trabaja a presidn normal o a presion meie clevada, preforentemente a presién normal,

La elaboracion se lleva a cabo tambicy sepiin mdétodos usuales.

En ¢l procedimiento de obtencidn (E) se bace reaccionar por mol del compuesto de partida de la
férmula (Ia) aproximadamente 1 mol de clomre de sulfonilo (VITD a 0 hasta 150°C, preferentemente a

20 hasta 70°C.

Como diluyentes agregados en coso dado entran on consideracion todos los disolventes organicos po-
lares inertes, tales como dler, amidas. uitolos, alcoholes. sulfonas, sulféxidos.

Preferentemente se empleardan dimaetilsulidxido. tetrahidrofurano, dimetilformamida, sulfuro de dime-
tilo.

51 se obtiene en una forma de realizecian preferente mediante adicidn de agentes de desprotonizado
fucrtes (tales como por ¢jemplo bidruro 6o o hutilato potdsico terciario) la sal de enolato del com-
puesto (Ia), podrd desistirse a la adicidiz cowpiementaria de agentes aceptores de dcido.

51 se emplean agentes aceptores de Acide civeardn e cousideracion las bases inorgdnicas v orgdnicas

usnales, a nmiodo de ejemplo pueden citarse Widoxido sadico. carbonato sddico, carbonato potisico. piri-
dina.

P12
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La reaccion puede llevarse a cabo & prosion nosmal o a presion mds elevada, preferentemente se trabaja
a presion normal. La elaboracidn se Heva a cabe segiin métodos nsuales.

Fu el procedimicnto de obtencién (B puede trabajarse en caso dado bajo condiciones de transferencia
de fases (W.J. Spillane et. al.; J. Chewi. Soc., Perkin Trans L (3) 677-9 (1982)). En este caso se hace
reaccionar por mol del compuesto de partida de lx formula (Ia) de 0,3 hasta 1,5 moles de cloruro de
sulfonilo (VIID), preferentemente 0.5 moles a 07 hasta 150°C, preferentemente a 20 hasta 70°C.

Como catalizadores de transferencia de fases pueden eniplearse todas las sales de amonio cuaterna-
rio, preferentemente bromuro de tetreoctilatwonio v cloruro de henciltrietilamonio. Como disolventes
organicos sirven en este caso todos 1oz disolvontos imerles no polares, preferentemente se empleardn ben-
ceno y tolueno.

En ol procedimiento de obteneion {17 se hacen reaccionar para la obtencidn de los compuestos de la
férmula (Ia) sobre 1 mol del compuesto (la). de v a2, preferentemente de 1 a 1,3 moles de compuesto
del [Ssforo de la férmula (IX) a tempernturas eonprendidas entre -40°C y 150°C, preferentemente entre
10 v 110°C.

Como disolventes adecuados en case dado eniran en consideracion todos los disolventes orgdnicos
polares tnertes tales como éteres, amidas, nitrilos, aleoholes, sulfuros. sulfonas, sulfoxidos, cte.

Proferentemente se empleardan acetonitrilo. dimetilsulfoxido, tetrahidrofurano, dimetilformamida, sul-
furo de dimetilo.

Como aceptores de dcido agregados on casn dado entran en consideracion las bases inorganicas u
organicas usnales tales como hidroxidos, carbonatos. Coma ejemplos pueden citarse hidrdxido sédico.
carbonato sodico, carbonato potdsico. piridine.

La reaccidn puede Hevarse a cabo a siesion nosual o a presion mas clevada, preferentemente se tra-
baja a presion normal. La elaboracion =e Heva 2 cabo segin métodos usnales de la guimica orgdnica. La
purificacion de los productos finales obtenidos »e Heva a cabo preferentemente mediante eristalizacion,
purificacion por cromatografia o medianre la denoninada “destilacion inicial” es decir climinacién de los
componentes volatiles en vacio.

En el procedimiento de obtencién (Ga) se hace reaccionar por mol del compuesto de partida de 1a
formnla (Ia) aproximadamente 1 mol de isocianato de la formula (X) a 0 hasta 100°C. preferentemente
a 20 hasta 50°C.

Como diluyentes agregados en caso dade enrran en consideracion todos los disolventes organicos iner-
tes tales coma éteres, amidas, nitrilos. sullonas, suloxidos.

En caso dado pueden agregarse catnlizadores para acelerar la reaccion. Como catalizadores pueden
emplearse muy ventajosariente compuestos orgdziicos del estano tal como por ejemnplo dilaurato de dibu-
tilestano. Se trabaja preferentemnente s vresidn normal.

En el procedimiento de obtencidn (G.2) ge Laee reaccionar por mol del compuesto de partida de 1
formula (Ia) aproximadamente 1 moi ¢ clorire de carbamidilo o bien de cloruro de tioearbamidilo de la
forula (XI) a 0 hasta 150°C, prefercuismoente = 20 hasta 707C.

Como diluyentes agregados en caso dado coi s en consideracidn todos los disolventes orgdnicos po-
tares inertes tales como cteres. amidas, alcoholw, sulfonas. sul-foxidos.

Preferentemente se empleardn divveilswfGodo. tetrahidroturano. dimetilformamida, dimetilsalfuro
de dimetilo.

Si se obtienc en una formia de realizecidn proterente mediante adicion de agentes de desprotonizado
fuertes (tales coino por gjempio hidraro 55000 9 butilato potdsico terciario) la sal de enolato del com-

presto (Ia). podrd desistirse o la adicicn compionecniaria de agentes aceptores de Acido.

Si se cmplean agentes aceptores de Acdo cotrarvdn en consideracion las bases inorgdnicas v orgdnicas
usuales, por cjemplo pueden citarse hiderwilo sodico. carbouato sddico, carbonato potdsico, piridina.

i1n
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La reaccion puede levarse a cabo s oresién normal o a presion mds elevada, preferentemente se trabaja
a presion normal. La elaboracion go Heva s cabe segin métodos usuales,

El procedimiento (H) se caractoriza poroue se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ta) con
hidréxidos metédlicos (XI1) o aminas (XTI

Como diluyentes pueden eniplearse o o procedimionto segin la invencion preferentemente étores tales
como tetrahidrofurano, dioxano, dictiléter o tarabién aleoholes tales como metanol, etanol, isopropanal,
asi comn también agna. El procedimicnto segiin la invencidn (H) se leva a cabo en general a presion
normal. Las temperaturas de la reaceion estan comprendidas en general entre -20°C y 100°C, prefleren-
temente entre 0°C y 50°C.

En Ia realizacién del procedimienre (H) sepin la invencidn se empleardn los productos de partida de la
formula (Ia) o bien (XIT) o (XTII) en general en cantidades aproximadamente equimolares. No obstante
es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor (de hasta 2 moles). En
gencral se procede de tal manern gne la mezgcla de Ja reaceion se concentra mediante eliminacion del
diluyentc.

Ejemplos de obtencién.

Ejemplo [a-1.

OH CH3
\/_ HB
o—A
0 CH3

Se disuclven 11,8 g (0,105 moles) de hutitato potdsico terciario a 40°C en 100 ml de tere.-butanol.

A continuacion se agregan gota a gota o 409C bajo agitacién 26 g de 2.4.6-{trimetilfenilacetato do
ctoxicarbonilmetilo, que estan disieltos en 50 ml de tere~butanol,

Se introducen bajo agitacion en 600 il ae agna helada, se ajusta a pH 2 con dcido clorhidrico 1IN, se
exfrae con acetato de etilo, se lava Jdox veces con agua, se seca sobre sulfato sddico y se concentra por

evaporacion en el evaporador rotativo.

Rendimiento: 6,82 g (30,397 de da tecriz) del compuesto 3-(2,4,6-trimetilfenil)-1-hidroxi- A
dihidrofuranona-2.

Punto de fusién (tras recristalizacion en cloruro de metileno/n-hexano) 154°C.

Ejemplo Ia-2

HBC
HBC OH CHg
N Hg
0 CHgqy
Se disponen 2,16 g (90 munole=) Jde bidvers wodico (al 80% ) en 50 ml de tolueno absoluto. Se (rabaja

bajo atmdsfera de argdn. Se calicire <+ Ly taamperatura de retujo. A continuacion se agregan gota o gota
bajo reflujo 17.5 g {60 mmoles) Jdiaeltos o 70 il de tolneno absoluto, del compmesto de Ja formula
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HAC CONC yHg
3 2 CHq
e

H-C 0-C-CHa™
3

i |

0

CHy CHa

y se calienta durante 3 horas bajo reliujo,

Para a elaboracion la solucidn se cvapora por rotacion, el residuo se recoge en agua v la solucidn se
acidifica. El precipitado formado cn este case se recoge cu cloruro de metileno y se extracn las aguas
madres acnosas varias veces. A continuacidn se seca sobre sulfato sddico v se concentra por evaporacion
en ¢l evaporador rotativo.

Para la purificacion se suspende on caliente en 20 1wl de cloroformo, se agregan bajo reflujo 60wl de
n-hexano lentamente, se deja enfriar lentarmente se separa mediante filtracion por succion y se seea.

Rendimiento 4,66 g (= 32% de Lo teoria) qei eompuesto 3-(2,4,6-trimetiltenil)-4-hidroxi-5,5-dimetil-

At-dihidrofuranona-(2) de punto de fusivon 251°¢

De manera andloga a la de los midétados de obtencidn de los ejemplos la-1 y Ta-2 se sintetizaron los
ejeriplos de obtencidn siguientes:

(Ver Tabla % oo pagina siguiente)

Ui
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D642 *3°d €4n-9 €qo  Euo ) -5¢2ua) - £1-®1
2,102 *3°a H H . 0 H FALD ¢
D91 "3°4 H H Euo 0 H 11-%f
J,012 °3°4d H -HDO=HO-HO=HD- s H or-®1
2,¥92 "3°4d d-9 H o 0 H &-21
J,8912 *3-a H H ag o H g-®I
Dob21 "3°a H H o o €4a Z-e]
D011 *3°a 3 H €unoo 0 Eno g-e]
3,961 "1°4a H 4 Cuo 0 €uo g-®l
D P51 "3°d H H 10 ) Eun p-el
D81 374 H 1fe 12 n €HD g-21
SEOTHIJ Yz x X a ] ou
S93UBISUOD oydwala
Yz 0
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Tabla 8 {(Continuacidn)

(114

U3

874

01

Ejemplo Constantes
2 A B X Y Zn fisicas

l1a-14 —@ H CH;  CHy 6-CHg P.£f. z12-214°C

Ia-15 —D CHg CHy CHgy 6-CHqy P.f. 244-245°C

la-16 CHg H CH;  CHg 6-CHgy p.f. 208-210°C

la-17 CHg H o c1 H 6-C1 P.f

Ta-38 ——4\:}, H o c1 H 6-Cl1 P.£.

Ia-19 CHj CHy c1 H 6-C1 P.f.

1a-20 D CHgy €1 H 6-c1 P.£. 225°C

Ia-21 —@ H c1 c1 H P.f.

- I1a-22 CHy CHy C1 C1 H P.£. 191°C

=~

=
L)

L 0LL 666
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Tabla 8 (Continuacidn)

Ejemplo

O

0%

01

o

Constantes
no A -
B X X Zn _ fisicas
0
1a-23 O CHy c1cl H p.g. 130°C
Ia-24 ~(CHz)g- cl H 6-C1 P.f. >265°C
1a-25 -(CHy) g~ cl c1 H P.f. 230°C
1a-26 ={CHp) g~ F H 6-C1 P.f. 269°C
1a-27 CHy H F B 6-C1 P.f. 201°¢C
Ia-28 —@ H F H 6-Cl P.f. 138°C
Ia-29 CHy CHg F H 6-Cl P.f. 249°C
1a-30 O —D CH3; CHg 6-CHg p.f. 270-275°C
Ia-31 -CHp-CHp- CH;  CHg 6-CHg P.f. 258-260°C
P.f.
1a-32 -(CHz)g-CHg H CH3  CHj 6-CHg <. 98-99°C
1a-33 ~(CHp) g~ CHy  CHg 6-CHg pP.f. 234-238°C

H

&L 0LL 660 C S
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Tabla 8 (Continuacién)

Ejemplo Constantes

ne A B D X Y Zn fisicas

- - - - - - - o
Ia-34 CH, TH (CH5) 5 0 CH3  CHj 6-CHy P.f. 233-235°C

CHy
Ia-35 -(CHy ) g - 0 CHy  CHg 6-CHgy P.f. »250°C
Ia-36 -CH2CHp-CH- (CHz) 5~ 0 CH3  CHy 6-CHy P.f. 210-245°C
1a-37 CoHs CoHg 0 CHy  CHjy 6-CHg P.f. z16-228°C
1a-38 —<<:::> H 0 CHy  CHg 6-CHg Pof. 192-197°C
Ia-39 -CHZ-CHz-?H—(CHZJZ— 0 CHy  CHg 6-CHy P.f. zz22°c
CHg

Ia-40 -{CHz} 7~ 0 CH3  CHj 6-CHg P.f. 246-248°C

Ta-41 —TH-(CHZ)q— 0 CH3  CHjy 6-CHgy P.f. 223-231°C

CHj

30 ¢ SH

3
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Tabla 8 (Continuacidn)
Ejemplo Constantes
n@ A B D X Y y A fisicas
Ia-42 -(CHy) »-CH-(CHp) 5~ o CHy  CHg 6-CHgy P.f. 257-260°C
Ia-43 C,Hg CHy 0 CHy  CHjy 6-CHgy P.f. 175-180°%C
e -t - - 0
Ta-44 L-UyHg H 0 CHy  CHgz 6-CHg p.f, 180-185°C
fa 45 Ut C(CHy)p-CHy-CH-CHp~ O CHy  CHg 6-CHy P.f. 258-259°C
CHy
la-46 -CH=CH, CHy 0 CH;  CHj 6-CHg P.f. 233-235°C
Ia-47 CHj CHy 0 CHy CHj H P.f. 190-194°C
1a-48 —<£::>>—C4H9-t H 0 F H 6-C1 P.f. 197%C
1a-49 CHy CFg a CH3  CHj 6-CHg P.f. 255-257°C
Ia-50 i-C4Hg CHy o CH;  CHg 6-CHy P.f. 208°c
Ia-51 [:::I::: 0 CH;  CHy 6-CHg P.f. 236-237°C

&L 0LL 660 T 53X
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Tabla 8 (Continuacidn)
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Ejemplo Constantes
ngQ A B X Y Zn fisicas
Ia-52 i-CyH, CHy CH3  CHg 6-CHgy P.f. 215-217°C
Ia-53 -C(CH3)»-C{CH5) 5~ CH  CHjy 6-CHgy p.£f. 212-213%C
Ia-54 i-CgHy H CHz  CHj 6-CHg P.f. 190-191°C
Ia-55 -(CHy) g~ C1 cl 6-CFy P.f. 266°C
Ia-56 -(CHy) g F CF 3 6-C1 p.f. 221°C L?
Ia-57 H K o 1 H pP.f. 198°C P
' e
1a-58 | H CHy  CHg 6-CHy P.f. 118-127°C ~
<
e,
Ia-59 QCHZ-CHZ CHg CHy  CHg 6-CHgy P.£. 170°C «
la-60 Q—CHZ Q—CHZ CH3 CHjy 6-CHg P.f. 204-206°C
Ia-61 -{CH3)g- CH3  CHg 3F,6CHy P.f. 251-253°C
Ia-62 © CHy  CHg 6-CHg P.f. 217 (descom

posicion)
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Ejemplo Ib-1

c o]
5 Ha
I
A\ N H
L 3
10
Q CH3
15 Se disponen 1,23 g (5 mmoles) de 3-(2,4,6-trimetilfonil )-4-hidroxi-5,5-dimetil- A*-dihidrofuranona-(2)
Y en 20 ml de cloruro de metileno absoluto. A lo anterior se agregan 0,61 g (6 mmoles) de trietilaminag, se
aflade gota a gota a 0-10°C una solucidn de 0.72 g (6 mmoles) de cloruro de pivaloilo en 5 ml de cloruro
de metileno absoluto y se agita adicionaimente durante 1 hora a temperatura ambiente.
20 Para la elaboracion se lava la solucion con dcido coftrico acuoso v solucidn acuosa de bicarbonato
© sodico, se seca sobre sulfato sodico ¥ o concentra por rotacion.
~Rendimiento: 1,43 g (87% de la teorfa) del compuesto 3-(2,4,6-trimetilfenil)-4-pivaloilo-5.5-climet il-
A-dihidrofuranona-(2) de punto de fusion 820,
25 . .
Fjemplo Ih-2
HzC O
30 ”
N N H
35
0 CHg

Se disponen 2,46 g (10 mmoles) de 3-/2 4.6-tvimetilfenil)-L-hidroxi-5, 5-dimetil- A*-dihidrofuranona-(2)

40 on 40 mi de cloruro de metileno absoluto. Se agregan 1,11 g (11 mmoles) de trictilamina, se agrega pota

a gota a 0-10°C una solucion de 0,86 o (11 nunales) de cloruro de acetilo en 10 ml de clorire de metileno
absohito y se deja agitar adiclonalmente durante 1 hora a temperatura ambiente,

La elaboracion se lleva a cabo de mancra andloga o 1a del ejerplo 3.

Rendimiento: 2,55 ¢ (88% de la teoria) del compuesto 3-(2.4,6-trimetilfenil)-4-acetiloxi-b H-dimetil-
Ar-dihidrofuranona-(2) de punto de fusidn 16600,

FEn analogfa con los métodos de obtencidn de los ejeniplos 1b-1 hasta Ib-2 se sintetizaron los ejemplos
50 e obtencidn siguientes:

60
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Tabla 9:
o=c-R!
A
0 X
® A
(Ib)
0
Ejemplo Constantes
ngQ A D X Y % r! fisicas
A=
U S B P 0 YiH -, “H- &-UHA  CHy PO 1318-.207¢
4 : < : 2 3
Ir-g Uhg Criey o THy Hy & Glig Cillig s tigtle PP D 5ATC
Ib-5  CHg CHy 0 CHy CHy 6-CHy ~C(CHg)p-CH{CHz)P.f. i 67°C
Ib-6  CHqg CHy 0 CHy CHy 6-CHy  ~CHp-CI(CHgly p.£.: 73%°¢C
Ib-7 ~(CHp}5~ 0 CHy CHy 6-CHy  CHjy P.f.: 200°C
Ib-8 -{CHz) g~ 0 CHy CHy 6-CHy  -C(CHz)j P.£.: 117-119°C
Ib-9 —<<::;> CH3 0 CHy CHy 6-CH;  -C(CHg)g P.f.: 123-125°C
Ib-10 CHj H 0 CHy CHy 6-CH;  CHj P.f.: 110-112°C

AU
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Tabla 8 (Continuacidn)

Ejemplo Constantes
ng A B X Y B Rt fisicas
Ib-11 CHg H o CHy CHy 6-CHz  -C(CH3)3 aceite
Ib-12 CHg CHqg 0 CHg CHg 6-CHgy —D p.f. 150-152°C
I1b-13 CHg CHy o) CHq CHy 6-CH3 CHg P.f. 109-111°C
Ib-14 —{ —/> H ) CHgy CH4 6-CHy  t-C4Hg aceite
Ib-15 CHy CHj o CHy CHy 6-CHz  -CH=C(CHg), pP.f£.: 88°C
Ib-16 CHjy CHa o CHy CHy 6-CHg ~CH2—® aceite
Ib-17 —D —@ o CHa CHa 6-CHy  CHy P.f.i 170-172°C
Ib-18 —O —D 0 CHj CHy 6-CHy  t-Cg4Hq P.f.i 128-130°C
Ib-19 -(CHy)g" 0 CHy CHo 6-CH3  C,Hg Pefe 115-116

€L 0LL 660 ¢ SH
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Tabla 9 {(Continuacién)
Ejemplo Constantes
nQ A B D X Y Z. Rl fisicas
Ib-20 -(CHy) g~ o CHg CHg 6-CHy  Cgy-H, P.f.: 87-88°C
1b-21 -{CHy)5- 0 CHy CHg 6-CHz  -C(CHz),-CH,C1 P.f.: 138°C
Ib-22 ~(CHp) g~ 0 CHy CHy 6-CHy  -(CHz)},-CH,-OCH3P.f.: 114-115°C
Ib-23 -{CH,) g~ 0 CHgy CHg 6-CH;  -C P.f.: 92-98°C
| CH,-0CH,
CHg
I1b-24 ={CHy) g~ 0] CH5 CHg 6-CHgy -Ca P.f.: 1406-142°C
| CH,-0OCH,
CH,~0CHg
Ib-25 -(CHz)g- 0 CHg CHg 6-CHy  -CQ P.f.; 121-122°C
| CH,-OCH4
C2Hs
- - - - - . - 0
1b-26 (CHy) 5 0 CHg CHy 6-CH, o P.fv: 110-112%C
| cH,-ocH,

€1 0.2 660 ¢ SH
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Tabla 9 {Continuacién)

(914
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Ejemplo Constantes
ne A B D X Y 2. rl fisicas
Ib-27 -(CHp) 5~ CHs CHg 6-CHq  -CH,-C(CHg)g3 P.f.: 148-151°C
- - - - - = - 4
Ib-28 (CHy )5 CHg CHy 6-CHy CH=C(CHgz}, P.E. : 105-106°C
- - - ]
Ib-29 -(CHy) g CHg CHg 6-CHq p.f. : 102-103°C
1b-30 ~(CH3) g5~ CHy CHj 6-CHg —@ P.f. : 147-148°C
B Ib-31 -(CHy) g~ CHy CHg 6-CHg —@ P.f. : 146°C
S
Ib-32 CHg H C1 H 6-C1 t -C4Hg P.f. ; 60°C
Ib-33 CHgy CHo C1 H 6-C1 t-C4Hg P.f. : 121°C
Ib-34 H -@ C1 c1 H t -C4Hg P.f. : 104°C
Ib-35 CHjy CHg Cl Cl H -CHq P.f..: 96°C
Ib-36 CHg H C1 C1 H t-CyHg acelite

€L 0L 660 ¢ SH
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Tabla 9 {Continuacidn)

(8172

O
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Ejemplo Constantes
ne A B D X Y Z, Rl fisicas
1b-37 CHy D o C1 H 6-C1 t-CyHg P.f. : 141°C
Ib-38 —(D H c Ci H 6-C1 t-C4Hg P.f. : 91°C

=0,
Ib-39 CHg -y © c1 c1 H t-C4Hog P.f. : 197°C
1b-40 - (CHy) g~ o ct Cl H t-CqHg P.£.-:101-108°C
Ib-41 ~(CHy} g~ o C1 H 6-Cl t-CqHg p.f, ¢ 19%°C
Ib-42 -(CHp) g~ o Cl H 6-F L-C4Hg P.f.: 117°C
Ih-43 CHg H 0 cl H 6-F t-C4Hg P.f.: 91°C
Ib-44 @ H o €1 H 6-F L-C4Ho P.f.: 97°¢C
Ib-45 CHy H o 1 H 6-Cl -CHjy P.f.: 100°C
Ik-46 CHg H 0 C1 H 6-Cl C,Hg P.f.: 77°C
Ib-47 CHj CHg 0 Cc1 H 6-F t-CyqHg P.f.: 87°¢C

¢l 0LL 660 ¢ SH
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Tabla 9 (Continuaciodn)

rt

b=

01

Constantes
fisicas

Ejemplo
ng A B D X f Zn
ib-418 -(CHZ)5~ G CH CHS 6—CH3
Ib-49 CH3 CF3 0 CH3 CH3 6-Cllq
Ib-51 (H!3 i-C4H9 Q Cﬂj CH3 6—CH3
H4C Ctlq
~52 H-C H H 0 CH CH~ &-CHa~
= b 3 3 3 3
QE -
H4C
HCN o~ CHy
Ib-53  H4C H H 0 CHy CHy 6-CHq
-
ch

===
~CH2—«g )

CHy

L'Cqu

Fp: 102-104°¢C
aceite

Fpi59-60°C

aceite

Fp: 132-133°C

Fp: 155-157°¢C

€1 0LL 660 ¢ SH
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Tabla 9 (Continuacién)

Qv
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01
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Ejemplo
. - 1 Constantes

no A B D X t ~n R fisicas
Ib~54 CHy i-CqHy 0 CHy CH4 6-CHy  CHj Fpi: 168°C
Ib-55 Ciiy i-CqHy 0 CHq CH 6-CHy  t-CqHg aceite

N
1b-56 p 0 CHy CH4 6-CHy  Clg Fpi154-156°C

\/

N

1L-57 ! 0 CHj CHg 6-CHy  L-CyHg Fp:134-132°C
NN X

ib-58 -{ClzY 5 0 CHy CHy 6-CHy  CHjy Foilla-i17°¢C
ib-60 H —(CH2)9-CH3 O CHyq Cli 6-CHq CHn aceite
Ib-61 M -~ {CHy) g~Cliq 0 CH5 CHy 6-CHy  L-Cyllg aceite
Ib-62 H H 0 CH5 CHy 6-CHy  t-C4Hg Fo: 112°C

€L 0L 660 ¢ SH
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Tabla 9 (Continuacidn)
Ejigplo ) . ) Constantes
P B D X 7 Zn R fisicas
I1b-64 -CHZ—?H-(CHzla- a CH3 CH3 6-CH3 CH3 acelte
CH4
CHy
Th-€6 ~{CH, ) 4= 0 CHy Cliq 6-Cliz  CHg Fpil69-172"¢ w
b
Ib-67 -{CHzl g~ 0 CHq CHy 6-CHy  tL-CyHg Fp:48-65°C S
- CCH o~ 1= - - acel o
ib-~68  -Cil ?H (CHp I 4 0 CHg CHq 6-CHy  CHjy eite g
L._C.:QHL) 3
—
R _ - - - - _ . _ b} B
ib-69  -CHg <’:H {CHZ )4 0 ClHiq CHs 6-CHy  L-CqHg Fpi189-191°C wd
IL-70 -(CHz) g - 0 CHy CHq 6-CHqy CHy Fp:160-162°C
T1ly- ~ - - - Tyt - i
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Tabla 9 {(Continuvacidn)
Ejemplo Constantes
ne A B 0 X i Z, Rt fisicas
ib-72 C.Hg CoHg 0 CHg CHy 6-Clig CHy Fp:125°C
. - Q0
FTTTTN,
1b-74 —{\_}f_) H 0 cilg CH4 6-CHy  CHg aceite
TN
ib-75 —~ U ) H Q0 CH5 CHy 6-CHy L-CyHg Fo:lU0-102°C t
8
!\\.\.
=
oH ©
’ 3
1b-77 —{C}IZ.)Z—E‘IH-(CHZ)Z— 0 CH5 Cig 6-CHy  L-C4Hgq Fpi137-139°C Ci
: —
CHs oo
zr:::
ib-79 ~{ClH )5~ 0 CHjy CHy 6-CHg CHq Fp:107-108"¢C
ib-80 ~(CHZ) o~ 4l CHy CHqy 6-CHy  t-CgHg Fop:i127-128°C

)’
bﬂ")&
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Tabla 9 (Continuacidn)
Ejemplo 1 Constantes
ne A B 0 X Y Zn R fisicas
Ib-81 —{CH2)2~?Hv(CH232~ 0 CHy Clig 6-CHy  CHy Fp: 52°C
R
P
ib-82 —(CHEJZ—?H-(CH2}2~ 0 Clig CHo 6-CHy  L-CuHg Fp:l125-130°C
N
o
N
Ib-83 —(CHZ)d—?H- o CH4 CHy 6-CHy  CHy Fpi139-142°C
CHy
ib-84 ~(CH2)4~?H— 0 CHq CHg 6-Cliy  L-Cylig aceite
CHy
Ib-85 CgHg CH4 0 CHy CHn 6-CHz  CHy Fp:140-144”C
ib-86 C;Hg CHy 0 CHqy CHy 6-CHy  L-Cylg aceite

€L 0LL 660 C 54
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Tabla 9 {(Continuacién)

O

Ejemplo
no A B o X

Ib-87 t-C4Hg H 0 CHo

ib-88 t-C, Hg H o CHq

IL-89 ~CH2-C(CH3)2—CH2-?H— 0 CHaq
Clig

Ib-90 -CHZ-C(CH3]2-CH2—?H" 0 CHg
CHs

1b-91 (Clig)g - G C1

Ih-92 -(CH3lg- 0 Cl

15-93 -{CH g~ 0 o

1b-94 H i-CoHy 0 CH4

1b-95 H i-CsHz a CH

Ib-96 Ciig CH Cli;  ChHjy

0%

Cliy

hdl = < = bh
7 R1 Constantes
n . fisicas
6-CHg  CHay Fp: 8i-82°C
6-CHy  L-Cy4lg Fp: 78-79°C
6-CHy  CHj aceite
6-CHy L-CyqHg aceite
£-C1 CHy Froil6b-168"C
6-Cl t-C4Hg Fpo:i8s’C
PR
6-C1 —~ Fp:144-116°C
NN
6-CHg  CHj Fo:99-100°C
6"CH3 L‘Cqu aceite
6-Cily  L-C4Hg Foiilz2-113’C

&L 0LL 660 7 SH
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Tabla 9 (Continuacidn)

414

na}

Ejemplo
ne A

Ib-97 -(CH g™
is-98 -(CHyY g
iuL-100 «fCH215~
15-101 -{Cliz Vg~
Ib-103 -(CHZIS-
Ih»4104 'fCH2J5—

[]

cl

C1

Ccl1

cl

Cl1

Cl

Cl1

CH-~

o6

C1

Cl

Ci

C1

Ci

€1

CH4

at
g

Constantes
fisicas

Fp: 89°C

rFp: 162°C

-CsHy 4~CH=CH-Cgll,, aceite

Adamantvl

H4C

7
— Dciiy

CHy

Catlagec
-CHZ—?H~C4H9H
CoHg

“

-?H-cqugn
C,Hg

Fp: 182°C

Fp: 107-110°C

Fo: 105-106%C

aceite

L_‘A{

L

b
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Tabla 10
L=C-M-R%
A
X
B
Y (Ic)
Ejemplo Constantes
ne A B X Y Zn R? fisicas
Tc-1 CHq CHy CHj CH  &-CHy 0 0 Cyig aceite
Ic-3 CH3 CH3 CH3 CH3 6"CH3 O 0 S‘Cqu aceite
Ic-5S CHj H CH4 CH4 6-CHx 0 0 i-CqH, aceite
Ic-6 CHy CHy CHg CHz  6-CHg o ©

'CHz‘T"Czﬂs aceite

n‘C4H9

1

,.
i,

¢1 0LL 660 C 5
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Tabla 10 (Continuaciodn)

08

01

Ejemplo Constantes
ne A B D X Y Zn L M R? fisicas

Ic-7 CH5 CH4 o CHy CHy  6-CHg 0 § -CH,C{CH3)4 P.f:92-94°C

_' . aceite
1c-s —{ H 0 CH; CHy 6-CH3 0 0 i-CgH, aceite
Tc-10  CHy CHgy O CHn CHy  6-CHq 0 0 CH, p.f 1123-124°C
l1c-11  CHq CHy 0 CHg CHy  6-CHq 0 0 t-C4Hg P.f:108°C
ic-12 -{CH,)g- 0 CHy CHy  6-CHgj o 0 CHg P.f 1146-147°C
Ic-13 ~{CHy) g~ 0 CHy CH;  6-CHj 0 0 CHZ—?H~C4H9aceite

CoHs
Ic-14 -(CHp) g~ 0 CHgy CHy  6-CHg a 0 i-CgHy P.f 1142-143°C
=

Ic-15 -(CHp) g~ 0 CHg CHy  6-CHj 0 e P.f:112-114°C

el 0LL 660 7 SH



09

Rl

[
p

0
0%
g
01
g

P

p=

ot

4+
on

04
0v

Tabla 10 (Continuacidn}

Ejemplo Constantes

ne A B D X Y % L M _R? fisicas
Ic-16 -(CHz)g- 0 CHy CH;  6-CHgy 0 O t-CyHg p.f. i128-132°C
Ic-17 -(CHy) 5~ o CHy CHy  6-CHj 0 S -CH,C(CH3)5 P.f 1129-131°C
Ic-18 - (CHp) g~ 0 CHo CHy  6-CHg o S i-CgH; P.f :126-127°C
Ic-19 -{CHs) 5~ 0 CHg CHy  6-CHjy 0 O CHj P.f:121-122°C
ic20 “{CHa ) - 3 CHq CHy  6-CHg 0 0 i-CgHy aceite
Ic-21  CHj CHq 0 CHo CH;  6-CHg S S CHg P.f: 91°C
Ic-22 -{CHy) 5~ 0 CHy CHy  6-CHg 0 0 i-C4Hg P.f :96-97°C
Ic-23 -(CH,) 5~ 0 CHy CHy  6-CHg 0 0 s-C4Hg P.f ;102-104°C
Ic-24 -CH,-CH-(CHy)3- O CHj CHy  6-CHj 0 O CHg aceite

on

Ic-25 -CHZ-?H-(CHZ}B- 0 CHy  CHy 6-CHg O 0 i-CgHy aceite

CHy

e

'

¢L 0LL 660 C &
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Tabla 10 (Continuacidn)
Ejemplo Constantes
ne A B X Y R2 fisicas
Ic-26 -(CHp) g~ CHg CHj CHg p.f, 1117-119°C
Ic-27 ~{CHz) 4" CHq CHy i-CgHy P.f, :1120-122°C
Ic-28 ‘(Cszz"f‘(Cszz‘ CHB CH3 CH3 acelite
L-C4Hg
VIC“29 "{Cﬁz)z'?°(CH232' CH3 CHS i-C3H7 aceite
t-C4Hg
Ic-30 -(CHp) g~ CHy CHy 0 CHjy P.f. 199-104°C
Ic-31 ~(CHZ)¢- CHy CHy 0 i-CgHy P.f. :43-47°C
Ic-32  C_Hj CoHg O CHy CH5 0 CHjy P.f. :1101-102°C
Ic-33 CzHg CoHg o CHjy CHq i-CqHy aceite
Ic-34 —[:} H CHy CHqy CHq aceite

eI, 0LL 660 @S¢
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Tabla 10 (Continuaciodn)

oV

0g

b3
=
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Ejemplo Constantes
ne a B D X Y % L M R? fisicas

Ic-41 ’(CH2}2“C'(CH2)2‘ a CH3 CHS 6-CH~ C s i’CaH? aceite

Ic-42 CyHg CHq 0 CHy CHy  6-CHj 0 0 CHy p.f:110-120°C

ic-43 CZHS CH3 G CH3 CHS 6‘CH3 0 G i‘CSH? qeaite

Ic-44 —CH2~?—CH2-?H*CH2— 0 CHy CHy  6-CHgy 0 O CHjy aceite
CHy  CHj
1o

Ic-45 —CHz-?-CHz-TH-Cﬂz— o CHy  CHy  6-CHj O 0 i-CgHy P.f 1141-145°C
CHy CHg

Ic-46  L-C4Hq H 0 CHj CHy  6-CHj 0 0 CHg P.f. 194-95°C

ST

eL 0LL 660 & =

)

0 91V,



vl

09
g
)

Tabla 10 (Continuacién)

ey

ov

Ejemplo
ne A B X
ic-47  t-C Hy H Clig
== e
1c-48 \__j> CHy
1c-49 Ciy Clig CHy
1c-50 i-C Hg Cil, CH4
ic-51 L C gty CHy CH 5
H4C CHy
7
H-;C CHg
1c-53 Hs5C H CH,
H5C

{ Zq L
CHy  6-CHj 0
CHy  6-Clig 0
CHS 6-CHn 9

2 Constantes
H R _ fisicas
0 i-CgH, ‘Fp:88-89°C
~ b
0 CgHg Fp:136°C
SN
o] ~<\ Y aceite
0 CHg aceite
0 i-Cghy armsite
O CHj Fp:125-126°C
0 i-CgH, Fp:105-107°C

&L 042 660 € &4
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Tabla 10 {Continuacién)

Ov
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Ejemplo Constantes
nQ A B D X Y % L R2 fisicas
Ic-54  i-CgH, CHa o CHgy CHy  6-CHg 0 CHjy P.f. :118°C
Ic-55  i-CqHy CHy 0 CHy CHy  6-CHjy 0 i-CaH, P.f. :130°C
= 9
Ic-56 | o CHj CH;  6-CHg o CHy P.f. :130-131°C
Ar\
ic-57 1 o CHy CH;  6-CH o i-CgH,  P.f. 1135-136°C
AN > ‘
1c-58 ~{CHy) g~ Y C1 CFy  6-Cl 0 CHy P.£f. :151°C
Ic-59 -(CHy) g~ 0 C1 CF;  6-Cl ) i-CqHy P.f£. :1162-163°C
Ic-60  i-CgH, H 0 CHq CHy  6-CHjg o CHy P.f. .:1103-104°C
Ie-61  i-CgH, H o] CHy CH;  6-CHgy Q i-CgHsy P.f. 165-67°C
N aceite
Ic-62 (CHZ)Z' CH3 0 CH3 CH3 6'CH3 0 CH3
Ic-63 <i::>>“CH2’2‘ CH, O CHq CHy  6-CHg 0 i-CgHy aceite

€3/
o

p

o
L

el 0LL 660 7
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g & g & 3 % 8 & v = = .
Tabla 11
$0,-R3
2
&
0 X
B
3
Y (Id)
0 Z,
Ejemplo Constantes
ne A B X Y % R3 fisicas
Id-1 CHg  CHy CHy CHo 6-CHs CHq P.f.:158-160°C
J‘{ == -
Id-2 CHy  CHg CHy  CHg 6-CHy  — }%—CHa P.f£.:130-133°C
1d-3 CHy  CHg CHq CHg 6~CHy -N{CH3) 5 aceite
id-4 -(CHy)g~ CHjy CHy 6-CHg CHg P.f.:133-134°C
)I;:_ f 0
1d-5 ~(CHy) g~ CHq CHg 6-CHg —, / CHj P.f.:152°C
1d-6 -(CHp)g~ CH3 CHg 6-CHy -N(CHz )5 P.£.:100-104°C

e

o

b

€L 0.2 660 T

™,



uE

09

e g - 3 ) S & S & S 2
Tabla 12
i&°
P
A | Ri
0 X
T —QY (le)
C Z,
Ejemplo Constantes
ne A B X Y %, L R4 R fisicas -
78
Te- 1 CHy  CHg CHa CHy  6-UHg 8 -0CH -SCoHg b f.:60°C F
le-2 CHy  CHg CHy CH3  6-CHg 5  -CHg -0C4Hg-n P.£.:64°C %
Ie-3 CHy  CH, CHy  CHy  6-CHg S  -CyHg -SC4Hg~n  nf® 11,5425 N
le-4 CHy  CHg CHy CHy  6-CHg S -CHg -SC4qHg-i P.f.:63%°C ;
Ie-5 CH;  CHg CH CHy  6-CHg S  -~CzHg -0CyHg  P.f.:104°C .
Ie-6 CH3  CHj CHy CH3  6-CHg S  -OCHg -0C,Hg  P.f.:60°C
Ie-7 CHy;  CHg CHg CHy  6-CHj S  -0C,Hg -NHC Hg-sP.£.:108°C
/———\
Ie-8 CHy  CHj CHg CHy  6-CHjg S  -CyHg —0—\__) P.f.:150%¢C
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Tabla 12 (Continuacidn)

Ejemplo Constantes
no A B D X Y Zn L RY RS fisicas
le-9 -(CHy) 5" 0 CHy CHy  6-CHj S  -CpHg -5C4Hg-n  nf®:1.5550
Ie-10 -(CHy ) g- 0 CHgy CH5  6-CHj S  -CHy -0C4Hg-s  n§® 11.5367
Ie-11 ~-(CHy) g~ 0 CHjy CHz  6-CHj § -CgHg -oCcyHg  P.f.: 126°C
le-12 -{CHz) g~ 0 CHj CHg  6-CHj S -DCyHs  -NHCgHg-sP.f.: 114°C
le-13 -(CHgz)g™ G CHq CHy  6-CHy s  -0C,Hg -MH-CHy P.f.: 126°C
le-14 - {CHzlg~ a CHg CHy  &-CHj S -0CyHg  -0CgHg  P-f.c oo’
Ie-15 -{CH3) g~ o CHq CHy  6-CHg S  -0CyHg  -NH-CzHp-i
le-16 -(CHz) g~ 0 CHgy CHy  6-CHg $  -CoHjg -NHC4Hg-s p, gi 122°C
le-17 CHy CHy @ CHq CHy;  6-CHjy s  -CzHg -5C4H9  p.f.: 68°C
le-18 -(CHp ) g~ 0 CHy CHy  6-CHy § -CHjy -SC4Hg-t p_f£.t 46°C
Ie-19 -{CHy)g5" 0 CHjy CHy  6-CHj § -OCyHs -SCgHy-n  nf®:1.5445

=N

le-20  -{CHy)g- 0 CHy CHy 6-CHy S -ﬂ\-_j> -5C4Hg-s

!

~r

L 0LL 660 € ¢
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Tabla 12 (Continuacidn)
Ejemplo Constantes
na A B X Y Z, L rA R3 fisicas
le-21 -(CHy) g~ 0 CHg CHy  6-CHjy S  -C,Hg ~-SCqH,-1i  ng%:1.5510
fe-22 -(CHp)g- 0 CHy CHy  6-CHj S§  -CHj -SCoHg  P.f.; 90°C
le-23 -{CHy)g~ 0 CHgy CHy  6-CHj S  -CHjy -SC4Hg-s  nf% 11,5175
le-24 -(CHy) 5" o CHy CH;  6-CHg S  -CoHg -SCyHg-t P.f.: 151°C
e 28 -€CHy )¢ - 0o CH CHy  6-CHy S CoHs -C4Hgs ng® 11.5610
Te-26 (Cligig o CHy CHy  6-CHy §  -CHjy “CC4He 1 uh® 11,4965
le-27 -(CHyz)g- 0 CHy CHy  6-CHy § -CHy -D0CH,C(CHz)z n$®:1.5300
le-28 ~{CHz g~ 0 CHg CHy  6-CHy §  -CHg -0C4Hg-nP.£4: 103°C
CHg
Ie-29 -(CHz)g- 0 CHj CHy  6-CHy S  -CHj -S(CHZ)Z-TH P.f: g2°C
CHy
Ie-30 -(CHy) g~ o CHg CHy  6-CHg S  -0CgHg -0C4H,-i

e

h

o
(¥

el 044 660

bl
I Y

=y



wi T

[r=y

5] =
= = 1

o1

09

(414
s
04
g
0F
L}
ar
o

Tabla 12 (Continuacién)

Ejemplo Constantes
ne a B D X Y % L gri R> fisicas
Ie-31 - (CHy)g- 0 CHy CHy  6-CHg S  -O0CLHs -0C4Hg-s nf®:1.5357
le-32 ~(CHy) g~ o CHy CHy  6-CHg S  -CHg -5C4Hg~s P.f: 98°C
i

le-33 - (CHZ)g- 0 CHy CHy  6-CHj S  -C,Hg -S(CHZ)Z—?H p.f: 87°C
Clig

Ie-34 -{CHy)g~ o CHy CHy  6-CHj §  -CHj -5CgH;q- 0

Ie-35 - (CHy) g~ o CH, CH3  6-CHs S -CHg -5C4H,

le-36 - (CHy) g- 0 CH, CHy  6-CHj $  -CHg -0C,Hg

le-37 ~(CHy) g~ 0 CHy CHy  6-CHj S  -CHg -0C4H,- 1

ie-38 -(CH,) g~ 0 CHq CH3  6-CHg S  -0C,Hs -0C 4Hg

le-39 - (CHy) 4- 0 CH, CHy  6-CHj 0  -C,Hg -0C,Hs

i1
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Tabla 13
E® A
0® x
B { =
Y {1g)
o Zn
Ejemplo Constantes
nQ A B D X Y Zn iy fisicas
: P v £ 50
Ig—l ”‘(CHz,S” 0 o 3 Cha 5‘Ch3 Ha . JoodT U
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Obtencion de los compuestos de partid-

Fjemplo 1A,

[
'J&)

\‘

/;M\“o c CHZ\I:::I\C

2099 770 T3

COOC yHs
Hj

AP

Se disponen 13,2 g (0,1 moles) de 2-hidroxiisobuiirato de etilo en 200 ml de cloruro de metileno ab-
soluto, se agregan 12,14 g (0,12 moles) e trielilamina y sc agrega gota a gota a 0-10°C wna solucion de
19.7 ¢ (() 1 moles) de cloruro de 2.4.6-1-Imeiilfenilacetilo em 50 ml de eloruro de metileno ahsoluto.

Al cabo de 16 horas de agitacion a comperatura ambiente se lava la solucidn con dcido eftrico acvoso
v la solucion acuosa de bicarbonato sédica, 1a fase orgdnica se seca sobre sulfato sédico v se concentra

por rotacién.

Rendimiento: 26,62 g (91% de la 1eorfa) del compuesto de la férmula anteriormente indicada. El
compuesto se obtiene en forma de aceite.

Ejemplo 2A.

c

Hs

0
< I
_*{__. CHy- c 0-CH,-C-0C,Hg

cna

Se disuelven 35,6 g (0,2 moles) del

anterior se agregan 24,6 g (0.22 moles.
continuacion se agregan gota a gota 3.

Tras concentracion por rotacion se

fato sddico v se concentra por rotacidn..

acido 2,4,6-trimotifenilacético en 200 m! de terc.-butanol. A lo

o

?

wenge

T v—})ut»]r_nt() potdsicn. Se deja agitar durante 15 minutos. A

g (0.2 moles) de bromoacetato de etilo.

con agua/cloruro de metileno, se extrae. se seea sobre sul-

Rendimiento: 38.8 g (747 de la teovia) del compuesto O-(2,4.6-trimetilfenilacetil)-hidroxiacerato de
metilo de punto de fusion 154°C (recriciatizado en una mezcla de cloruro de metileno/n-hexano).
I \

De forma andloga sc obtienen:

150
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A 0,R8
X
B (11)
I3u X
0 Z,
Ejemplo
no A B X Y g RS P.£.9C
3A CHqy H CHy CHg 6-CHn C,Hs
1A CHo H CHy  CHjy 6-CHg C_Hg
6A ~(CHy)g- CHy  CHg 6-CHn C,Hsg
7A —<f N o w CHy  CHg 6-CHg C,Hg
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Los compuestos activos son adecuado- con nna ntena compatibilidad para las plantas y una toxicidad
favorable para los mamiferos, para la booha contra las pestes amimales, preferentemente contra los insectos
v ardcnidos, que se presenfan en agrontnra, en selvienltura, para la proteceidn de productos almace-
nados y de materiales y en el campo de {a higiene. Son activos frente a especies normalmente sensibles
v resistentes asi como contra todos o xionnos de lox estadios de desarrollo. A las pestes anteriormente
citadas pertenceen;

De Ja clase de los isopodos por ejerinio. Oniscus asellus, Armadillidum vulgare v Porcellio scaber.

De la clase de los dipldpodos, por cyeraplo. Blaniulus guttulatus.

De la clase de los quildpodos, por cjomplo, Geophilus carpophagus v Scutigers spec.

De 1a clase de los simfilos, por ¢jeruso, Scatiperella immacnlata.

De la clase de los tisdnuros, por ejeiplo, Lepisma saccharina,

De la clase de log colémbolos, por cieimpic Onyehiurus annatus.

De Ja clase de los ortdpteros, po- cjeaplo, Blatta orientalis, Periplaneta americana, Leucophaca
maderae, Blatella germanica: Acheta <icmesticus, Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides,
Ml duop]us differentialis y Schistocerca aregaria.

De la clase de los dermédpteros. por ¢ enpln, Forficula auricularia.

De la clase de los isdpteros, por cjomplo. Reticulitermes spp..

De la clase de los andpluros, por ¢jemnpio, Phylloxera vastatrix. Pemphigus spp., Pediculus humanus
corporis, Hacmatopinus spp. v Linograthns spp.:

De la clase de los maldfagos, por eiciigto. Trichodectes spp. v Damalinea spp.
De la clase de los tisandpteros, por cponplo, Tercinothirips fermoralis y Thrips tabact.

De la clase de los heterdpteros, por
drata, Cimex Lectularius, Rhodnius prol

cicmplo, Eurygaster spp.. Dysdercus intermedius, Piesma qua-
ixus v Triatoma spp..

De Ja clase de log homdpteros, por cicmnplo. Aleurodes hrassicae, Bemisia tabaci, Trialeurodes vapora-
riorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis. Apbis fabac, Doralis pomi, Eriosoma
lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosipham avenae, Myzus spp., Phorodon humuli. Rhopalosiphum
padi, Empoasca spp., Euscelis hilobatns. Nephotebtix cineticeps, Lecanium corni. Saissetia oleac. Laodel-
phax striatellns, Nilaparvata lugens. Acuidiclla anrantii, Aspidiotus hederae, Pseudococens spp. v Psvlla
spp-..

De la clase de los lepidopteros, por cjeiplo, Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius. Cheima-
tobia brumata, Lithocolletis blancarnisiiz, Hypomomeuta padella, Plutella maculipennis, Malacosoma
neustria, Buproctis chrysorrhoea, Lymentriz <pp., Bucewlatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis
spp., BEuxoa spp., Feltia spp., BEarias ivsalene, Heliothis spp., Spodoptera exigna. Mamestra brassicac,
Panolis lammea, Prodenia litura, Spodaptora spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomonella Picris spp..
Chilo spp.. Pyransta nubilalis. Ephest’: kuchniella, Galleria mellonella, Cacoccia podana. Capua reticu-
lana, Choristoneura fumiferana, Clysi crmbiguclla, Homona magnanima v Tortrix viridana.

De la clase de los coledpteros, por cjoriplo, Auobium punctatum, Rhizopertha dominica, Acant-
hoscelides obtectus, Hylotrupe bajulis. Seclistica alui. Leptinotarse decemlineata, Phaedon cochleariac,
Diabrotica spp., Psylliodes Chrysocephb.on Tpilm;hna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamen-
sig, Anthomomus spp., Sitphilus spp.. Cooorhiynchus suleatus. Cosmopolites sordidus. Centhorrhvnehns
dsmmlhq Hypera postica, Dermestes sp:0 . Voagoderma spp., Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyvetus spp..
Meligethes aencus, Ptinus spp., N]ptn*- Lodcieneus. Gib bmm psvlloides, Tribolium spp.. Tenebrio molitor
Agriotes spp., Conoderus spp., Melolontia melolontha, Amphimallon solstitialis v Costelytra zealandica,

De la clase de los himendpteros, poe cleinplo, Diprion spp. Hoplocampa spp.. Lasius spp.. Monomo-
riurm pharaonis v Vespa spp..
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De la clase de los dipteros, por ejernplo. Aedes spp., Anopleles spp., Culex spp., Drosophila moela-
nogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora oryvthrocephals, Lucilia spp., Chrysomya spp., Cuterabra
spp., Gastrophilus spp., Hyppohosca spp.. Stonoxys spp., Qestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp.,
Tannia spp., Bibio hortulanus, Oscinelia frit. Phorbia spp., Pegomyia hyoscyamis, Ceratitis capitata,
Dacus oleae v Tipula paludosa.

De la clase de los sifondpteros, por cjewpls, Xenopsylia cheopis, Ceratophylius spp..
s | JEUi] psy E )
De la clase de los ardcnidos, por cjanplo. Scorpio maurus, Latrodectus mactans.

De la clase de los dcaros, por cjemplo. Acarus siro, Argas spp., Ornithodoros spp.. Dermanyssis
gallinac, Eriophyces ribis, Phyllocoptruta oinivera, Boophilus spp., Rhipicephalus spp.. Amblyomme spp..

Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spy:.. Choprioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia
yalo PP-, PP-; 1 Pi ! : PI Pp., Dry
praetiosa, Panonychus spp., Tetranvchus spp..

Los productos activos segiin la invencidin no solamente son activos contra pestes de las plantas, de la
higienc y de los productos almacenados. s 10 e también lo son en cl sector de la medicina veterinaria
contra parasitos animales (ectopardsitos v endopardsitos tal como garrapatas del cuero, acaros de 1a sarna,
dcaros migratorios, moscas (picadoras v chupadoras), larvas de moscas parasitantes, piojos, lendres del
cabello, liendres de las plumas, pulgas 3 g sanos de vida endopardsita.

Las substancias activas segin la invencion se pueden emplear como defoliantes, desecantes, agentes
herbicidas y especialmente como agentes pava oliminar las malas hierbas. Por malas hierbas. en ol s
amplio sentido, se han de entender las plantas que crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de
que lag substancias, segin la invencidn. aciien como herbicidas totales o selectivos, depende esencial-
mente de la cantidad cmpleada.

Las substancias activas, scgun la invencion se pueden emplear, por cjemplo, en las plantas siguicntes:

Hicrbas malas dicotileddneas de las clises Sinapis, Lepidinm, Galium, Stellaria, Matricaria, Ani-
hemis, Galinsoga, Chenopodium, Urtica, Senecio, Amaranthus Portulaca, Xanthium, Convolvulus, Ipo-
moea, Polygonum, Seshania, Ambrosia. Cirsivm, Carduus. Sonchus, Solanum, Rorippa, Rotala, Lin-
dernia, Lamium, Veronica, Abutilon, Emoex. Datura, Viola, Geleopsis, Papaver, Centaurca, Trifolium.
Ranunculus, Taraxacumni,

Cultivos de dicotiledoneas de las clases: Gossypium Glveine, Beta, Daucus, Phascolus, Pisum, Sola-
num, Linum, Tpomoea, Vicia, Nicotiana. Lycoparsicon, Arachis, Brassica, Lactuca, Cucumis, Cucurbita.

Hicrbas malas monocotiledoneas de fus cleses: Echinochloa, Setaria, Panicum, Digitaria. Phleum. Poa,
Festuca, Eleusine, Brachiaria, Lolinm. Broms. Avena, Cyperus, Sorghum, Agropyron. Cyvnodon. Mono-
choria, Fimbristylis, Sagittaria, Elcocharis. Scirpus, Paspalum, Tschaemum, Sphenoclea, Dactyloctenium,
Agrostis, Alopecurus, Apera.

Cultivos de monocotiledoneas de los clescs: Oryza, Zea, Trivicum, Hordeum. Avena, Sccale, Sorghum,
Panicuin, Saccharum, Ananas, Asparagus. Allium,

El einpleo de las substancias activas sepitn Lo inveneidn. no estd sin embargo, limitado en forma alguna
a estas clases, sino gue se extienden en igead forma tambeén sobre otras plantas.

Los compuestos son adecuados, en funcicn de la concentracidn, para combatir totalmente las hicrbas
malas, por cjemplo, en instalaciones indusiviales y viarias y en caminos y plazas, con y sin erecimiento de
arboles. Asimismo, se pueden emplear los compnestos para combatir las hierbas malas en cultivos perna-
nentes, por ejemplo, en instalaciones ferestaks de darboles de adorno. de drboles frutales, de vinedos. de
arboles citricos, de nogales. de platanos, de cafo. de té, de goma de palmas de aceite, de cacao. de friutos
de bavas v de Nipulo y para combatir las Licehes malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

La buena compaltibilidad con las planis- ae Jos productos activos a las concentraciones necesarias
para la Tucha contra las enfermedades de las plantas permite un fratamicnto de las partes adreas de las

plantas, de plantones y semillas vy doel suel:.

Los componentes activos se pueden fras=iorniar segin sis propicdades respectivas fisicas v/o quinicas

153
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en las formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, cspuruas, pastas,
granulados, aerosoles, materiales naturalex vosintéticos impregnados con el producto activo, cucapsula-
micntos finisimos en materiales polineros v on masas de revestimiento para semillas asi como formulacio-
nes para el empleo con productos combustibles, tales como cartuchos de humo, botes de humo, espiralos
fumigantes y similares; asi como para formudaciones de nebulizacion en frio y de nebnlizacion en caliente
segtin el procedimiento de volumen de abvjo.

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por cjemplo, mediante mezcla de los compuestos
activos con extendedores, esto es, con disolventes lquidos, gases licuados bajo presion y/o excipientos
solidos, en caso dado empleando agentos tensioactivos. esto es, emulsionantes v /o dispersantes v/o me-
dios generadores de espuma. Cuando s cinplea agua como extendedor se pueden utilizar, disolventes
organicos, por cjemplo como disolventes auxiliares. Conmo disolventes Hquidos entran en consideracion
preferentemente:r los hidrocarburos aromaticos, lales como xileno, tolueno o alquilnaftalenos, los hi-
drocarburos aromiticos clorados y los Lidrocarburos alifiticos clorados, tales como los clorobencenos,
cloroctilenos o cloruro de metileno, los widroearburos alifaticos tales como ciclohexano o las parafinas,
por cjemplo las fracciones de petrdleo. los aleoholes tales como butanol o glical, asf como sus ésteres y
éteres, las cetonas, tales como acetona. ruetiletileetona. metilisobutilcetona o ciclohexanona, o los disol-
ventes fuertemente polares, tales como dimetilformamida v dimetilsulfoxido asi como ol agua.

Bajo extendedores gaseosos licuados o exeipientes se cutienden aquellos liquidos que a temperatura
normal y bajo presidn normal, son gascoses, por gjemplo. gases de propulsion de acrosol. tales como
hidrocarburos halogenados, ast como bhutano, propano, nitrdgeno y dioxido de carbono: como excipientes
gélidos pueden cmplearse log minerales wilarales molturados. tales como caolinas, arcillas. talco, creta.
cuarzo, atapulgita, montmorillonita o tivra de diatomeas v los minerales sintéticos molturados. tales
como Acido silicico altamente disperso, ¢xido de aluminio v silicatos. Como excipientes sélidos para gra-
nilados pueden cmplearse los minerales nararales quebrados v fraccionados, tales como caleita, mdrmol,
pledra pémez, sepiolita y dolomita. as! sormo los granulados de material orgdnico. tales como serrines.
dscaras de nuez de coco. panochas de walz © tallos de tabaco: como emulsionante v/o espumantes preden
cmplearse los emulsionantes no loudgenos y anidnicos, tales como los ésteres polioxictilenados de Acidos
gragos, por cjemplo. ol alguilariipoligiicoléter, los alquilsulfonatos, los alquilsulfatos, los arilsutfonatos.
asi como los hidrolizados de albiming. A los dispersantes pertenecen por ejemplo, las lejias sulfiticas de
lignina y la metilcelulosa.,

Pueden emplearse en la formmlaciin adhesivos tales como carboximetileelulosa v polimeros naturales
v sintéticos pnlverulentos, granulados o cu {orma de latex tales como goma ardabiga. aleohol polivinilico
v acctato de polivinilo, asi como fosfolipidos tal como cefalina v lecitina v fosfolipidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceitos minerales o vegelales,

By

Se pueden crplear colorantes. tales como pigmentos inorganicos, por ejemplo. 6xido de hicrro. 6xido
de titanio, azul prusia v colorantes orgdnicos, tales como colorantes de alizarina, azoicos y ftalocianina
metdalicos asi como nutrientes en trazas. tales como sales del hierro, manganeso. boro, cobre. cobalto,
molibdeno y cinc.

Las formulaciones contiencn en general entre 0,1 y 95% en peso, preferentemente entre 0.5 v 90% de
producto activo.

Los productos activos. segiin la invencion se pucden preseutar en sus formulaciones usuales on el co-
mercio ast como en fas formas de aplicacion preparadas a partir de estas formulaciones en mezela con otros
compuestos activos, tales como inscoticiday, cebos, esterilizantes. acaricidas, nematicidas, herbicidas o
fungividas. A los insecticidas portencess por gjemplo. ésteres del dcido fosforico, carbamatos. ésteres de
dcido earhbdnico, hidrocarburos cloracos fenilareas, productos generadores por medio de microorganismos
y otros.

Los productos activos pueden preseniarse on forma de sus formulaciones usuales en el comercio o de
lax formas de aplicacion preparadas o peotie de esras formmlaciones en moezela con sinérgicos. Sinérgicos
son compuestos moediante los cueles s cova el ofecto de los prodictos activos, sin gque ol sinérgico agre-
gml(_l Lenga que ser activo on stoanisng,

I contenido en producto activo de s formas de aplicacion preparadas a partir de las formulaciones
usuales en el comercio puede variar dentro de amplios Honites, L concentracién en producto de las formas
de aplicacidn puede encontrarse desde (.0000001 hasta 95% en peso de producto activo, preferentemente
entre 0,0001 y 1% en peso.
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La aplicacion se efectud en una manca usual adaptada a las formas de aplicacién.

Como compuesto comparativo del estado de la téenica se ciipled en los ejemplos biolégicos siguientes
el compuesto de la formula

0
I
O‘C“CHs
Cl
-~
o |
0
Cl

(conocido por la US 3 954 0908).
Ejemplo A.
Ensayo con larvas de Phaedon.

Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.

Emulsionante: 1 Parte en peso de aliguilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de un preparado de producto activo conveniente se mezela una parte en peso de
producto activo con la cantidad indicada de disolvente y con la cantidad indicada de emulsionante v se
diluye el concentrado con agua hasta la concentracion deseada.

Hojas de repollo (Brassica oleracea) se tratan por inmersion en la preparacidon de producto activo de
la concentracion deseada y se infectan con larvas de erisomela del berro (Phaedon cochleariae), mientras

las hojas estdan adn himedas.

Tras ¢l tiempo deseado se determina en% ol grado de muertes. Fn este caso 100% significa gque todas
las larvas de dcaros fucron destruidas: 090 significa que no fue desiruida ninguna larva de dcaros.

En este ensayo muestran una actividad mayor gque la del estado de la téenica. por ejemplo los siguien-
tes compuestos de los ejemplos de obtencion: Ia-2, Ih-1, Th-2.

Ejemplo B.
Ensayo con Nephotettiz.

Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.

FEmulsionante: 1 Parte en peso do alquilariipoliglicoléter,

Para la obtencion de un preparado de producto activo conveniente se mezcla 1 parte en peso do
producto activo con la cantidad indicaus de disolvente v con la cantidad indicada de ennlsionante v se
diluye el concentrado con agua hasta la concentracion Jdeseada.

Plantones de arroz (Orvza sativaj sc tratan por inmersion en la preparacion de producto activo de la
concentracién deseada v se inlestan con cigarras verdes del arroz (Nephotettix cincticeps). mientras los

plantones estan ain himedos.

Tras ¢l tiempo descads se determina en% el grado de muertes. En este caso 1009, significa que todas
lag larvas de acaros fueron destruidas: 0% significe gque no fue destruida ninguna larva de dcaros.

b d
3
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En este ensayo muestran por ejemplo los siguientes cormnpuestos de los ejemplos de obtencién una
eficacia superior en comparacion con ol estado de la téenica: Ta-2. Th-1, 1b-2.

Ejemplo C.
FEnsayo con Tetranychus (OP-resistente).

Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformarmida.

Emulstonante: 1 Parte en peso de alguilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién de producto active conveniente se mezcla 1 parte en poeso del
producto activo con la cantidad indicada de disolvente y 1a cantidad indicada de emulsionante y se diluye
el concentrado con agua hasta la concentracion descada,

Plantas de judias (Phascolus vulgaris), fuertemente atacadas por todos los estados del desarrollo del
dcaro de ardcnido comin o del dcaro de las judias (Tetrauyehus urticae), se tratan por inmersion en el

preparado de snbstancia acriva de la coneentracidn deseada.

Despuds del tiempo descado se determina en porcentaje ol grado de muertes. En oste caso significan
100% que se mataron todos los dcaros de arafia; 0% significa que no se maté ningiin dcaro de arafia.

En este ensayo muestran, por ejemplo, log siguientes compuestos de los cjemplos de obtencion nna
cantidad superior con respecto al estado de Ja téenica: 1a-2, b-1. Th-2,

Ejemplo D.
Ensayo pre-brole.

Disolvente: 5 Partes en peso de acctona.

Emulsionante: 1 Parte cn peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la ebtencidén de un preparado conveniente de substancia activa, se mezcla una parte en peso de
substancia activa con la cantidad de disolvente indicada. se agrega la cantidad de emulsionante scenalada
y el concentrado se diluye con agua a la concentracion deseada.

Semillas de las planras de ensayo se siembran en terreno normal ¢ despuds de 24 horas se riegan con
el preparado de substancia activa. Aqui s¢ mantiene convenientemente constante la cantidad de agua
por unidad de superficie. La concentracién de la substancia activa en el prepa-rado no tiene importan-
cia, siendo decisiva solamente la cantidad de aplicacion de la substancia activa por unidad de superficie.
Después de tres semanas se evalita el grado de dafios de las plantas en porcentaje de dafios en comparacion

con ¢l desarrollo del control sin tratar. Significan:

0% = sin efecto (igual que los controles no tratados).

100% = destruceién {otal.

En este ensayo nuestra ol compuesto siguiente del ejemplo de obtencién una actividad superior a la
del estado de 1a téenica: Th-7.

Como estado de la téenica sirvio en este caso  fhuortamone  ((L)-5-(metilamino)-2-fenil-4-3-
(trifldormetil)-fenill-3-(2H)-furanona.
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REIVINDICACIONES

1. Agentes insecticidas v wearicldas. caracterizado porque ticnen un contenido en al menos un deri-
vado de 1a 3-aril-4-hidroxi- A% dibideofuranona y de la 3-aril-4-hi-droxi- A tdihidrotiofenona de la formula
general (1)

en la que

X sipgnifica alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgeno, aleoxi con 1 a 6 dtomos de earbono o
haldogenoalquilo con 1 a 3 dtomos e carbono,

Y significa hidrogeno, alguilo con T a 6 dtouos de carbono. haldgeno. alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
halégenoalguilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

7 significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgeno, aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
n significa un ndamero de O a 3,

o donde los restos X v Z junto con ¢l resto fenilo, con ol gue estdn enlazados, forman el resto naftilo de
la formula

en ol que Y tiene ol significado antenorinente indicado,

A v B son iguales o diferentes v sipnifican hidrdgeno o alguilo con 1 a 12 dtomos de carbono. alquenilo
con 3 a 8§ atomos de carbono. alquinilo con 3 a & dtomos de carhono, alcoxi cont 1 a 10 dtomos de
sarbonoe-alguilo con 2 a 8 dlomos de carbono, polialcoxi con 1 a % dtomos de carbono-alquilo con 2
a & atomos de carborio, algailtio con 1 a 10 dtomos de carbono-algquilo con 2 a % Atomos de carbono.
de cadena linecal o de cadena ramificada substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con
3 a & dtomos en ol anillo, gue punde estar interrumpido por oxigeno v/o azufre o fenilo o fenil-
alquilo con 1 a 6 Atowmos de carbone substituidos en caso dado por haldogeno, alquilo con 1 a 6
atomos de carbono. haloalymilo con 1 2 6 dtomos de carbono. alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
haldgenoalcoxi con L a 6 dtomos de carbono, nitre,

o donde

A v B junto con el dtomo de carbonn, con ol que estdn enlazados, forman un anillo de 3 a 8 miembros
saturado o insaturado. interrumpido en caso dado por oxigeno v/o azufre y substitnido en caso
dado por haldgeuo, algailo con 1 a 6 alomos de carbono. alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 1t dtomos di carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 4 atomos de carbonoe, alguiliio
con 1 a 1 dtomos de carbono o fenilo. en caso dado substituido,

D significa oxigeno o azmfre

G significa hidrdgeno, {(a) o significa los grapos

L
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IJ
-CO-R', (h) N (¢) -80;-R? (d)
\
NM-R®
R
/ , L 7 - R
P (©) R m o B (g)
A AN
L R? N
\ i
R

donde
E® significan un equivalente de ién metdlico o un i6n amonio,
Ly M significan oxigeno y/o azufre,

Rlsignifica alquilo con 1 a 20 diomos de carbono. alguenilo con 2 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1
a 8 atomos de carbouo-alguilo con 2 a 8 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 8 dtomos de carbono-
alquilo con 2 a & dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a ¥ dtomos de carbono-alquilo con 2 a §
atomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno o significa cicloalgnilo con 3 a 8 dtomos
en el anillo, que puede estar interrmpido por d&tomos de oxigeno v/o de azufre,

significa fenilo substituide en caso dado por haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, Laldgenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoaleoxi
con 1 a6 atomos de carbono;

significa. fenil-algquiio con 1 a 6 dtomes de carbono substituido en caso dado por halégeno, alquilo
con 1 a6 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalgquilo con 1 a 6 dtomos
de carbono, haldgenoalecoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,

significa piridilo, pirimidilo. tiazolilo y pirazolilo, substituidos en caso dado por halégeno y /o alquilo
con 1 a 6 dAtomos de carbono. significa fenoxi-algnilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido en
caso dado por haldgeno y/o por alquilo com 1 a 6 dtomos de carbono,

R? significa. alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 dtomos de carbono. alcoxi con
I a 8 dtomos de carbono-alguilo con 2 a & dtomos de carbono, polialcoxi con 1 a 8§ dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 8 dtomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno,

significa fenilo o bencilo substibuidos en caso dado por haldgeno, nitro, alguilo con 1 a 6 dtomos de
arbono, alcoxi con 1 a 6 dtowmos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

R*, RY y RY independienteniente ontre si, significan alquilo con 1 a % dtomos de carbono, alcoxi con 1 a
8 dtomos de carbono, alquilamine con 1w & dtomos de carbono. di-(con 1 a 3 dtomos de carbono)-
alquilamino. algniltio con | a % dtomos de carbono, alqueniltio con 2 a 5 dtomos de carbono.
alquiniltio con 2 a 5 dtomor de carbono. cicloalquiltio con 3 a 7 dtomos de carbono. substituidos cn
caso dado por haldgeno, significan feuiio. frnoxt o feniltio substituidos en caso dado por haldgeno.
nitro, ciano, alcoxi con 1 a 4 dtones de carhone, haldgenoaleoxd von 1 a 4 Atomos de carbono.
alquiltio con 1 a 4 Atomos de carhone, haldgenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, alquilo con
1 a 4 atomos de carbono. baldgenoalgqule con 1 a 4 dtomos de carbono,

R® vy R7 independientement e cutre sf. signiticnn alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, aleoxi con |

a 20 atomos de carbono. alqueniio con % a % atomos de carbono, alcoxi con 1 a 20 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 20 dromos do carbono. substituidos en caso dado por haldgeno,

significan fenilo substituido en cazo daco por bhaldgeno. halégenoalquilo con 1 a 20 dtomos de
carbono, alquilo con 1 a 20 dtowos do carbono o aleoxi con 1a 20 dtomos de carbono. significan
hencilo substituido en caso dado por haldgeno. alguile con L a 20 Atomos de carbono, haldgenoalqguilo
con 1 a 20 dlomos de carbono o aleoxi con ba 20 Atomos de carbono o juntos significan un anille
alquileno cou 2 a 6 dtonos de carbono inrermunpido en caso dado por oxigeno,
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con la excepcidon de los compuestos siguientos:
3-(2-clorofenil)-i-hidroxi- A dihidrofuranona-2.
3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi-A'-dihidrofuransna-2,
3-(2-fldorfenil)-4-hidroxi- A'-dihidrofuranona-2.
ast como las formas cuantidmeras de los compuestos de la férmuala (1).
2. Agentes insecticidas v acaricidas, caracterizados porque ticnen un contenido de al menos un deri-
vado de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrofurancaa o de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrotiofenona de la {6rmula
(1) segin la reivindicacidn 1. ern la gue

X significa alquilo con 1 a 4 dtowos de carbono, haldgeno, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o
haldgenoalgnilo con 1 a 2 dtomnos de carbono,

Y significa hidrdgenn, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, Laldgeno. alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono,
haldgenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,

7 significa alguilo con 1 a 4 Atowos de carbono, haldgeno, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
n significa un nimero de 0 a 3,

o donde los retos X v 7 Juulo con ¢l resto fenilo con el gue estdn enlazados, forman ol rosto naftaline de
la formula:

en el que Y tiene el signiticads anteriormente indicado,

Ay B son iguales o difercntes » signilican hidrdgenn, alquilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alguenilo
con 3 a 6 atomos Jde carbono, alguinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a ¥ dtomos de
carbono-alguilo con 2 a 6 Atowos de carbono, polialeoxi cou 1 a 6 dAtomos de carbono-alquilo con 2
a 6 dtomos de carbouo, alguiltic con L a 8 dtomos de carhbono-alquilo con 2 a 6 dtomes de carbono
de cadena lineal o de cadena ramilicadsa substituidos en caso dado por haldgeno, cicloalquilo con 3
a 7 atomos en el anillo, que puede estar interrumpido por 1o 2 dtomos de oxigeno y/o de anufre o
significan fenilo o fenil-alnilo con [ a 4 Alomos de carbono substituidos en caso dado por haldgeno,
alquilo con 1T a 4 dromos de carbono, haloalquilo con | a 4 dtomos de carbono, alcoxi con | a 4
atomos de carbono, nitro,

0 donde

A v B juuto con el Atomo de carbono, cow el que estin enlazados, significan un anillo con 3 o«
micinbros saturado o insavvrado. julerrnmpido en caso dado por oxigeno y/o azufre v snbstituido
en caso dado por haldgeno, algeilo con 1 a b dftomos de carbono. alcoxi con 1 a 5 dhomos de carbono,
halogenoalguilo con 1 a3 dtomos de carbona, haldgenoaleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, alguiltio
con 1 a 3 atomos de carbone o fenilo snbatituudo en caso dado por halégeno, alquile, alcoxi,

D significa oxigeno o aznfre,

G significa hidrégeno (a) o significs los gvipos
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-CO-R'. (h) . (c) -$0,-R* (d)
©MLR?
R
/ i : _
r1 () /R () o BV (g)
i\ // .\‘\ .
L R? N
v
R,()

donde
E® sipnifica un equivalente de i6n moeldlico o un idn amonio,
Iy M significan respectivamiente oxigone v/ awutre,

R! signitica alquilo con 1 a 16 dtomos de carbono, alguenilo con 2 a 16 dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomoes de carbono, alquiltio con 1 a 16 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 atomos de carbone, polialcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alqguilo con 2
a 6 Atomos de carbono substituidos cu caso dadoe por halogeno y cicloalquilo con 3 a 7 Atomos en
el anillo, que puede estar interrurapido por 1o 2 dtomos de oxigeno v/o de azulre,

significa fenilo substituido e caso dado por haldgeno. nitro, alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, haldgonoalguilo con 1 a 3 dtomos de carbono. haldgenoalcoxi
con 1 a 3 alomos de carbono,

significa fenil-alquilo con L a 4 Atomos de carbono snbstitnido en caso dado por haldgeno. alguilo
con 1 a4 dtomos de carbono, alcoxi con & a 4 4tomos de carbono halégenoalgnilo con 1 a 3 Atomos
de carbono, haldgenoalcoxi con 1 a3 atomos de carbono,

significa piridilo, pirimidilo, tiazolilo ¥ pirazolilo substituidos en caso dado por haldgeno v alquilo
con 1 a 6 atomos de carbono,

significa fenoxi-alguilo coun 1 a 5 dtomos de carbono sabstituide en caso dado por halogeno v alquilo
con 1 a 4 atomos de carbono,

R? significa alquilo con 1 a 16 dtomes de carbono, algnenilo con 2 a 16 dtomos de carbono., alcoxi con
1 a 16 dtomos de carbono-algnilo con 2 a6 Atomos de carbono, polialcoxi con 1 a 6 &towos de
carbono-alquilo con 2 a 3 dtomos o carbone substituidos en caso dado por haldgeno,

significa fenilo o bencilo substiividos en caso dado por haldgeno. nitro, alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, haldgenoalgquilo con 1 a3 dtomos de carbono,

R Ry RA, independientomente ontre si significan alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a
6 dtomos de carbono, alquilanino con 1o 6 dtomos de carbono. di-(con 1 a 6 dtomos de carbone)-
alguilamino. algniltio con 1 a 6 dtomos de carbono, algueniltio con 3 a 1 dtomos de carbono.
alquiniltio con 2 a 4 dtomos de carbone, <icloalquiltio con 3 a 6 dtomos de carbono substituidos en
caso dado haldgeno, significan fenile, fovoxi o feuiltio, substituidos en caso dado por fitor, cloro.
browmo, nitro, ciano, alcoxi con L a 3 dlonss de carbono, haldgenoalcoxi cou 1 a 3 dtomos de carbono.
alquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, haldgenoalguiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, alquilo con
1 a 3 dtomos de carbone. baldgenoslanile con 1 a 3 dtomos de carbono,

R v R7 independientementc entre s sienificag adguilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con 1
a 20 atomos de carbono, alquenile con 2 a 8 dtomos de carbono, alcoxt con 1 a 20 atomos de
arbono-alguilo con T a 20 dcomes de carhono substituidos en caso dado por haldgeno. signtfican
fenilo substituido en caso dado por haldgeno. haldgenoalguilo con 1 a 5 dtomos de carbono. alquile
con 1 a b atomos de carbono o sleoxi con 1 a b ftomos de carbono., significan bencilo sabstituide
cn caso dado por haldgeno, aiguile con T a 5 dtomos de carbono, haldgenoalgnuilo con 1 a b dtomos
de carbono o aleoxi con 1 a & dtomos de carbono.

con la excepeion de los compuestos igiicniss:
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3-(2-clorofenil)-4-hidroxi-A*-dihidreiuranora-2.
3-(2-metoxifenil )-4-hidroxi-A'-dihidrofuranoin-2,
5 3-(2-fldorfenilj-4-hidrox AR dihidro s nons- 2,
asi como las formas enantidweras de ios compuestos de la formula (1).

3. Agentes insecticidas y scariciaus, caracterizados porque tienen un contenido de al menos un deri-
10 vado de la 3-aril-4-hidroxi-A7-dihidrofuranena o de a Searil-4-hidroxi-A%-dihidrotiofenona de la fGrmula

(1) segin la reivindicacién [ en ia cun

X significa metilo, ctilo, propils -peopilo, Hior, cloro. bromo, metoxi, etoxi y trifldormetilo,

Y significa hidrogeno, metilo, erilo, propil
15 metoxi, etoxi y triflfermetilo.

i-propilo. butilo, i-butilo, terc.-butilo, fidor, cloro, bromo,

7 significa metilo, etilo. i-propilo. brvilo, i-htilo, tere-butilo, fhior, cloro, bromo, metoxi v etoxi,
n significa un ndmero de i a 3.

20 o donde los restos X v 7 junto con el resto fenilo con el que estan enlazados forman el resto de Ia tormula

25
Y
en ¢l que Y tiene ol signilicado sureriorwents mdicado,
30 . .

Ay B son iguales o diforentes v siguificas bidrdeeno. algiilo con 1 a 8 dtomos de earbono, alquenilo
con 3 a 4 dtomos de carbono, siquinile con 3 a1 dtomos de carbono, alcoxi con T a 6 dtomos de
carbono-algnilo con 2 a 4 Atomns de carbone, polialenxd con 1 a 4 dtomos de carbono-alguilo con 2
a 4 dtomos de carbono, alguiltio corn 1 o 6 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 dAtomos de carbouo,

45 substituidos en caso dado por vajdgenc, celoalquilo con 3 a 6 dtomos en el anillo, que puede estar
interrumpido por I o 2 dtomos de oxigeno y/o de amlre o significan fenilo o fenil-algnilo con 1
a 3 dtomos de carbene sabsitinidos on caso dado por thior, cloro, bromo, metilo ctilo. propilo,
iso-propilo, metoxi, etoxi, trifliormetiio, nitro,

o donde

40

s

A v B junto con el dtome de carbono con ol que estdn enlazados forman un anillo de 3 a 8 miembros
saturado o insaturade. o caso daae iterrumplds por oxigeno v/o amudre y substituido en caso
dado por flilor, clero, alguilo con 1 oa 4 dtomos Jde carbono, alcoxi con 1 a 4 Atomos de carbono.
frithiormuetile, alguiltio coir b oo 2 dtomoes de carbono o fenilo substitnido en caso dado por (hior.

45 cloro, metilo, metoxl.

D significa oxigeno o azndre,

G osigutfica hidrégeno (a) o algnifica o erogos

50 1,
COR'. () (c) SORY (d)
©OMLR
53 .
R
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donde

EY¥ significa un cquivalente de idu metdiico oy idn amounio,

L v M significan oxigeno y/o asutre.

R! significa algquilo con 1 a 14 dtonws de carbono, alquenilo con 2 a 14 dtomos de carbono, alcoxi

con 1 a4 dtomos de carbono-elquilo con v a 6 dlomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos do
carbono-alquilo cou 2 a b dtoros de carbono, polialeoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alguilo con 2
a 4 atomos de carbono snhatituidos en cese dado por thior o cloro y significa cicloalquilo con 3 a 6
Atomos en o anillo, que puede estar interrmpido por La 2 dtomos de oxigeno y/o de amfre,

significa fenilo substituido on case dwde por o, cloro, bromo. metilo, ctilo, propilo, i-propile,
metoxi, etoxi, triftdonaetilo, trifdiormeroz. nilro.

significa fenil-alquilo con 1 a3 dtamos de carbone substitnido en caso dado por Wor, cloro, hromo,
metilo, ctils, propilo, -propilo, metoxi, eoxi, trifliormetilo, trihiormetoxi,

significa piridilo, pirimidilo. tiazoiilo v pirazolilo substituidos en caso dadeo por Hador, cloro, bromao,
metilo, ctilo,

significa fenoxi-alguilo con a4 dromes do carbong substituido en caso dado por flior, cloro, metilo,
etilo,

R* significa alquilo con L a 14 dtomnes de carbono, algnenilo con 2 a 14 dtomos de carbono. alcoxi con

1 a4 alomos de carbono-algnile con 2 5 6 dromos de carbono, polialcoxi con 1 a 4 atomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carl.ono substituidos en caso dado por fldor o cloro,

o significa fenilo o bencilo subsirsidos o caso dado por fluer, cloro, nitro, metilo, ctito, propilo,
i-propilo, metoxi. cloxi. friflilormaetile,

R, R* y R? independicntemente enire s significan alaquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con )

R® v R7 independientamente enire 3 sign

a 4 dtomos de carbono, alquilamice eon 75 4 Atomos de carbone, di-(alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono)-amine, alquilti: con & L Aromss de carbono substituidos en caso dado por thior o cloro,
significa fenilo, fenoxi o feniltio sdbstitudidos en caso dado por fidor, cloro, bromo, nitro. ciano.
aleoxi con 1 a 2 dtowmos Jo carbono thic aleoxi con 1 a 4 Atomos de carbono. cloroalcoxi con 1 a
2 dtowos de carbono. alpdltio cou 1 a2 dtomos de carbono, flioralquiltio con 1 a 2 dtomos de
carbono, cloroalquiltio con 1 a 2 aiomos de carbono, alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono.

Vicaon alquilo con 1 a 10 Afomos de carbono, aleoxi con 1 a 10
atomos de carbono, aleoxd con b 10 Avomos de carbono(con 1 a 10 dtomos de carbono) alquilo
substiftuidos cn caso daclo por ey, closo bromo, significan fenilo substituido en caso dado por
flior, cloro, bromo, halégenosigquito con U a 20 dtomos de carbono, alquilo con 1 a 20 dtomos de
carbono o alcoxi con 1 2 3 dtonios ile carbono, significa bencilo substitnido en caso dado por fldor,
cloro, bromo, algquilo cov L a4 5 omos ds carbono. haldgenoalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono o
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbaono,

con la excepcidn de log compnestos sigrionbos:

3-(2-metoxifenil)-4-hidroxi-

3-(2-fldortenil)-4-hidroxi-

3-(2-clorofenil)-A-hidroxi-g *-dihidroluranona-2

~dibidronranona-2,

odthilarofrscnn-

asf como las formas cnantiomeras de los cotpeisios de la formnla (1).

4.

se dejan actuar sobre Jos insecros v.o aciennd
dihidrofuranona o de la S-apitei-nidrend o

5.

Procedimiento para la huche corto ios asectos v/o contra los ardenidos, caracterizado porque
’ S ovdo sy redio amnbiente derivados de 3-aril-+-hidroxi- At
= Droviofesona de Ta fornmula (1), sepdn 1a reivindicacion 1.

Fmpleo de los derivados o0 S i’ hidbroxi- As-dibidrofnrauona o de la 3-aril-4-hidroyi- As-

dihidrotiofenona de ta férmala (3 wein Isvesvin Seacion §para la Incha contra los insectos v/o ardcnidos,
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6. Procedimiento parva In obtencidn de wzentes inseeticidas v/o acaricidas, caracterizado porgue se

mezelan derivados de 1o 3-areil-hiden A0 Cdhidrofursnona o de ta 3-aril-4-hidroxi- A3-dihidrotiofenona

de la férmula (1) segin la reivindia. i

Lot extendedores y /o agentes tensioactivos.

7. Derivados de 3-aril-t-hidrexi- drofuranona v de 3-aril-4-hidroxi-A*-dihidrotiofenona de Ia

formula gencral (1)

A O X Z

, n
B- =,
T‘ ‘%@-\* o
o4,
0

cn la que

X significa alquilo con 1 a 6 dtoives o carbone. haldgeno. aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono o
haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomes de carbono,

Y significa hidrogeno, alqguilo con 1o i Atoros de carbono, halégeno, aleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
haldgenoalquilo con 1 a3 dfomeas de carbono,

Z significa alquilo con 1 a G dtowes de carbono, haldgeno, aleoxi con 1 a 6 atomos de carhono,
n significa un miunero de O 6 3.

o donde los restos X y 7 jraco con ol rasto fenilo, con ol que estdn enlazados, forman cn ol resto naftilo
de la formula

on el que Y tiene el significado antoviorineiite indicado.

Ay B son ignales o diferentes v sigeiican hidedgeno o algnilo con 1 a 12 Atomos de carbono. alquenilo
con 3 a 8 alomos de carbione o La 10 dtomos de carbono-alquilo con 2 a % dtomos de
carbono. polialeoxi con 1 s = Storos o carbono-alquilo con 2 a & d&tomos de carbono, alquiltio
cont 1 a [0 dtomos e carbonc-aioguide con 2 a & dtomos de carbono, de cadena lineal o de cadena
ramificada substituidos on coscodadds por baldgeno. celoalgnilo con 3 a ® dtomos en of anillo, que
puede cstar interriayids por oxipeno v 7o azulre o fentlo, o feml-algnilo con 1 a 6 dtomos de carbono
substitwidos on easo dads vor hadégeno alguito con La 6 dtomos de carbono, haloalguilo con 1 a
6 dtomos de carbouo. aleoxi o T i € dtomos de carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 6 Atomos de
carbono, nitro.

IR I

o donde

A v B junto con el dtonie de carbopn. conr o} que estdn enlazados, forman un anillo de 3 a 8 micmbros
saturado o insaturado, interriospico o caso dado por oxigeno yv/o aznfre y substituido en caso
dado por haldgeno, alquile con Do O drowns de carbono. alcoxi con | a 6 dtomos de carbono.
halégenoalquilo con 1 a1 @romos do corbono, haldgenoaleoxi con 1 a 4 atomos de carbono, alquiltio
com 1 a 4 dlomos de carboro o fenilo ov easo dado substituido,

D significa oxigeno o amifre,

G significa hidrdgeno, (o o zgnilices Tos
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L
CORY, (o) S (c) S0s-RP (d)
CMeR?
er
/ h : .
-P () R )y o LT (2)
L R? N
\
I

donde

E¥ gignifican un equivalente de 6o e fico o un dn amouio.

L y M gignifican oxigeno v/o azufee

RY significa alquilo con 1 a 20 dtowns de carbono, alquenilo con 2 a 20 atomos de carbono, alcoxi

con 1 a 8 atomos de carbono-algnio von 2 a 8 dtomosg de carbono, alquiltio con 1 a 8 dlomos de
carbono-alguilo con 2 a % dtamos e carbono, polialeoxi con 1 a & dtomos de carbono-alquilo con
2 a 8§ atomos de carbono substiides o caso dado por haldgeno o significa cicloalgnilo con 3 a 8
atomos en el anillo, que puede cstar interrumpido por dtomos de oxigeno v/o de azufre,

significa fenilo substivuide on caso Jade nor haldgeno, nitro, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

aleoxd con 1 a 6 dlomos de carbone, faldzenoalgnilo con 1 a 6 dtomos de carbono, haldgenoalcoxi
con 1 a 6 atomos de carbone:

significa fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carhono substituido en caso dado por haldgeno, alguilo
con 1 a6 dtomos de carbiouo. alcexd con 14 6 dtomos de carbono. haldgenoalquilo con 1 a 6 dtonos
de carbono, haldgenoalcoxi cort T a € dnomaos de errbano,

significa piridilo, pirtmidilo. tiazntiio v pirazolilo substituidos en caso dado por haldgeno y/o alqguilo
con 1 a 6 dtowos de carbono,

significa fenoxi-alguilo con L a b diemos de carbono snbstifnido en caso dado por haldgeno y/o por
alquilo con 1 a 6 dtomaos de caronn,

R? significa alquilo con 1 a 20 dtcos de eorbono, akjuenilo eon 2 a 20 dtomos de carbono, alcoxi con

R® v R7 independientemoents cyire <. u

1 a 8 dtomos de carbono-alovilo con 2 = 8 dtonwes de carbono, polialecoxi con 1 a 8 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a # Atomos e earbone substitnidos en caso dado por halégeno,

significa fenilo o bewcilo <idhstivaidos encuso dado por haldgeno. nitro, alquilo con 1 a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 0 dtomns Do cirhoue, haldeenoalagnilo con 1 a 6 dtomos de carbono.

R1 y R independienteinorre ontre af sivaifican alonilo con 1 a & dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 8 atomo de carbono, siguibanine ron T oa & drtomos de carbono, di-<{con 1 a 8 dtomos de
carbono)algailamine, 2l niltio con Doaf dromes de carbono, alqueniltio con 2 a b a&tomos de carbono,
alquiniltio con 2 a b dtoreos de i weioalqeiltio con 3 a 7 dtomos de carbono, substituidos en
aso dado por haldgono sderinea fondic, fonoxt o feniltio substitnidos en caso dado por haldgeno.
nitro, ciano, aleoxi con L oa 2 aicn e o carbons, haldgenoalcoxd con 1 a 4 dtomos de carbono.
alquiltio con 1 a 4 &towos de oo, paidgesoaiouiliio con 1 a 4 &tomos de carbono, alquilo con
! a4 atomos e carbonn. b ' I x4 atomos de carbono,

vrthiense algnilo con Do 20 Atomos de carbono, aleoxi con 1 o 20
atomos de carbono, aicoeniio con 2o domos de carbono, aleoxi con 1 a 20 Atomos de carbono-
alguilo von 1 a 20 dAromos de carooan, subetituides en caso dado por haldgeno, significan fenilo
subsgtituide en caso dads por Leabioone, alogensalguilo con 1a 20 Atomos de carbono. alguilo con
1 a 20 atomos de carbory o aleow con 1a 20 dtomos de carbono, significan bencilo substituido en
caso dado por haldgeno alguilo con 1o 20 drowos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 20 dtonios
de carbono o alcoxi con T a 20 Aoy 00 earbone ¢ juntos significan un anillo alquileno con 2 4 G
dtomos de carbonoe internmpido snooase dado por oxigeno,
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asi como las fornas enaatidmeras de s compuestos do la fOnmida (1) con la excepeidn de los compuestos
siguientes:

3-(2-Clorofenil)-4-hidroxi- X"-dinidroiranonn-2,
3-(2-metoxifenil)-4-hidvoxi- A dihidrofirnmm-2,
3-(2-fltorfenil )-4-hidroxi- A7 cihidrofnranonn- 2,

y con la condicion de que no signifiquen, siultdneamente X haldgeno o haldgenometilo y 1 a 3 atomos
de haldgeno iguales o diferontes. Y =signifigue hidrdgeno v signifique ¢l nimero 0, cuando D signifigue
oxigeno v simultdncamente R signione alquilcarbonilo o haldgenoalquilcarbonilo v simultdncamente A
v B, independientemente cutye sf sigicibnen bidrogeno. alquilo o fenilo o fenilalquilo respectivamente

i ziapera igual o de manera diferentes, estando seleccionados

insubstituidos o mono o polisnbhacitii
como substituyentes en ia nare ioncas icre, haldgeno. alguilo. aleoxi, halogenoalquilo o halégenoalcoxi.

{

{:
S5

gdrofiuranona o de la 3-aril-4-hidroxi-A*-dibidrotiofenona de

8. Derivados de la 3-arl-4 Lidro- A7
i acterizados porque estan constituidos por las estructuras

la férmula (1) segin la reiv
(Ia) hasta (Ig) signicntes.

L
i
A 0-C-li-R® X
B
N Ic
v (Ic)
D—u——-
0 y A
A 030, R3
B._-L.-u-u' z x
[
:f ek A e st s i Y (I(’l)
-4
5 n

T4
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A _<'Ci - 5 X
(¥ (1e)
\;}_m ) N ¥

T
P

(16)

(1g)

donde

A B D E L MX, Y 7, R'.E P15 R,

reivindicacion 7.

RY v R tienen los significados indicados en la

9. Derivados de la 3-aril-4-hidros] cohitivefurancona o de la 3-aril-4-hidroxi-A%-dihidrotiofenona de

la férmmula (T) segin 1a reivindicacids: 7,

on la que
Alonins o carhoi,

i

atuiiios

X significa alquilo con 1 a 4 haldeeno, aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o

halégenoalguilo con 1 a 2 CPEROTIG,

oy
Vi

Y significa hidrégeno, alquilo con 104 o carbone, haldgeno, aleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
haldgenoalguilo con ba 2 dtoros o eyl

CLhy l’
7 significa alguilo con 1 a 1 oo b oo, hatdgeno. aleoxi con | a 4 dgtomos de carbono.
n significa n ndmero Jde 0 a3,

o donde los restos X y 2 junto con of rosio Soniln can ol que estdn enlazados, forman el resto naftalino de

la formula

TN
i"l AN
N
;
] ¥
S
cn el que Y tiene ol sipniticodo antoriorieste - oteado
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A v B son iguales o diferentes vosgnitiens hidedeeno alguilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a6 dtomos de carbionsy, s i con a6 dtomos de carbono, alcoxi con } a 8 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 arorss de carbono, polialcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2
a 6 Atomos de carbono, alop:ilil con Lo & dlomos de carbono-alquilo con 2 a 6 dtomos de carbono
de cadena lineal o de cadens vt ads, substituidos e caso dado por halogeno, cicloalquilo con 3
a 7 dtomos en el anillo, goe paede safar letertiunpido por 1 a 2 dtomos de oxigeno v/o de azufre o
significan fenilo o fenil-algnilo cor w4 dlomos de carbono substituidos en caso dado por halégeno.
alquilo con 1 a 4 Atemos e caviena, haloalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a 4
atomos de carbono, nitro,

o donde

A v B junto con el dtomo de carhionn, con el gue estan enlazados, significan un anillo con 3 a %
miembros saturado o insatusasio intenmmpido en easo dado por oxigeno y/o azufre y substituido
en caso dado por halogeno, aloiie wor T a b dromos de carbono, alcoxi con 1 a H dtomos de carbono,
halégenoalguilo con 1 a 3 dran o d carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltio

con 1 a3 atomos de carbone o fenilo substitaido en caso dado por haldgeno, alguilo, alcoxi

D significa oxigeno o aznfre

G significa hidrogeno (a) o significs s eropos
A =3 g g

Tl
SCORY, | /i"\\ (c) SO.RY (d)
" MR
R
/ L _ _
- (¢ i R fy o E# ()
I SN
L R? N
\\
I-{,h

donde

E? gignifica un equivalente de ion iao 8o o un 100 amonio,
Ly M significan respectivamentoe oxigens /o azufre,

R! significa alquilo con 1 a 16 atanos Jo carbono, algnenilo con 2 a 16 dtomos de carbono, alcoxi con
1 a 6 dtomos de carbono-alguiio <o 2 a 6 &tomos de carbono, alquiltio con | a 16 dtomos de
carbono-alynilo con 2 a 6 drarmes c sirhono, polisleoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 2
a 6 alomos de carbono sttt o vasn dado por haldgeno y cicloalguilo con 3 a 7 dtomos on
el anillo, gue puede estar tnicrr nids por T a 2 tomos de oxigeno v/o de azafre.

significa fenilo substitaido oo« dado por haldgonn, nitro, alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono.
aleoxi con 1 a4 dtomos do carne, haldeonoaignailo con 1 a 3 dtomos de carbono. haldgenoaleoxi

con L a 3 atomos de carbota.

significa fenil-alquilo con | o stooes de carbone substituddo en caso dado por haldgeno, alquilo
con 1 a4 atomos de carbona, cleaxi cos Lo 4 dtomos de carbono, haldgenoalquilo con 1 a 3 dtomos
de carbono, haldgenoaleoxt co F i 3 fboanos de carbono,

significa piridilo. pirimidiic .t iy - shiavolilo substimidos en caso dado por haldégeno v alquilo
con 1 a6 dtomos de carbono,

significa fenoxi-alguiio con = o 7 atenos de carbono substituido en caso dado por haldgeno v alquilo
con 1 a 4 atomos de carbona.,

significa hetarilogi-alguilo con & Stomos de carbone substituido en caso dado por halégeno, amino
y alguilo con 1 a 4 dtomos de v
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R? significa alquilo con 1 a 16 dtoos 0 carsons. shgienilo con 2 a 16 dtomos de carbono, aleoxi con

I a 16 dtomos de carbono-algsilo oo 2 6 dtomoes de carbono, polialeoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono-alquilo con 2 a 6 dtowos L arb oo substibaidos en caso dado por haldgeno,

T

significa fenilo o houcilo substing
carhono, alcoxi con 1a 3 aton o

et cnso dado por halogeno, nitro, alquilo con 1 a4 dtomos de
varlono, haldeenoalgquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

R*, R vy R® independicntements oniy od, sigaifican slquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, aleoxi con
1 a 6 atomos de carbono, abiciisoiuns con 1 oa 6 dtomos de carbono, di-(con 1 a 6 dtomos de
arbono)alquilamine, alyuiltio cor a6 4t omos de carbono., alqueniltio con 3 a 4 dtomos de carbono,

alquiniltio con 2 a 4 atomos de corbone. ciclo-alguiltio con 3 a 6 dtomos de carbono substituidos

cn caso dado por haldgeno, sipoidosn fedlo, feaoxd o feniltio substituidos en caso dado por fltor,
cloro, bromo, nitro. ciano, alewsd o o b dtormoes de carbono, haldgenoaleoxi con 1 a 3 dlomos

de carbono, alguiltio con 1 a3 wnnos do carbone. haldgenoalquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono,
alquilo con 1 a 3 dtomos de carbons halogenoalinilo con 1 a 3 atomos de carbono,

R® y R7 independienternente entre <, sigaifice: wicuilo con 1 a 20 dtomos de carbono. alcoxi con 1 a 20
Atomos de carbono. slguenilo oo 2w 8 Sromos de o carbono. aleoxi con 1 a 20 Atomos de carbono-
alaquilo con 1 & 20 &tomos de cortiso o sulwrifuidos en cose dado por haldgeno, fenilo substituido en
caso dado por haldgene, haldeenosiovile «on a5 Stomos de carbono, alquilo con 1 a b dtomos
de carbono o aleoxi con b oa 5 Atenoe de carbeno, stguifican benedlo substituido en caso dado por
halégeno, alguilo con 1 a8 Avcmos de corbono, haldgenoalqnuilo con 1 a 5 dtomos de carbono o
alcoxi con 1 a b datomos de carbaonn,

asi como las formas cnantidmeras de Lncorapooestos de la formuda (1),

con la excepeion de los conpuestos sigid ates:

3-(2-Clorotenil)-4-hidresi- Af-dihidrelinona 2.

- (2-metoxifenil)-4-hidroxi-A™ dihideJnmonane2,

3-(2-fhiortfenil)-4-hidroxi-A-dibidrod v nn-2

v con la condicion de que vo significucs. simnd daeaviente. X haldgeno o haldgenometilo v 1 a 3% dtomos
de haldgeno jgnales o diferontes, ¥ osionitgne Didedgeno v oo signifigne o mimero 0, cnando D signifique
oxigeno y sinndtdneamnente R signifonwe slquinseboniio o haldeenoalquilcarbonilo y simultAncamente A
y B, independientemente cntre .« s ladrdgeno, alguilo o fenilo o fenil-alquilo respectivameoente

insnbstituidos 0 mono o polisubstituede: e mooerssignal ¢ de aneras diferentes. estando seleccionados
como substituyentes en Ja parte foniio, vitro, haldgeno. alginilo, aleoxi. haldgenoalquilo o halégenoaleoxi.

10. Derivados de la 3-aril-4-hic ranota o de la Aearil-4-hidroxi-A-dihidrotiofenona

de la férmula (1) segin la redvindieacn

X significa metilo, ctilo, propilo. -nvosn Hdes, clovo, bromo, metoxd, etoxi y triflidormetilo,

Y significa hidrdgeno, metilo. etiin. vropile, - propilo. batilo, i-hutilo. terc.-butilo, fhior, cloro, hromao.
metoxi, ctoxi v trithiormetile.

7 significa metilo, etilo -propilo. ot o -bunlo, teresbudilo. Mlor, cloro, bromo. metoxi y ctoxi,
n signitica nn munero de a3,

o donde los restos X y 7 junto cou o veso fonio con el quwe estdn endazados forman el resto de Ta Ormula

en ol que Y otiene of significade sl

-

7

L

z/'.\ ';)
- ) -~
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A v B son iguales o diferentes v o

Es 2009 770 T3

dicar hidrdgens, algnilo con 1 a 8 dtomos de carbono, algquenilo

con 3 a4 dtomos de carivno aguinilo con 3 a4 dtomos de carbono, alcoxi con a6 dtomos do

carbono-alguilo con 2 a 4 &

a 4 dtomos de carbano. wioqrita:

substituidos en caso dado 1

nE

|

Ae eipono

oy de carbono. polbieoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2
a i omear Ao carbono-alguilo con 2 a 4 atomos de carbono,
Laidpoeno, ¢l

interrumpido por 1 a 2 dicoes

fuilo con 3 a 6 dtomos en ¢l anillo, que pucde estar
o e agnfre o significan fenilo o fenil-alguilo con 1

a 3 dtomos de carboro soosnidos cn e dade por idor, cloro, bromo, metilo, ctilo. propilo.

isopropilo, metoxd. etoxi, i

o donde

Smetibo, nitee.

A v B junto con ol Atomno de ocorhoes con el que estan enlazados forman un anillo de 3 a 8 miembros

saturado o usaturado. o oo s
dado por Mdor, cloro, alqguls o

trifliormetilo. alquiltio con ' w
cloro, metilo, metoxi,

D significa oxigeno o asufre,

G significa hidrogeno (a) o stonifics

-CO-R! i,

\

donde
E¥ significa un cgaivalente de ion
L y M significan oxigeno v/o seuir

RY significa alcquilo con boa 1o

con 1 a 4 dtomwos de varboaoaogile con 2
carbono-alguilo con 2 0 6 Qo

a 4 Atomos e carbonn s
Atomos en ol andlfo. one v

significa fenile sub=iimide o oo
metoxi, etoxi, trithiormetile. oob

t

s Tapios

L
b
A (e}
;'/ \"\
M-T
TJ .
I R (n
/// \\\ //'
y .
‘Rh

ooraticn oo 00 amonino,

s dn carhono, alguenilo

fon ooy eado dad!

ST anlerruys

oy L

.

o dado por o

vevrnelosi, nitvo.

Ty,

-SO,-R*

O E&
con 2 a 14 atomos de

dade mterminipido por oxigeno v/o amdre y substitunido en caso
Paod Atomos e carbono, alcoxd con 1 a 4 dtomos de carbono.
2 dromos de carbono, o {enilo substituido en caso dado por fior,

(d)

rarbono, alcoxi

A Hdiomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de
decarbopo, polinleoxt con 1 a4 dtomos de carbono-alquilo con 2
cpoe Hior o cloro v significa cicloalguilo con 3 a6
a 2 atomos de oxigeno v/o de azufre,

cloro. bromo, metilo, etilo, propilo. i-propilo,

significa fenil-alguile con o 3 vorao: de carbope subistitnido en caso dado por flvor, cloro. bromo.

metilo, otilo, propilo. -propet

gignifica piridilo. pirinidis e

metilo, clilo,

significa fenonxi-alipniio con
ctilo,

R? significa alqailo con 1 a 1
1 a 4 dtowmos de carhono-

carbono-algnito cou 2 a6 i

o significa fonilo o boucil wahe

fhior, cloro, nitve. motilo. ol

etoxs, cloxi, trifldormet il

e, 2

ot carbionn
Suides anovaso dade por

DT oo

]

. triflflormetoxi.

aivroxd. ofoxit, trifllormetila,

parnuoiile substitnidos en caso dado por fhior. cloro. bromo

Porone s de carbone snbstituido en caso dado por Hior, cloro, metilo,

v de carbonss alignendlo con 2 a 14 dtomos de carbono, alcoxi con
a O oworos de carbono, polialeoxi con 1 a 4 dtomoes de
subarituidos en caso dado por {luor o cloro,
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R?, R v R® independienteriente oot < sigaifican algquilo con | a 4 dtomos de carbono, aleoxi coun 1
a 4 dtomos du carbono, alquilzoelneon 1w 4 dtomes de cacrbono, di-(alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono)-amino. alquiltio cox ta L tonms de carbono substituido en caso dade por flaor o cloro,

gignifican fenilo, feuoxi o ferilio qibsniriidos cn caso dade por fldor, cloro, bromo, nitro, ciano,
alcoxi con 1 a 2 dtomns de carve o Huoraleox! cor §oa ut-\_unos de carbono, cloroalcoxi con 1 a
2 atomos de carbone. alguiltin o0 Loa 2 dtomos de carbono. lioralquiltio con 1 a 2 dtomos de
carbono, cloroalquiltio conr L s 2 Svoinos Jde carbone, algnilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

R’ v R7 independicntemente cutie =0 o onifoan adguilo sou 1 a 10 dtomos de carbono, aleoxi con 1 a
10 atomos de carbono, alecox? con L on L0 atomos do carbono(eon 1 a 10 dtomos de carbono) alquilo
substituidos en casn dado por o clorn, bromo, significan fenilo substituido en caso dado por
fior, cloro, bromo. Lalozenes: ceon Loa 20 Aot de carbono, alguilo con 1 oa 20 Atomos de
carbono o aleoxi con §a T ator e o carbono, significan beneilo substituido en caso dado por fhior,
cloro, bromo, algnilo con 1 a1 cnos de carboue, haldgencalguilo con 1 a 4 dtomos de carbono o
alcoxi con 1 a 4 atowas de carhng.

asi como las formas enantiomoeras de bos coupnestos de fa formuda (1),
con la excepcidn de los compuostos aivepatos

3-(2-Clorofenil )}-4-hidroxi-A*-dibidreit o aona-2.
3-(2-metoxifenil)-A-hidroxi- A'-dibicdof nnons -2,
3-(2-fldorfenil)-4-hidroxi- A'-dihidro o ona-2

y con la condicién de gue v wnm e sivmeitancanonte X haloeeno o ]mlog,(‘n()mctll() v 1 a3 Atomos
de haldgeno iguales o disere N, Y .'u;u Lidrdgenc vonosignifigue el mimero 0. cnando 1) signifique
oxigeno v simultdncamente RO siguite e clguis arhonio o Lalogenoalquilearbonilo y simultdneamente A
y B, independientement e entre s, sipriinen hidrogeno. s th) o fenilo o fenilalquilo respectivamente
m%ubsmtmdos o mono o polisubstiruidesJe monera oal o de mancras diferentes. estando seleccionados

como substituyentes on L parte fordo, coero, baldgeno. alainilo aleoxi. haldogenoalyuilo o haldgenoaleoxi.
11. Procedimicnio para L obreveiis de derivados de b dearil-d-hidroxi-A'-dihidrofuranoma v de la

Bearil-4-hidroxi-A“-dihidrotiofenon, b

- w
Y
en Ja que
A, B, D, X, Y, Z v oticnen ¢ <o liirado rluiw,\ lo en la reivindicacion 7, caracterizado porque.
para la obtencion de devivades o avil-i-hidroni - A ’—(11'11(11()[mrul(md y de la 3-aril-4-hidroxi-
Ad-dihidrotiofouona Jde b fGroes
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en la que
AB D XY, Vv u ouen ol e

(A) se condensan wfvimceleon:

en la que

A B D XY, 7y tlenon o =i

Yy
R® significa alguilo

en presencia de un diluvente

(B) para la obteucion e conpis

en la que

A B, D XY, Z 0 von o o -

se hacen reaccionnr compnesion .o

en la que

AB D XY, Zyntiinen o menh

o) con halogemiros de weilo de 7o i

“mceres e Sefdos carboxilicos de Ta férmula (I1)

S

EeNe
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BRI SRS
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wete ma D

fGrmula (1
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worCerenla e

FO X
—— S e
I ar—rly
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. N .
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cniier cuberiounent o indicado,

indicado

S 6 poTgue

inddicado.
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cn la que
R! tiene ol significado antericrmess & ovenrd

Hal significa haldégeno especialmente oo v Peamn, o v dado en presencia de un diluyente v, en caso
dado, en presencia de w agen ¢ oooonion e deino,

0

3) con anhidridos de dcidos earboxioe s de b fdnasle aceveral (V)
Q00000 (1V)

on la gque

R! ticne el significado anteriormeste Socicaan, oo ecaso dado on presencia de un diluvente v, en caso

dado, en presencia de uncagene s nooptor b deioe,
O porgue

(C) para la obtencidn de compuestos

b-h r/ ) i\“ (Te)

en la que

AB, D XY, Z R v i tienen o Sooloade apderionneste indicadn,
L significa oxigeno

¥y

M significa oxigeno ¢ avualre.

se hacen reacclonar corupuestos Jeoca U tn (Tak,

(Ia)

T
Y
4
en la que
AD, D XY, 7Zvntieno of siems arreriorsen e hdiendo
con ésteres del dcido clorofornics v et Al ich o siorofdrico de la férmula general (V)
RO O-0) V)
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en la que
R? v M tienen el siguificado aiooo e indieado, oo caso dado en presencia de un diluyente v, en

caso dado, en presencia de o coonfe aceptor deacido, o porque

1

(D) para la obtencion de dos conv o oares do s femuia Te)

en la que

A, BD,R?2 XY, 7 voniienen o socsdfsaae anterionsente indicado,

L significa azufroe

:\7

M significa oxigeno o asuire,

se hacen reaccionar compuestos Jo L Seniila (e

cn la que

A, B, D XY, Zovon tienen o sl eads sutenionuente indicado,
ay con éstercs doel dcide clovoric oo Cidrmiva o Sebres el delde cloroditiofdrmico de la formula general
(VI)
(VI)
. M- I3

en la que

<y . . Cge - . . . .
M v R* ticnen el sigmificade aweciooron it o enso dado en presencia de un diluvente vooen
caso dado, cn presencia de 5w N I LS 1
o
() con sulfuro de carbons vz on i o Sl wenaros dealquilo de la fdrmula general (VIT)
R NI
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en la que

2 - s ap . L
R~ tiene el significado aneeriorme e e

Yy
Hal significa cloro, bromo. vodo,
0 porque

(E) para la obtencién de los comie <

N\ .

e I "
! -
|

en la que
A.B, C.X, Y, Z R v nienen o

se hacen reaceionar cormpiestog de b s

en la que

AB D, XY, Zy o tienen ol siomdo

con cloruro de sulfonilo de 1a fdrosi:

en Ja que

R3 tiene ¢l significads auteriorme

dado, en presencia, de wn agonte co

(F) para la obtencidn de los cowpn

Formrian L

SRS Ve

”
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sadeviorraente ndicado.
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woarheriorment o indicado,
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Siood cann geaid en prosencia de un diluvente vooen caso
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en la que

AB DL X Y. Z K.}

i)

—

Voo ol st Fesds anterioninente indicado,

se hacen reaccionar compiestos Joo L forniia {10

10

en la que
ABD XY, Zyutinon x wrpionds anierorasne indicado,

con compuestos del fasforo de L' s wemar X

20

EEINE (TX)

en la que

[, R'y R tienen el significn s o Somvenie indloadn,
30
y

Hal significa halogenn, capeciale e sfors v ~1 eimt dado en presencia de un diluyente y, en
aso dado, en prosencia deocclcaenre aosptor Go cidol o porque

35 (G) para la obtencion de los conrantos de Ta idomada T

-
0 Hoo X
L R b

-
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en la que

50 g i oy . cogs
AB D L X, Y, Z R T b i anterioriente todicado,

ge hacen reacclonal CorHeston o b n T e g

nh e
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’L_ - B /.f\'_ T .
‘ N Ny (Ia)
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en la que

A, B, D, X Y. 7Zynu ticnen of sizae

) con isocianatos de la fornila gor

cn la que

RY tiene ol significado anteriornaat @
dado, en presencia de vn caini oo

V]

13} con cloruros de carbamidilo oo

en la que

Gl

o

i

R T

e edicado.

oo ancarhe pidilo de la {ormula general (XT)

L, R® y R7 tienen el significado wii:iomente ndic

en caso dado, en presencia o
compuestos de la torrauta (L)

en la que

X,Y,Z, A, B, Dynticnen el sie

y E® significa un equivalente de a7

formula (Ta)

en la que

X, Y, 7, A B, Dy tieney of sicein

con hidréxidos metdlicos o aman: .

Vol

v poeytor

sty en caso dado en presencia de un diluvente v,
lederdos o porgue (H) para la obtencidn de los

e feddeado,

‘o1 dnonio. se hacen reaccionar compuestos de la

et DRI v (XHT)
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AN
Me Ot ot
en las que
Me significa un i6n mecdlico rone U
§ v t significa el mhnero 1o 2.
[ 3 . 1 : '
R®, R® y R7, independioricmme e sl sipoh
en caso dado en presewcia de nr e

12. Agentes herbicidas, caracioris
¥ - . . 7, . . . . . . \ :
J-aril-4-hidroxi-A"-dibidrofivanccs e s
la reivindicacion 7.

Aoaril-d

13. Procedimiento para la Lo
sobre las malas hicrbas /o sobre =0 0 edio asn
o de la 3-aril-d-hidroxi- A-dihicres o woone de

14. Empleo de derivados de oo e e
tiofenona de la formmla i1 scui,

el

15. Procedimirnio pave Laochioo o
vados de la 3-aril-d-hidroxi-AN Bt e
(T), segiin la reivindicaciin T.ocon ~eosnionn
NOTA INFORMATIVA: Coulcon o0 w1
Noa i {
apiicn v T o i
l‘lh}'n Vi I oo
i i [ISATEN
tal
Fate, o0 o
Tath oo g,

77013

|

PIN-RT

R(i

(XTIT)

Huedrdgeno voalquilo,

fos poviie tlenen

un eontenido en al menos un derivado de la
Hidroxi-Adi-hidrotiofenona de la férmula (1), segin

Coodee ey mniag hicrbas, caracterizado porque se dejan actuar

sderivados de la 3-aril-4-hidroxi-A®-dihidrofuranona

Y-

pcleccidn s productos quimicos v farmacéuticos como

¢

AR R

v a (), seonin la reivindicacion 7.

“dlsidrofuranona o de la 3-aril-4-hidroxi-A*dihidro-
7o cara la licha contra las malas hierbas.

cribey erbickdns. caracterizado porque se mezcelan deri-

saril--hidroxi-A%-dihidrotiofenona de la formula

.
del R 242471986, de 10 de octubre, relativo a la
Cocbeoente Bhropea, Tas patentes europeas que Jdesignen a

i

Do o0 ngentes tensioactivos.

del Convenio de Patentes IMuropeas (CPE)

st V010020 no produciran uingin ofecto en Espana en

Lue Lo patente esté o no incluida en la mencionada
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