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MEMORIA DESCRIPTIVA
que se presenta para unir a2 la colicitud
d e
12 CERTIFICADO DE ADICION
formulada el 12 de Julio de 1.966, con el nimero 329.015
en
ESPARA
a nombre de FISONS PEST CONTROL LIMITED, entidad briténi-
ca, establecida en Harston, Cambridgeshire, Inglaterra,
por:
"MEJORAS INTRODUCIDAS EN EL OBJETO DE IA PATENTE PRINCI-
PAL N2 308.860", expedida el 29 de octubre de 1.965, por:
"MGJBEES introducidas en la preparacidn de composiciones

fisioldégicamente activas"

Elmiresente invento se refiere a composicio-
nes herbicidas mejoradas.

En nuestra pabtente espafiola 308.860 se descri
ben entre otros 2-trifluorometil bencimidazoles sustituf-

dos que poseen una actividad fisioldgica general. Se ha
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encontrado ahora que los 2-trifluorometil bencimidazoles
sustituidos seguidamente descritos son particularmente
activos como herbicidas.

Pof consiguiente, el presente invento se re-
fiere a una composicidn herbécida que contiene como un
ingrediente activo al menos uno de .los compuestos: 4-ni-
tro-5-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 5-ciano-2-trifluo
rometil bencimidazol, 5-cloro-G-nitro-2-trifluorometil
bencimidazol, S5-metil-2-trifluorometil bencimidagzol,
S-ter.butil-2-trifluorometil bencimidazol, S-metoxi-2-tri
fluorometil bencimidazol, 5-bromo-2-triflucrometil bencimi
dagzol, 5-iodo-2-trifluorometil bencimidazol, 5~fluoro-2-
trifluorometil bencimidazol, S5-amino-2-trifluorometil
bencimidazol, 4-nitro-2-trifluorometil bencimidazol,
4-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 4,6-dibromo-2-tri-
fluorometil bencimidazol, 5,6-dibromo-2-trifluorometil
bencimidazol, 4,6,7-tribromo-2-trifluorometil bencimida—
zol, 4-bromo-6-nitro-2-trifluorometil bencimidazol, 4-ni-
tro-6-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 4-cloro-6-bro-
mo-2-trifluorometil bencimidazol, 4-bromo-6~cloro=-2-tri-
fluorometil bencimidazol, 4,6-dinitro-2-trifluorometil
bencimidazol, 4-nitro-5-cloro-2-trifluorometil bencimida-
z0l, 4-nitro-5,6-dicloro-2-trifluorometil bencimidazol,
4, 5-dicloro~6-nitro-2-trifluoronetil bencimidazol, 4,6-41
cloro-5-nitro-2-trifluorometil bencimidazol y 4,5,79-tri-
bromo-2-trifluorometil bencimidazol, o sales de los mis-
mos. La composicidn herbicida contiene apropladamente tam
bién al menos un material seleccionado del grupo que com~

prende agentes humectantes, diluyentes inertes ¥y disolven

tes.
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El presente invento se refiere también a un
procedimiento para el tratamiento de plantas y del suelo
que comprende aplicar a estos una composicidn herbicida
tal como se identifica anteriormente.

El presente invento se refiere también a los
slguientes nuevos compuestos, y sales de los mismos: -
4-nitro-5-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 5-ciano-2-
trifluorometil bencimidazol, 5-ter.butil-2-trifluorometil
bencimidazol, 5-cloro-6-nitro-2-trifluorometil bencimida-
zol, S5-amino-2-trifluorometil bencimidazol, 5-bromo-2-tri
fluorometil bencimidazol, 5-iodo-2-trifluorometil bencimi
dazol, 4~bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 4-nitro-2-
trifluorometil bencimidazol, 5,6-dibromo-2-trifluorometil
bencimidazol, 4,6-dibromo-2-trifluorometil bencimidazol,
4-nitro-6-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, 4-bromo-6-
nitro-2-trifluorometil bencimidazol, 4-nitro-5-cloro-2-
trifluorometil bencimidazol, 4,6-dinitro-2-trifluorometil
bencimidazol, 4-nitro~5,6-dicloro-2-trifluorometil benci-~
midazol, 4~bromo-6-cloro-2-trifluorometil bencimidazol,
4-cloro-6-bromo-2-trifluorometil bencimidazol, &4,5-diclo-
ro-6-nitro-2-trifluorometil bencimidazol, 4,6-dicloro-5-
nitro-2-trifluorometil bencimidazol, y 4,5,7-tribromo-2-
trifluorometil bencimidazol.

o Las sales de los bencimidazoles pueden compren
der sales de amonio, sales de metal tal como por ejemplo
sales de sodioy~de potasio, de calcio, de zinc, de cobre
v de magnesio, sales de amina tales como por ejemplo sa-
les de metil amina, etil amina, dimetil amina, trietil
amina, etanol amina, trietanol amina y bencil amina. De

acuerdo con una realizacidn preferida las sales son sales
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de metal alcalino. Generalmente, iaé‘ééiéé de metal alca-

1ino son sales cristalinas ficilmente solubles en agua.

Las sales pueden ser preparadas haciendo reac
cilonar el bencimidazol en solucidn o suspensidén acuosa,o
acuosa y de disolvente orgén%so con un compuesto alcalino
del metal, tal como el hidréxido, o con la amina, segin
sea apropiado. Las sales de metal Pueden ser preparadas
también por metdtesis por ejemplo entre la sal de metal
alcalino del bencimidazol ¥ una sal del metal,

Algunos de los bencimidazoles son bAsicos y
pueden formar sales con 4cidos fuertes tales como deido
clorhidrico, Determinados bencimidazoles sustituidos in-
feriores pueden formar sales de amonio cuaternario.

Estos nuevos compuestos y sus sales pueden
ser preparados de acuerdo con los métodos generales des-
critos en la patente espafiola 308.860,

. Los bencimidazoles sustituidos ¥ sus sales
Pueden ser incorporados en composiciones herbicidas, de
cualquiera de las maneras usuales, con o sin agentes hu-
mectantes y diluyentes inertes.

Muchas de las sales de los bencimidazoles sug
tituidos son solubles en agua, y éstas pueden ser utiliza
das en composiciones herbicidas como soluciones acuosas,
con o sin agentes humectantes o dispersantes, disolventes
orgénicos, adhesivos vy similares, que son incorporados co
minmente en pulverizaciones para fines agricolas y rela-
cionados. Se prefiere generalmente utilizar estas sales
en asociacidn con un agente humectante,

81 se desea los bencimidazoles sustitufdos o

sus sales pueden ser disueltos en un disolvente inmisci~
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ble con agua tal como por ejemplo un hidrocarburo de alto
punto de ebullicidbn, que contiene apropiadamente agentes
emulsificantes disueltos de manera que actlie como un acei
te auto-emulsificable por adicidbn al agua.

Los bencimidazoles sustituidos o sus sales
pueden ser mezclados Gambién con un agente humectante con
0 sin un diluyente inerte para formar un polvo humectable
que es soluble o dispersable en agua, o pueden ser mezcla
dos con el diluyente inerte para formar un producto sdli-
do o pulverulento.

Diluyentes inertes que pueden ser incorpora-
dos a los bencimidazoles sustitulidos y las sales de los
mismos incluyen medios inertes sblidos que comprenden.ma—
teriales sbélidos pulverizados o divididos, por ejemplo,
arcillas, arenas, talco, mica, fertilizantes y similares
comprendiendo dichos productos materiales en polvo fino
o materiales de mayor tamafio de particulas.

Los agentes humectantes utilizados pueden
comprender compuestos anidnicos tales como por ejemplo
Jjabones, esteres de sulfatos grasos, tales como sulfato
de dodecil sodio, sulfonatos aromiticos grasos tales como
alcohil benceno sulfonatos o bubil naftaleno sulfonato,
sultonatos grasos mds complejos tales como la amida, pro-
ducto de condensacién de &cido oleico y N-metil taurina,
o el sulfonato de sodio de succinato de dioctilo.

Los-agentes humectantes pueden comprender tam
bién agentes humectantes no idnicos tales como por ejem—
plo productos de condensacibén de &cidos grasos, alcoholes
grasos o fenoles sustituldos grasos con 6xido de etileno,

o esteres grasos de azlcares o alcoholes polivalentes, o
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los productos obtenidos de los Gltimos por condensacidn
con dxido de etileno, o los productos conocidos como copo
limeros en bloque de 6xido de ebileno y éxido de propile-
no. Los agentes humectantes pueden comprender tambiédn
agentes catidnicos tales cond’ por ejemplo bromuro de ce-
til trimetil-amonioc y similares.

Las composiciones herbicidas pueden contener
otros componentes herbicidas tales como por ejemplo obros
2-trifluorometil bencimidazoles sustituidos activos, &dci-
do 2-metil-4-cloro fenoxi acético, &cido 2,4-diclorofeno-
xi acético, dcido 2,4-dicloro fenoxi propidnico, 2-cloro-
4,6-bis etil amino-1,3,5-triazina, N'-(4-clorofenil )~-NN~di
metil urea y similares.

Los siguientes ejemplos estdn dados para ilus

trar el presente invento.

Ejemplo 1

Se determind el efecto herbicida de los com-
puestos utilizando las especies, guisantes (Pisum sativum);
mostaza (Sinapis alba); lino (ITinum usitatissimum) remola
cha (Beta vulgaris variedad Sharpes Klein E), alforfén o
Trigo sarraceno (Fagopyum esculentum) y cebada (Hordeum
vulgare var. Proctor).

El compuesto fue aplicado a las plantas por
medio de pistolas pulverizadoras de alimentacidn por gra-
vedad atomizadoras de aire gemelas montadas sobre una pla
ca giratoria, cuya velocidad de rotacibn fue ajustada de
manera que las plantas recibieron un volumen equivalente -
a 363 litros por cada 0,4 hectireas. Ia dosis de aplica-

cién inicial era de 11,2 kg por hectdrea, que fue dividi-
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da en mitades en ensayos sucesivos hasta que no se obser-
vd una respuesta significativa.

La actividad fue comprobada visualmente 7
dias después de la aplicacidn; las especies fueron califi
cadas individualmente en una escala de O a 100 en que O =
ningn efecto y 100 = destruccidn completa. Los niveles
de DL5O fueron obtenidos representando graficamente la
curva de dosificacidn/calificacidén sobre papel de anili-
sis de Log-Probit y se obtuvieron a ojo a partir de una
linea de mejor ajuste.

Se obbtuvieron los siguientes resulbados:
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Ejemplo 2.

Guisantes (Pisum sativum); mostaza (Sinapis
alba); lino (linum usitatissimum); remolacha (Beta vulga-
ris); alforfon o trigo sarraceno (Fagopyrum esculentum);

y cebada (Hordeum vulgare var. Proctor) fueron cultivados
en pequeflos recipientes planos de aluminio (de 19 x 9,5 x
5 cm) que contenian el compuesto parawmacetas John Innes
ne 1 - 2 especies en un recipiente. Cuando las plantas
eraﬁ de aproximadamente 5 a 7 cm de alto y lés primeras
hojas verdaderas se habian expandido completamente fueron
pulverizadas con soluciones o suspensiones en acetona/agua
de los compuestos abajo indicados a dosis equivalentes a
11,2 y/o 1,4 kg/ha de ingrediente activo en %63 litros.
Después de 7 dias de cultivo en un recinto de ambiente con
trolado (a 222C) con 14 horas de iluminacidn artificial
por dia a 12,912 lux, la actividad de los compuesbtos con-
téa cada especie fue determinada de écuerdo con un indice
herbicida en que O = ninguna efecto y 100 = destruccidn

completa. Los resultados estdn resumidos en la siguiente

tabla:

- 10 -
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Ejemplo 3

Semillas de guisantes (P. sativum), mostaza
(8. alba); lino (L. usitatissimum), maiz (Zea mays), cebz
da (H. vulgare) y centeno (Tolium Sp.) fueron sembradas
en pequefios recipientes planas de aluminio que conmbtenian
el compuesto para macetas John Innes nim. 1 en el que se
habian mezclado previamente los compugstds indicados se-
guidamente a una dosis de 24 ppm. (pesomde ingrediente ag
tivo por volumen de tierra equivalente a una aplicacibn
de 11,2 kg por hectirea mezclado hasta la profundidad de
la tierra de los recipientes). Después de 22 dias de cul-
$ivo en un recinto de ambiente controlado (229C; 14 horas
de luz por dfa) las plantas fueron examinadas en cuanto a
signos de actividad herbicida., El dafio se debtermind con
arreglo a un indice en el que O = ningin efecto y 100 =
muerte completa. Los resultados estan resumidos en la si-

gﬁiente tabla:

- 12 -
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Ejemplo 4

Se encontrd que 30 partes de 4,6-dibromo-2-
trifluorometil bencimidazol, 30 partes de alcohol etilico
industrial, 4,8 partes de h%g;éxido de sodio y 80 partes
de agua dieron una solucién acuosa transparente que al en
friar depositd cristales de la sal de sodio de 4,6-dibro-

-

mo-2-trifluorometil hencimidazol.
Ejemplo 5

Se hizo una composicidn herbicida preparando
un concentrado acuoso de la sal de sodio de #,6-dibromo-
2=trifluorometil bencimidazol y de ILissapol NX. Este con-
centrado acuoso pudo ser diluldo con mds agua para pulve-
rizar.

La presente solicitud que corresponde a la
presentada en Gran Bretafla, el 13 de Julio de 1.965, bajo
el nfimero 29.585/65; 31 de Julio de 1.965, nimero 32.885/65;
23 de Octubre de 1,965, nfimero 44,987/65 vy 3 de Noviembre
de 1.965, nlmero 46.594/65, se acoge a los beneficios del
articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Indus-

trial.

¥ O T &

Los puntos de invencidn, propia y nueva, que
se presentan para que sean objeto de la presente solicitud

de Certificado de Adicidn en Espafia, son los siguientes:

- 14 -
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l.- Mejoras introducidas en el objeto de la
patente principal Ne, 308,860, expedida el 29 de Octubre
de 1965 por: "Mejoras introducidas en la preparacién de
composiciones fisioldgicamente activas", de acuerdo comn
las cuales una composicidn herbicida contiene como ingre-
diente activo al menos un bencimidazol sustituldo elegido
de: 4-nitro-5-bromo-2-trifluorometilbencimidazol, 5-ciano
~2-trifluorometilbencimidazol, 5-cloro-6-nitro-2-trifluo-
rometilbencimidazol, 5-metil-2-trifluorometilbencimidazol,
S5-ter.butil-2-trifluorometilbencimidazol, 5-metoxi-2-tri-
fluoroﬁetilbencimidazol, S5-bromo-2~trifluorometilbencimi-~
dazol, 5-yodo-2-trifluorometilbencimidazol, 5-fluoro-2-
trifluorometilbencinidazol, S5-amino-2-trifluorometilbenci
midazol, 4-nitro-2-trifluorometil bencimidazol, 4—brom6-
2-trifluorometilbencimidazol, 4,6-dibromo-2-trifluorome-
tilbencimidazol, 5,6-dibromo-2-trifluorometilbencimidazol,
4,6,7-tribromo~-2-trifluorometilbencimidazol, 4-bromo-6-ni
tro-2-trifluorometilbencimidazol, 4-nitro-6-bromo-2-tri-
fluorometilbencimidazol, 4-cloro-6-bromo-2-trifluorometil
bencimidazol, 4-bromo-6-cloro-2-trifluorometilbencimida~
zol, 4,6-dinitro-2-trifluorometilbencimidazol, 4-nitro-5-
cloro-2-trifluorometilbencimidazol, 4-nitro-5,6-dicloro-
2-trifluorometilbencimidazol, 4,5-diclorc-6-nitro-2-tri-
fludfaﬁetilbencimidazol, 4,6-dicloro~5-nitro-2-trifluoro-
metilbencimidazol y 4,5,7-tribromo~2-trifluorometilbenci-
midazol o sus seles.

2.~ Mejoras como se reivindican en el punto 1,
caracterizadas por comprender bambién al menos un mate-
rial elegido del grupo que comprende agentes humectantes,

diluyentes inertes y disolventes orginicos,

- 15 -
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5.— Mejoras como se reivindican en el punto 1

o en el punto 2, caracterizadas por comprender también
otro herbicida.

4.~ Mejoras introducidas en el objeto de la
Patente Principal ne 508.860, expedida el 29 de Octubre
de 1.965, por: "Mejoras introducidas en la preparacidn de
composiciones fisiolégicamente activag”,

Tal y como se ha descritodgﬁ la Memoria que
antecede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de dieciséis hojas escri-

tas a miquina por una sola cara.

Madrid,

- 16 -
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