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Es conocido el empleo de sales del
écido,2—metil—4~clorofenoxiacético, parvicularmente -
la sal potdsica hidrosoluble, como herbicidss selecti
vos. También es de conocimiento zeneral el hecho de

50 que el compuesto 2-cloro-4,5-bis-(etilomine)-s~triaci
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na se ubtiliza como herbicida total. WNo obsﬁaﬁte, su
aceidn respectiva no satisface en todos los zespec—
tos,

Encontrdse, sin embargo, que son

herbicidas eficaces los compuestos de férmula,

Q=0

\\NAR

=0

/
L

en la que R significa un radical cicloalquilo con 5
haste 12 dtomos de carbono y R' representa un dtomo
de hidrdgeno o el grupo CO-A, en cuyo caso A signi-
fica wn radical alifatico con 1 hasta 8 dtomos de ~
carbono, un grupo c¢iclopropilo o un grupo fenilo -
eventualmente substituido por cloro o wn grupo feno-
ximetilo eventualmente substitufdo por cloro y/b me~
tilo o un grupo fenoxi-d-propilo.

De entre las substancias activas
conforme & la presente invencidn se citan, a t{tulo
de ejemplo, las sigulentes:
3-ciclopentil—~, 3-ciclohexil-, 3-ciclooctil~, 3~nor-—
bornil=-, 3-ciclododecil-2,4-dioxo~tetrahidroquinazoli
na, l-acetil-3~ciclopentil=-2,4~dioxo-tetrahidroquina
zoline, l-propionil-, l-butirile, l-isobutiril-, l-tri
metilacetil-, l-metiletilacetil-, l-(2'-metil—4'-clg
rofenoxi)-acetil-3~ciclopentil-2,4~dioxo-tetrahidro~

quinazoline, l-acetil-, l-propionil-, l-butiril-, -



l-isobutiril-, l-(metil-etitacetil)-, l-(2'—et11he1a
noil)-, l-cronotil-, l-@imetil-acril-, l-trimetilace
til-, 1-(metil-etil-butil-acetil)-, l-benzoil-, 1-(2',
4'-diclorobenzoil)-, l-fenoxiacetil-, 1-(2!',4'-diclo

5. rofenoxiacetil)—, 1-(2'-metil-4'-cloro~fenoxi- dy—pro
pionil)=3~-ciclohexil-2,4~dioxo%etrahidroquinazolina,
l-gecetil~, l-propionil~, l-butiril-, l-isobutiril-,
1-(metil-etil-acetil)-3~-norbornil~2,4-dioxo~tetrahi-
dr0quinazoiina,

10, l-acetil-, l-propionil-, l-butiril-, l-isobutiril-,
l-ciclopropanoil-, l-{metil-etil-acetil)-3-cicloootil-
2,4~dloxo~tetrahidroquinazolina,
legcetil-, l-propionil—, l-isobutiril-3-ciclododecil-2,4-
dioxo-tetrahidroquinazolina,

15. Las tetrahidroquinazolinas a emplear
conforme a la presente inveneidn pueden prepararse fé
cilmente segﬁn proccdimientos conocidos.

Como métodos de obtencidn, entran
en consideracion, por ejemplos:

20. 1. Ciclacién de Acidos W-substituidos de ureidos o —
bien de dsteres de cstos écidos, en presencia de agen

tes de condensacidn acidos:

)
COOR"
@ Bty TR & HOR"
NH-CO-NH~-R /
H

en cuyo caso R" representa hidrdgeno o un grupo al-
quilo y R tiene el significado arriba indicado.

25, 2, Acilacion de las 3-cicloalquil-2,4-dioxo-tetrani-
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droguinazolinas citadas en 1., mediante halogenuros
de acilo, preferentemente clorwros acilicos, en pre-
sencia de una sustancia aceptora de dcidos, por ejem
plo une amina terciaria.

5, ' Como todos los compuestos a emplear
conforme a la presente invencidn pueden obtenerse se
gin procedimientos andlogos, se describe a continua;
cion més detallodamente la preparacidn de la 3-ciclp
hexil-2,4-dioxo-tetrahidroquinazolina y de la l-pro-

10. pionil~3-ciclohexil-2,4-dioxo-tetrahidroquinazolina,

3-ciclohexil=2,4-dioxo=-tetrahidroguinazolina,

26,2 partes de feido 2-(N'~ciclo-
hexilureido)-benzoico se suspenden en 200 partes de
etanol., Afidiendo luego gota a gota, en el transcur-

15, so de 15 minutos, 25 partes de acido sulfurico concen
trado y ocalentando a 502C, se obtiene una solucidn -
clara. Despuds de hervir durante 2 horas a reflujo,
se enfria y se separa por aspiracidn la 3-ciclohexil-
2,4-dloxo-tetrahidroquinazolina precipitada en cris-

20, tales aciouliformes. Se obtienen 20 partes de cris-
tales blencos (esto es: 82% del rendimiento tedrico),
cuyo punto de fusidn esté comprendido entre 273 y 2749C,

l-vropionil=3~ciclohexil-2,4=dioxo~tetrahidroguinazo-

lina,

25, 22,4 partes de 3-ciclohexil-2,4-dig
xo~tetrahidroguinazolina y 40,4 partes de trietilami
na se disuelven en 300 partes de tolueno. A esta di
solucidn se affaden gota a gota, después de calentar—
la a 802¢C, 13,8 partes de cloruro de propionilo, en

30. el transcurso de 15 minutos. Se agita durante 6 horas
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més a 80%C, despuss de lo cual Se separa DOr aspira-

cidn el cloruro trietilamdnico precipltado. EL file-
trado se lava dos veces con cada vez 100 partes de -~
o, 4 .

acido clorhidrico 1 N y dos veces con cada vez 100 -

Lo
partes de agua. DLa fase organica se seca con sulfa-

it
°

to s6dico anhidro. Después de eliminar el tolueno en
vac{o, se obltienen 29 partes de cristales de color -
débilmente amsrillento (esto es: 96% del rendimiento
teérico), los cuales se purifican mediante recrista-
10. lizacion en etanol. Ia substancia pura funde a 80-
8120,
' Los compuestos a emplear conftorue
a la presente invencidn suelen presentarse en forna
de sustancias cristalinas o, en algunos casos, de -
15, aceites viscosos.
Entre los compuestos objeto de la

presente incencidén figuran los enumerados en 1a siguien

te tabla:
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Los productos controladores del -
crecimicento vegetal conforme a la presente invencidn
pueden aplicarse en forma de disoluciones, emulsio-
nes, suspensiomes o polvo, ILa forma de aplicacidn -

5, en cada caso més apropiada depende de la finalided -
del empleo de los compuestos, siendo, sin embargop -
importante gque esté asegurada siempre lg fina repar-
ticidn de la sustancia activa.

~ Como agentes auxiliares para obte

10. ner disoluciones directamente pulverizables, entran
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en consideracidén las fracciones de aceites minerales
de punto de ebullicion mediano hasta elevado, por -
ejemplo queroseno o aceite Diesel, como asimismo acei
tes de alquitrdn mineral y aceites de procedencia ve
getal o animal, ademds de hidrocarburos ciclicos ta-
les como tetrahidronaftalina y naftalinas glquiladas.
Tas formas de aplicacidh acuosas

Y

fs}

eden preparerse a partir de concentrados de emul-

sidn, pastas o polvos humectables (polvos pulveri-
zables}, a-los que'se afiade agua. Para obtener emul
siones, las sustancias pueden homogeneizarse en agua
en su forma inicial o en forma disuvelta en un disol-
vente, mediante humectantes o dispersantes., No exig
te tampoco inconveniente en preparar, a partir de lg
sustancla ectiva, un emulgente o dispersante y even-
tualménte un disolvente, concentrados diluibles con
agua. Los compuestos de suficiente basicidad pueden
emplearse también en forma de sales en disolucidn -
acuosa, despuds de salificados con deidios,

Para obtener los productos en for
ma de polvo, las sustancias activas se mezclan 0 se
nuelen junto con una cerga soélida.

Los siguientes ensayos comparati-
vos demuestran la superioridad de las mezelas confor
me a la presente invenoién, en comparacién con las -
sustancias activas conocidas,

Ejemplo 1l:

Bn macetas de pléstico de 8§ cm de

didmetro colocadas en el invernadero, se sembraron -

semillas de cebada (hordeum vulgare), trigo (triticum
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vulgare)y malz (zea mays), patatas (solanum tuberosum),

22 Wi
6

mostaza silvestre (sinapis arvensis), pampliha de ca
narios (stellaria media), cenizo (chenopodium album),
espiguille anual (poa anhua) y alopecuro (alopecurus
myosuroides)., Sobre la tierra asi preparada se pul-
verizd a continuacién, el compuesto l-propionil-3-ci
clohexil-2,4~dioxo~tetrahidroquinazolina (I) y, a ti
tulo de comparacidn, con el 2-metil-4-cloro-fenoxia-
cétato sodico (II), en dosis de cada vez 2 kg de sus
tancia active disperseda en 500 1 de azua vor hectd-
rea, Cuatro semancs después, se pudo constatar que
el compuesto I habia producido un efecto herbicida -
més morcado gue el producto II.

Los resultados obtenidos en este

experimento se indican en la siguiente tablas

Sustancia activa

I IT
Plantas Gtiles:
Cebada 0 10
Trigo 0 10
Mafz 0 40
Patatas 0 10
Malaes hierbas:
Mostaza silvestre 90 80~90
Pamplina de cancrios 80 10-20
Cenizo 80-90 80
Espiguille anual 80 10
Alopecuro 70 10-20

O
i

Sin efecto perjudicial

100

i}

Destruceidn total
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Producen el mismo efezio bioldgico
gque el compuesto I indicado en los ejemplos 1-4:
l-acetil-3-ciclohexil-2,4~dioxo-tetrahidroquinazolina
1l-propionil-3-ciclopentil~2,4-dioxo-~tetrahidroquinazo
lina, l-isobutiril-3-ciclopentil-2,4-dioxo-tetrahidro
guinazolina, l—metiletilacetil—3»ciclohexil—z,4—diogo—
tetrahidroquinazolina
1-trimetilacetil-3-ciclohexil-2,4~dioxo-tetrahidro-
quinazolina
l-crotonil-3-ciclohexil-2,4~dioxo-tetrahidroquinazolina
l-benzoil-3~ciclohexil-2,4~dioxo~tetrahidroquinazolina
l-propionil~3-norbornil-2,4~dioxo~tetrahidrogquinazolina,
Ejemplo 2:

Las plantas trigo (triticum vulge
re), malz (zea mays), algodon (gossypium sp.), pampli
na de canarios (stellarié media), amor de hortelano
(galium aparine), espiguille anual (poa annua) y es-
pecie de mijo (panicum crus galli) se trataron, en el
momento de haber alcanzado una altura de crecimiento
de entre 4 y 17 om, con l-propionil-3-ciclohexil-2,4-
dioxo~tetrahidroquinazolina (I) y, comparativemente,
con el 2-metil-4-cloro-fenoxiacétato sddico (II), as
cendiendo las cantidades respectivas a 2 kg de sustan
cia activa por hectérea, dispersada en 500 1 de agua
por hectdrea. Tres semanas después, se pudo consta-—
tar que I habia producido um efecto herbicida mds mar
cado que el compuesto I1I,

Los resultados obbtenidos en este

experimento se indican en la siguiente tabla:
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Sustancia ac‘civg

I IT
Plantas Utiles:
Trigo 0 0-10
5 Maiz : 10 40
Algodon 0-10 60
Ilalas hierbas:
Panplina de canarios  90-100 20
Amor de hortelano 80 10
10. Espiguilla anual 80 0
Bspecle de mijo 100 0-10
0 = 3in efecto perjudicial
100 = Destruccién total
Producen el misme efecto bioldgi-
- co que el compuesto I indicado en los ejemplos l1-4:
3=ciclopentil-2,4-dioxo~tetrahidroquinazolina
l-acetil-3~ciclopentil-2,4~dioxo~tetrahicroquinazolina
l-metiletilacetil~3~ciclopentil-2,4~dioxo-tetrahidro
50. quinazolina
l-butiril=-3-ciclohexil=2,4~dioxo~tetrahicdroquinazolina
1-isobutiril~3=-ciclohexil-2,4~dioxo-tetrahidroguina~
zolina
1-dimetilacril-3-ciclohexil-2, 4-dioxo-tetrahidroquina
25, zolina

J~ciclopropanoil-3—~ciclooctil-2,4-dioxo~tetrahidroqui
nazolina
l-acetil-3-ciclocctil-2,4~dioxo~tetrahidroquinazoli~
na

30, l-propionil~3~ciclooctil-2,4~dioxo~tetrahidroquinazolina
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3-ciclododecil~2,4-dioxo~tetrahidroquinazolina.
Ejemplo 3:

Un campo experimental'en el que se
habia sembrado mostaza silvestre (sinapis arvensis),
pamplina de canarios @tellaria media), camomila (matri
caria chamomilla), cenizo (chenopodium albﬁm), espigui
1la anual (poa ammua) y alopecuro (alopecurus myosuroi
des) se tratd, el mismo dfa de la siembra, con 1-pro
pionil-3-ciclohexil-2,4-dioxo-tetrahidroquinazolina
(I) y, a titulo de comparacidén, con 2-cloro-4,6-bis-~
(etilamino)~s~triacina, aplicando en ambos cosos § -
kg de sustancia active por hectérea, dispersada en -
500 1 de agus/hectérea. Después de brotadss las ma-
las hierbas de hojas anchas y de hojas estrechas, el
terreno experimental sobre el gue se habia aplicado
el compuesto I mostrd sefiales més morcadas del efec~
to herbicida que el terreno tratado con II,

Bjemplo 4:

Sobre un terreno agricola Util cu
bierto de mostaza silvestre (sinapis arvensis)y pam-
plina de canarios (stellaria media), camomila (matri
caria chamemilla), cenizo (chenopodium albim), espi-
gwilla anual (poa annua) y alopecuro (alopecurus myo
suroides) se pulverizé, en el momento de haber alcan
zado las plantas vna altura de crecimiento de entre
3y 8 cm, el compuesto l-propionil-3~ciclohexil=2,4-
dioxo-tetrahidrOQuinézolina (I) y, a titulo de compa

racidn, 2-cloro~4,6-bis-(etilamine)-s~triacina (II),
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en dosis de cada vez 5 kg/hectarea de Bustancia acti

Ve dispersada en 500 1 de agua por hectirea, Algu-
nos dias después, ya se pudo constatar que lass malas
hierbas de hojas anchas y de hojas estrechas tratadas
con I hebian sufride dafios mds fuertes que las trata
das con el compuesto II. A4l cabo de 3 semanas, casi
todas las plantas resultaron completaueite destrui-
das,

Producen el mismo efecto bioldgi-
co que el compuesto I indicado en los ejemplos 1l-4:
1-(2',4'~diclorofenoxi~% ~propionil)-3~ciclohexil~2, 4~
dioxo=-tetrahidrogquinszolina
3~-ciclohexil-2,4-dioxo~tetrahidroquinazolina,
3-norbornil~2,4-dioxo~tetrahidroguinazolina
1-(metil-etil-butil~acetil)-3-ciclohexil-2, 4~dioxo~
tetrahidrogquinazolina
1-(2'-etilhexanoil)-3-ciclohexil-2,4~dioxo~tetrahidro
quinazoline
1-(21,4'~diclorobenzoil)~3~ciclohexil-2,4~dioxo~tetra
hidrogquinazolina
l-fenoxiacetil=-3-ciclohexil-2,4~dioxo~tetrahidroquie~
nazolina
1-(2'-metil-4t-clorofenoxzi)-acetil~3~ciclopentil=2,4-
dioxo-tetrahidroguinazclina
1-(21,4'-diclorofenoxiacetil)~3-ciclohexil-2,4~di0x0~
tetrahidroquinazolina,

l-acetil-3-norbornil-2,4-dioxo=-te
trahidroguinazolina

l-isobutiril-3-norbornil-2,4~dioxo~tetrahidroquina~

zolina
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l-metiletilacetil-3~norbornil-2,4-dioxo-tetrahidroqui
nazolina.
l-isobutiril-Z,4-dioxo-tetrahidroQuinazolina
l-metiletilacetil-3~ciclooctil~2,4~dioxo-tetrahidro-
quinazolina
lwpropionil-3—ciclododecil-Q,4—dioxo-tetrahidr0quing.
zolina,
0o 7 A
Descrite suficientemente la natu-
releza del invento, zsi como la manera de realizarlo
en lg prictica, debe hacerse constur que las disposi
ciones anteriormente indicadas son susceptibles de -
modificuclones de detalle en cuanto no alteren su -
principio funicouental. Teombidn se hace constor gque
el invento correspondtc & una solicitud de natente -
presentada en Alcmania con fecha 24 de marzo de 1966,
bajo el nimero B 86342 IVa/45 1, acogiéndose por tan
to @ los beneficios que conceden los Convenios Integ
nsclonales en vigor, siendo lo gue constituye la esen
cia del referido invento y por lo gue se solicita -
Patents de Invencion por 20 anos en Espaiia sobre:
NPROCEDINTEHTC PARA LA OBTEHCICN LE UW HIRBICIDAY; -
caracterizandose por lo siguiente:
18,.~ Procedimiento para la obten-
cion de un herbicida, que contiene un compuesto de ~

7
formula I:

0
]
c
=R
C=0 I
N/
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en la quz R signifiéé un redical cicloalguilo ¥ R' re

presents un Ztomo de hiérégeno 0 cl gripo CO-4, en -
cuyo caso A significa un radical alifitico, wa £rupo
ciclopropilo o un grunc fenilo eventualmente susti-
tufdo nor cloro o un grupo fenoximetilo eventualmen-
te sustituido por cloro y/o metilo o un grupo feno-
xi-A~propilo, caracterizado porguc en una primcra eta
pa se obliecne un comgpucsto de formula I colcniendo —
en presencla de un asente de conGensacidn scido, un

’ 0 = 0y ’ :, o 4
acido de ureidos o su cster, ae formuule II,

cooRt
II

UH-CO-FH-R

en la que R tiene el significado arriba indicado y -
R" representa hidrégeno o un grupo alguilo, pora ha-
cer enbounces reocoional eveuitualmente la J~ciclo-al~
quil~=2,4~dioxo~tetrahidroquinazoling asi obtenida con
un halogenuro de acilo, en w»resencla Ge una sustancia
acevtora dcidos y, a opeion, en uma sesunda etapa, el
compuesto de formula I se mezcla con un material de
carga sdlido o 1iquido.

22 ,~ Procedimiento para la obten-
cién de un herbicida; tal y como queda sustancialmen

te descrito en la presente wemoria.
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