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"Proced imiento para la preparación de tiaimidazolidinaa 
de efectos herbicidas"

FARBENFABRIKEN BAYER AETIEN6ESELLSCHAFT, 
entidad alemana, residente en 
leverkusen-Bayerwerk, Alemania.

La presente invención se refiere a nuevas 
tiaimidazolidinaa que tienen propiedades herbicidas, 
asi como a un procedimiento para su preparación.

Ya se ha dado a conocer que imidazoi id inas; 
5. tales como la imidazolidina de la fórmula
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pueden ser empleadas como substancias activas her­
bicidas ¡[compárese: Patente norte-americana ndmero 
2.895.817). .

)Se ha encontrado que las nuevas tiaimidazo- 
lidinas de la fórmula general

en la qual R representa un miembro del grupo consis­
tente en un resto de hidrocarburo alifático con i a 
4 átomos de carbono y un resto de hidrocarburo ali­
fático ̂ con 1 a 4 átomos de carbono substituido por 
un hal&geno, y nt significa uno de los ndmeros 0 y 
1, tienen fuertes propiedades herbicidas, particular- 
mente propiedades herbicidas selectivas.

Además, se ha encontrado que se obtienen 
las tiaimidazolidinas de la fórmula (I) de tal ma­



ñera que derivados de Area de la fóimuia

f) - * 
en la cual R y n tienen ios significados arriba
indicadoŝ  se hacen reaccionar con cloruro de ácido
clbrocarbónilsulfénico, eyentualmente en presencia
de un disolvente.

/
¡Las tiaimidazolidinas preparables según
}

el invengo, muestran sorprendentemente una mayor 
eficacia^herbicida, particularmente una mayor efica­
cia herbicida selectiva, que las imidazolidinas co­
nocidas del estado de la técnica que constituyen las 
substancias activas químicamente más parientes de 
igual acción. Per consiguiente, las substancias según 
el invente representan un enriquecimiento de la téc­
nica.

Aplicándose cloruro de ácido clorocarbonli- 
suifénico y i-(4-trifluormetil-fenll)-3-met ilArea como 
substancias de partida, el desarrollo de la reacción 
puede ser representado por el siguiente esquema de 
fórmulas:



Loa derivados de úrba a aplicar para la 
reacción según el invento están terminantemente iden­
tificados por la fórmala (II) arriba indicada. En la 
fórmula* R representa preferiblemente alquilo con 1 

5. a 4 átomos de carbono, tal como metilo, etilo, pro­
pilo, isopropiio, butilo e isobatilo, y alqaeniio con 
2 a 4 átomos de carbono, tal como aillo. Los restos 
están substituidos preferiblemente por cloro o 
bromo.

10. Como ejemplos de las úreas aplicables se­
gún el invento, sean mencionados en detalle los 
siguientes: t
1-(4-trifluorme til-fenil)-3-metilárea 
1-(4-trifluormetil-fenil)-3-etiiúrea 

15.- 1-(4-trifluorme til-fenil)-3-isopropiiúrea
l-(3-trifluormetil-fenil)-3-metilúrea 
l-(3-trifluormetil-fenil)-3-n-propilúrea 
1-(3-cioro-4-trifluormetil-fenil)-3-me tilúrea 
1-(3-oioro-4-trifluorme til-fenil)-3-(2-bromo-etii)- 

20. úrea
1-(3-cioro-4-trifluorme til-fenil)-n-butllúrea
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1- ( 2- el oro-4- trifi norme til-fenil) - 3-me tildrea 
1- (2- cloro- 4r-trifmorme til-f enil) -3-isobutildrea.

Se lleva a cabo la reacción preferiblemen­
te en presencia de un diluyante. Trabándose con 
disolventes, encuentran aplicación preferiblemente 
tales que no reaccionan o reaccionan tan solo len­
tamente con cloruro de ácido clorocarboniieulfénioo. 
Como tales disolventes sean mencionados, a titulo 
de ejemplo, los siguientes: hidrocarburos, tales como 
nafta, hexano, benceno, tolueno; hidrocarburos clo­
rados, tales como cloruro de metiieno, dicioroetaho, 
cloroformo, tetracloruro de carbono, ciorobenoeno, 
diclprobenceno^ éteres, tales como tetrahidrofurano, 
éter dibutilico; ásteres, tales como acetato etílico; 
además^ cualesquiera mezclas de los precitados disol­
ventes.

La temperatura de reacción puede variar 
dentro de limites amplios. Por lo general, se trabaja 
entre 203 y 15030, preferiblemente entre 503 y 803C.

Por lo general, los componentes de reacción 
son aplicados en relaciones cuantitativas aproximada­
mente equimolares. Se puede nevar a cabo la reacción, 
por ejemplo de tal manera que a una temperatura de 
60-8030 a la solución o suspensión de la drea se 
agrega gota a gota cloruro de ácido clorocarbonil- 
sulfénioo y se mantiene la mezcla de reacción a di­
cha temperatura hasta la terminación de la disocia­
ción de ácido clorhídrico gaseoso.

Una vez terminada la reacción, se concentra 
por evaporación en el vacio. Se agita con metanol car
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liante el residuo que en la mayoría! dé^ibs casos 
es cristalino, y se aísla la substancia sólida por 
filtración. Asi se obtiene la tiaimldazoiidina en 
forma pura.

Las 3,5-dioxo-l,2,4-tiaimldazolidinas pre­
par ables seg&n el invento, muestran fuertes propie­
dades herbicidas. Por ello, pueden ser aplicadas pa-? 
ra la destrucción de plantas. En vista de qué su efi­
cacia herbicida es muy diferente contra distintas 
plantas, las miañas pueden ser aplicadas también 
como herbicidas selectivas.

Las mismas pueden ser aplicadas para com­
batir malezas en'cultivos agrícolas, tales como cul­
tivos de trigo, avena, maíz, algodón. Como malezas 
en el sentido más amplio entran en consideración las 
plantas que crecen en cultivos o lugares donde no 
son deseadas. Son particularmente bien combatibles: 
Sinapis, Caíinsoga, Steliaría, Urtica, Matricaria, 
Dancus, Pastinaca, Echlnochloa.

Las substancias activas segdn el invento 
pueden ser transformadas en las formulaciones usuar­
ios, tales como soluciones, emulsiones, suspensiones, 
polvos, pastas y granulados. Estas formulaciones son 
preparadas en forma conocida, por ejemplo, mezclán­
dose las substancias activas con diluyantes, vale de­
cir, disolventes líquidos y/o substancias de vehícu­
lo sólidas, eventualmente con el empleo de agentes 
superficialmente activos, es decir, emulsivos y/o 
agentes dispersantes. En el caso de la utilización
del agua como diluyante, se pueden emplear también
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por ejemplo, disolventes or g á n i c o f s o l v e n t e s  
auxiliares. Como disolventes líquidos entran en 
consideración esencialmente:
hidrocarburos aromáticos, tales como xileno y ben­
ceno; hidrocarburos aromáticos clorados, tales como 
clorobencenos; parafinas, tales como fracciones de 
petróleo; alcoholes, tales como metanol y butanoi; 
disolventes fuertemente polares, tales como dimetil- 
formamida y di^etilsuifóxido, asi como agua; como 
substancias de vehículo sólidas: polvos minerales 
naturales, tales como caolines, arcillas, talco y 
creta; y polvos minerales sintéticos, tales como 
ácido silícico altamente disperso y silioatos; como 
emulsivos: emülsivoa no ionógenos y aniónicos, tales
como ásteres de polioxietiieno y ácidos grasos, áte- 
res de polioxietiieno y alcoholes grasos, por ejemplo 
alquilarilpoliglicoláter, suifonatos alquílicos y 
arilicos; como agentes dispersantes: por ejemplo, 
lignina, lejías de desecho de sulfito, metilceialosa.

Las substancias activas segón ei invento 
pueden estar presentes en las formulaciones en mezcla 
con otras substancias activas herbicidas conocidas, 
tales como ácidos fenoxicarboxílicos, fenoles nitra­
dos, áreas, uraciies, triazoles, triazinas y carba- 
matos.

Por lo general, las formulaciones con­
tienen entre un 0,1% y un 95% por peso de substan­
cia activa, preferiblemente entre un 0,5% y un 90% 
por peso.

Las substancias activas pueden ser apii-30.



cadas como tales, en forma de ene formulaciones o 
de las preparaciones de aso hechas de las mismas, 
tales como soluciones, emulsiones, suspensiones, 
polvos, pastas y granulados. La aplicación es efec­
tuada en la forma usual, por ejemplo por riego, ro­
ciada, vaporización, distribución o espolvoreo.

Las obstancias activas pueden ser apli­
cadas segdn el procedimiento de tratamiento de pre­
germinación} sin embargo, son particularmente efi­
caces, si se las aplican según el procedimiento de 
tratamiento de post-germinación.

Las concentraciones de las substancias 
activas pueden variar dentro de limites amplios,
Las mismas son dependientes de las condiciones atmos­
féricas, de la finalidad, asi como de las plantas a 
combatir, respectivamente de las plantas á proteger.

Si se emplean las substancias activas 
como herbicida; total, el contenido de la substancia 
activa en la preparación de uso está, por lo general, 
entre un 0,1% y un 2% en peso, preferiblemente entre 
un 0,2% y un 0,8% en peso. Si se las aplican como 
herbicidas selectivas, el contenido de substancia ac­
tiva está, por lo general, entre un 0,0l% y un 0,2% 
en peso, preferiblemente entre un 0,03% y un 0,1% en 
peso.
Ejemplo A -
Ensayo post-geiminación:
disolvente: 5 partes en peso de acetona
emuleivo: 1 parte en peso de alquilarilpoligliooléter.

Para la obtención de una preparación apro-
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piada de substancia activa, se aezciá^js^é^en 
peso de substancia activa con la cantidad indicada 
de disolvente, se agrega la cantidad indicada de 
emulaivo y subsiguientemente se diluye el concentrado 
con agua hasta la concentración deseada.

La preparación de substancia activa es 
rociada sobre plantas de ensayo de una altura de apro­
ximadamente 5 a 15 <3B hasta que se encuentren justa­
mente en un estado húmedo de rocío. Al cabo de 3 se­
manas se determina el grado del daño sufrido por las 
plantas y se lo clasifica con las notas de O a 5 que 
tienen los siguientes significados:

O ningún efecto i
1.manchas ind ividuaies de leve quemadura
2 marcados da&os en las hojas
3 hojas individuales y partes de tallo parcialmente 
muertas

4 planta parcialmente destruida
5 planta totalmente muerta.

Las substancias activas, sus concentra­
ciones y los resultados aparecen en la siguiente 
tabla:



obstancia activa

Ensayo post-germinación

concentra- Echi- Oheno Si- Ga- Stel Urti. Matri al- Za- 
ción de la no- po- * na- lin laria ca caria go- na- 
snbs.act. chloa dium pis so- * dón ho-
en % ga ria

fconooido)

0,1 3

0,05 5
5 5 5
5 5 5

5 5 5 4 5
5 5 5 3 5

0H
N N-CH^ 
 ̂ *
S — 0w

o

0,1 4-5 5 5 5
0,05 3 5 4-5 5

5 5 4 1 1
5 3-4 3 0 0
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Ejemplo B - 
Ensayo pre-germinaoiónt 
disolvente: 5 partes en peso de acetona 
emulsivo: 1 parte en peso de aiquilarilpoligiicol-

éter.
Para la obtención de una preparación 

apropiada de substancia activa, se mezcla 1 parte 
en peso de substancia activa con la cantidad indica­
da de emulsivo, se agrega la cantidad indicada de 
emulsivo y se diluye el concentrado con agua hasta 
la concentración deseada.

Semillas de las plantas de ensayo son 
sembradas en una tierra normal y el cabo de 24 horas 
son regadas con la preparación de substancia activa, 
manteniéndose la cantidad de agua por unidad de su­
perficie convenientemente constante. La concentrar­
ci ón de la substancia activa en la preparación no 
es de importancia, decisiva es tan solo la cantidad 
de la substancia activa aplicada per unidad de su­
perficie. Al cabo de 3 semanas se determina el gra­
do del daño sufrido por las plantas de ensayo y se 
lo clasifica con las notas de 0 a 5 que tienen los 
siguientes significados:

0 ningdn efecto
1 leves daños o retraso del crecimiento
2 marcados daños o represión del crecimiento
3 graves daños y desarrollo tan solo deficiente
o crecimiento de tan solo un 50% de las plantas

4 plantas parcialmente destruidas después de la 
germinación o crecimiento de tan solo un 25% de30
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las plantas.

5 plantas totalmente muertas o no crecidas.
Las substancias activas, las cantidades 

aplicadas y ios resaltados aparecen en la siguiente 
"tabla!

T A B L A
Ensayo pre-geiminaci6n

Substancia activa cantidad de Cheno- Sina- avena trigosubpt.act. podium pis

ow
-H N-CH^! O

10 5 4 4
C-* C 5 4-5 5 3 3
W
0

H
0 2,5 2 5 2 1

(conocido)

0
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22 g de l- (4^ trif luorme til-fenil)-3-me tild 
rea (0,1 mol) son suspendidos en 200 cm^ de benzol*
A la suspensión se agregan gota a gota 14 g de cloruro 
de ácido clorocarbonilsulfónico (un 10% de exceso) y' 
se calienta la mezcla a la temperatura de ebullición 
hasta la terminación del desarrollo de ácido clor­
hídrico gaseoso (aproximadamente 7 horas)* Subsi­
guientemente se concentra por evaporación en el vacío 
y se recristaliza el residuo en metanol. Se obtienen 
16 g (un 58% de la teoría) de 2-(4-trifluoimetii-fe 
nil)-4-metil-3,5-dioxo-l,2,4^tiaimidazolidina,
P.f. * 154*C.

En.forma análoga se preparan los siguien­
tes compuestos

P.f.: 149SC.
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N O T A
Descrita suficientemente la naturaleza 

del invento, asi como la manera de realizarlo en la 
práctica, debe hacerse constar que las disposiciones 
anteriormente indicadas son susceptibles de modificar- 
ciones de detalle en cuanto no alteren su principio 
fundamental. También se hace constar que el invento 
corresponde a una Solicitud de Patente presentada en 
Alemania ns F 51 360 IVd/l2 p de 27 de enero de 1967 
acogiéndose, por lo tanto, a los beneficios que con­
ceden ios Convenios Internacionales en vigor, siendo 
lo que constituye la esencia del referido invento y 
por lo que se solicita Patente de Invención por 20 
ahos en EspaRa: "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION 
DE TIAIMIDAZOLIDINAS DE EFECTOS HERBICIDAS"; carac­
terizándose por lo siguiente:

is - Procedimiento para la preparación 
de tiaimidazolidinas de efectos herbicidas, de fór­
mula general

en la que R representa un resto alifático con 1 a 
4 átomos de carbono, eventualmente, substituido por 
un halógeno, y n significa el námero O ó 1, carac­
terizado porque derivados de área de fórmula generan
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su la que R y H tienen los significados arriba in­
dicados, se hacen reaccionar con cloruro de ácido 
clorocarboniisuif Único, eventualmente en presencia 
de un disolvente orgánico inerte^ a temperaturas 
comprendidas entre 20 y 1503C, preferentemente en­
tre 50 y 803C.

23 - Procedimiento según la reivindi­
cación 13, caracterizado porque como disolventes 
orgánicos se emplean benceno, tolueno o xileno.

33 - Procedimiento según las reivindi­
caciones anteriores, caracterizado porque la reac­
ción se efectúa en presencia de un aceptor de ácido.

43 - Procedimiento según la reivindicar 
ción 33, caracterizado porque como aceptor de ácido 
se emplea hidróxido sódico o potásico, carbonato 
sódico o potásico.

53 - Procedimiento para la preparación 
de tiaimidazolidinas de efectos herbicidas, tal y 
como queda sustancialmente descrito en la presente 
Memoria.
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