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PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE DERIVADOS DE 
LA UREA DE EFECTO ANTIPARASITARIO.
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Quartier de la Dargoire, 69-Lyon, Francia.

ssa:aK3̂ca=íss:

La presente invención se refiere a nuevos produc­
tos quimioos derivados de la urea y a la utilización de es­
tos compuestos como antiparasitarios.

Más precisamente la presente invenoión se refiere 
a nuevos fenilos-, bencilos- o benzoil-ureas, que responden
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a la fámula general:

(B)^-NH-CO-N

A

formula en la que A representan uno o varios.sustitu
yentes idénticos o diferentes elegidos entre los agru- 
pamientos siguientes: H, halógeno, alquilo, alquilo halo 
ganado, alcoxi; B es un radical C!0 ó CHg;, m = 0 ó 1;
R y R' son radicales alquilos (idénticos o diferentes) 
que contienen de í a *4 átomos de carbono y n = 2 ó 3.

Los nuevos productos según la invención se ob­
tienen por aooión de un isocianato de fenilo o de bencilo 
o de benzollo da fórmula:

Entre los isocianatos asi utilizables se pueden 
citar principalmente:

- los isocianatos de 0-m, p-clorofenilo,
- los isocianatos de 2,4- - 2,5 - 3,5 - 2,6 
diolorofenilo,

- los isocianatos de 2,4,5 ó 2,4,6 triclorofe- 
nilo

y los homólogos bromados, yodados o fluorados de estos 

isocianatos.
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Loa isoclanatos de mono, di o de trialquilo- 

-fenilo tales como:

terbutilfenilo,

- los isoclanatos de mono o di trifluoimetil

tal como la N-metil N-metoxi etílamina,
la N-metil N-metoxipropilamina, 
la N-etil N-metoxietilamina, 
la N-átil N-metoxipropilamina, 
la N-butil N-butoxietilamina 
la N-butil N-metoxipropilamina, etc.
La reacción se efectúa en general en presencia

de un disolvente orgánico químicamente inerte frente a 
los productos ¿e reacoión, tal como un hidrocarburo ali- 
fático o cicloallfático eventualmente clorado y de prefe 
rencia aromático tal como: benceno, tolueno, xlleno, etc

La temperatura de reacción puede, según el me­
dio reaccional, estar comprendida entre 10 y 2009 y dé 

preferencia entre 609 y 1009.

La reacción se efectúa de forma prácticamente 

cuantitativa. .

- los isoclanatos de motil, otil, sec.butil

fenil, etc.

sobre una amina secundaria de fórmula

R
NH
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Elemulo 1

Se cargan en un matraz 3,76 g (0,02 moles) de 
3,4 diclorofenil isocianato y 50 cm*̂  de benceno anhidro, 
a continuación se cuela sobre esta solución 1,78 g (0,02 
moles) de N-metil N beta-metoxietil amina. Se calienta 
a reflujo durante 1 hora, se concentra bajo vacío; el 
aceite obtenido cristaliza por refrigeración; se separan 
5)4 g de:

N-3,4 diclorofenil, N'-metil, N'--metoxietilurea (ns 1)
- rendimiento: 98,2 %
- fusión : 823.

Análisis: 0 % Calculado 47,65 Encontrado 47,69
H % Calculado 5,03 ' n 5,27
N % Calculado 10,10 M 9,94
Utilizando el mismo procedimiento general con 

diferentes aminas y diferentes isocianatos de fenilo, se 
obtienen los productos siguientes:

na A m R n R' Constantes
físicas Rdt.

,2 H 0 ""3 2 ^ 3 liquido ' 98,1 %

í H . 0 °"3 3 CH^ 44" 99,1 %
4 3,4 dicloro 0 °*3 3 52S . 98,3 %
5 p-CH^O 0 2 OH, 6 9a 99,2 %
6 p-CH^O 0 OH3 3 CK3 pasta 98,4 %

' 7 p-Cl 0 2 ^ 3 95a 99,0 %
8 p-Ól 0 ^ 3 3 OH^ 8 5a 99,8 %
9 p-C(CH^)^ ' 0 ^ 3 2 °=3 76a 97,2 %

1 0 p-C(CH^)^ 0 ^ 3 3 CH'̂3 83-843 96 %
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na A m R n R' Constantes

físicas Rdt.

11 .-O?;, 0 ""3 2 CH^ 453 90,6 %
12 m-OF^ 0 "*3 3 CH^ 62B 81 %
13 p-n-propoxi 0 °^3 2 80a 100 %
14 p-n-propoxi 0 CH^ 3 52B 100 %
15 p-n-butoxi 0 ^ 3 2 °=3 85a 100 %
16 p-n-butoxi 0 ^ 3 3 CH^ 46a 68,5 %

Ejemplo 2
Se oolocan en un matraz 4,2 g (0,03 moles) de 

bencilisocianato y 40 cm^ de benceno anhidro, a continua 
5. ción se cuela sobre esta solución 2,9 g (0,032 moles) de

N-metil-N-metoxietil-amina. Esta mezcla se calienta a re 
flujo durante 1 hora, se concentra la solución, el aceite 
pardo claro obtenido oristaliza en frió. Se separan 7 g de 

N-bencil-N'-metil-N'-metoxietilurea (nB 17)
**0. - rendimiento: 100 %

- fusión : 443

- Análisis C % Calculado 64,86 . Encontrado 64,72
H % Caloulado 8,10 M 8,31
N % Caloulado 12,61 H 12,63

15. Utilizando el mismo procedimiento, pero oon
otros isocianatos de bencilo y otras aminas, se obtienen 
los compuestos siguientes:



ns A B m R n R' Constantes 
. físicas.

Rendimien 
to *"

18 H CHg 1 CH^ 3 CH^ Aceite 66,6 %

19 p-Cl CHg 1 "*3 2 CH^ 58c 86,8 %
20 p-Cl CHg 1 OH^ 3 CH^ 26-28$ 87,5 %
21 3,4-dicloro CHg 1 OH^ 2 OH, Aceite 59,6 %
22 3,4-dioloro OHg 1 ^ 3 3 Aceite 80,2 %

Ejemplo 3
Se Introducen en un matraz 5<44 g (0,03 Roles) 

de p-olorobenzoilisocianato y 50 cm^ de "benceno anhidro,
' 5. a continuación se cuela sobre esta solución 2,67 g (0,03

moles) de N-metil-N-metoxl etilantina. Se calienta a re- 
. J  ̂ flujo durante 1 hora, a continuación se concentra bajo

presión reducida; el aceite obtenido cristaliza en frío, 
;- estos cristales se recristalizan en benceno. Se obtienen
10. 6,8 g de:

N-p clorobenzoil, N'-metil, N'-metoxietilurea (ns 23) 
- rendimiento: 83,9 %

* ' - fusión: 101S
Análisis C % Calculado 53,23 Encontrado 53,46

H % Calculado 5,54 t, 5,54
N % Calculado 10,35 tt 9,69
Utilizando un procedimiento de preparación 

análogo con otros isocianatos de benzoilo y otras aminas, 
se obtienen los compuestos siguientes:
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n= A B m R n R' Constantes

físicas
Rdt.

24 P-Cl CO 1 °"3 3 ""3 ' 78= 96 %
25 H CO 1 CH^ 2 CH^ Aceita 42,8 %
26 H CO 1 CH^ 3 ^ 3 Aceite 60 %
27 3-ci CO 1 °*3 2 CH^ Aceite 56,7 % .
28 3-C1 CO 1 CH^ 3 CH. . 3 Aceite 77,4 %
29 CO 1 CH3 2 CH.3 Aceite 99 %
30 p-CH^O CO 1 CH 3 3*3 Aceite 37 %
3.1 p-C(CH^ CO 1 <*3 2 °"3 92= 64,6 %
32 CO 1 ^ 3 3 .H3 75= ; 50 %
33 p-isoC^Hy - 0 CH^ 2 ^ 3 83= 90 %
34 "*°^3

f r - C ^ 0 CH^ 2 0H3 86,5=C 78,2

35
ir*'

m-Cl-p
isoC^Hy - 0 °"3 2 CH^ 57,3=0 72 %

36 m-F p. 
isoC^Hy - 0 °"3 2 CH^ 76,4=0 94,5 %

37 m-OCH
p.iSOC^Hy - 0 " 3 2 °"3 73,3=0 91,4 %

38 m-Br p.ter
- 0 CH3 2 CH^ 95= 80,8 %

39 m-Cl p.ter 
0^9 - 0 CH^ 2 0H3 99= 84,8 %

Los productos según la Invención poseen interesantes, 
propiedades pestioidas, principalmente herbicidas y 

fungicldas que permiten utilizarles como materias ac­

tivas de composiciones antiparasitarias de uso agrico-



la o industrial.
En efecto, según la nutui'aleza de los susti­

tuyenos del núcleo.fenilo, bencilo o benzoilo, así 
como según el valor de R, R' y n, según las dosis y 

$. las condiciones de empleo, se obtienen compuestos que
son:

- bien fungicidas activos s.bbre cientos hongos pará­
sitos de los cultivos, de las recolecciones y de los ma­
teriales almacenados o utilizados,

10. - bien herbicidas de acción total, activos a la vez
sobre gramíneas y sobre dicotiledóneas y más particular­
mente utilizables en el desherbado industrial y de una 
manera más general, siempre que se desee desembarazar 
una superficie dada de toda vegetación,

15. - bien herbicidas de aoción selectiva, activos sobre
ciertas especies vegetales y selectivos sobre otras, lo 
que permite utilizarles para aplicaciones agrícolas, 
cuando se quiere preservar un cultivo de la concurrencia 
nefasta que ejerce sobre el mismo las adventicias.

20. Ciertos productos presentan su máximo de acti­
vidad en tratamientos de prenacimiento, eB decir, antes 
del nacimiento del cultivo y de las malas hierbas; otros 
por el contrario pueden utilizarse sobre cultivos y ad­
venticias ya brotadas de la tierra.

25. La elección del mejor productos así como las
condiciones y dosis de empleo, se resolverá en cada caso 
particular, según la naturaleza dal problema a resolver.

Los ejemplos siguientes tienen simplemente 
por objeto ilustrar las propiedades pesticidas de las 

30. composiciones según la invención y no limitan evidente-



mente las utilizaciones posibles de estos productos a 
las especies vegetales que. se mencionan.
Ejemplo 4 ' - f

Los ensayos herbicidas áe han realizado en el 
invernadero ensayando los productos a la dosis única de 
10 kg/Ha y según las dos técnicas de tratamiento.

a) en tratamiento pro-brote, es decir, después 
de la siembra y antes del nacimiento de las plantas.

b) en tratamiento de post-brote del nacimiento, 
cuando cada especie está al estado de plantuela de un ta 
maño que varía según las especies, entre 5 y 10 cm.

Cada herbicida se ha ensayado tras formulación 
conveniente en forma de una suspensión en agua obtenida 
a partir de un polvo humectable al 20 % de materia acti­
va. El control de los resultados se efectúa 30 días des­
pués de la fecha de tratamiento.

En estos ensayos los productos números 1, 2, 4, 
11, 13 y 15, se revelan como excelentes herbicidas de 
pre-brote contra especies vegetales tale,s como el Raigrás 
(Lolium italicum) y el mijo (Panicum miliaceum). el vul­
pino (Alopecuros myosuroides). Los productos números 1, 4, 
11, 12, 13 y 15 se revelan muy activos contra especies 
vegetales tales como el Timo (Brassica napus). Los pro­
ductos números 7, 11 y 12 son muy activos en post-brote 
contra dicotiledóneas tales oomo el Timo.

El compuesto n° 33 es muy selectivo sobre el 
trigo, maiz, cebada, arroz y cacahuetes con una buena ac­
tividad contra hierbajos nocivos tales como:
Hierba de Barnyard (Echinochloa orus-galli)
Raigrass (Lolium sp.)
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Vulpino 

Amaranto 

Quenopodios 

Mostaza blanca 

Alfarjon

(Alopecuros mvosuroides) 
(Amarartus sp.) 
(Chenopodium sp.) 
(Sinaris alba)
(Polygonum faaopyrttm)

la proporción de uso es de 0,5 a 4 kg/ha.
En la proporción de 2 kg/ha el compuesto nS 35 

es muy selectivo sobre trigo, majz,y destruyo los mismos 
hierbajos nocivos que el compuesto nS-33. Se obtienen 
ios mejores resultados en el tratamiento de post-emergen 
cia.
Ejemplo 5: Ensayo en pleno campo

Se tratan parcelas de iirigo (variélad Champlein) 
en post-brote del cultivo (cereal en estado: 1 hoja) y 
en prenacimiento de las adventicias con formulaciones al 
50 % de materia activa, diluidas con el fin de aportar 
2-4 y 8 kg/ha de materia activa nS 4 (N-dicloro 3,4-fenil) 
N'-metil N'-metoxipropilurea).

Seis meses después del tratamiento, se procede 
a la recogida de los resultados evaluando en porcentaje 
la eficacia sobre las adventicias (100 % = destrucción 
completa) y la selectividad sobre el cereal (100 % = se­
lectividad perfecta).

Los resultados son los siguientes:

Dósis de 
empleo

Porcentaje de destrucción de 
las adventicias Selectividad

2

Raigrás
(Lolium itallcum) : 90 % 
Nootuela
(Aarostii spica-venti) : 100% 
Ravenella
(Raphanis raphanistrum) : 100 % 
Ouenopodio (Chenopodium

sp.) : 100%

100%
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Dósis de 
empleo

Porcentaje da destrucción da tas 
adven bielas $e !*cti)ví.tad

4

Raigrás
(Lolium italicum) ; 100 % 
Noctuela
(Agrostii spica-ventl) : 100 % 
Ravenella
(Raphania raphanistrum) : 100 %
QUenopodio (Chenopodium

3D.J : 100 %

98 %

8

Raigrás
(Lolium italicum) ! 100 % 
Noctuela
(Agrostii spica-venti) : 100 % 
Ravanella
(Raphanis raphanistrum) : 100 %
Ouenopodio (Chenopodium

ap.) : 100 %

95 %

Resulta de estos ensayos que cientos productos 
segán la invención tienen una actividad herbicida muy 
polivalente, mientras que otros tienen una actividad más 
selectiva lo que permite al utilizador elegir una u otra 
de estas moléculas segán la naturaleza del problema a re 
solver.

De este modo el producto nS 4 es, a la dósis 
de 2 tg/Eía un herbicida prácticamente perfecto sobre nu­
merosas adventicias, tanto gramíneas (Raigrás y Noctuela) 
como dicotiledóneas (Ravenellas y Quenopodios), mientras 
que a esta misma dosis tiene una selectividad total sobre 
trigo. A una dósis 4 veoes superior, la selectividad so­
bre trigo es aán casi perfecta.

De una manera general, las ureas más interesan­
tes para las utilizaciones herbicidas son aquellas para
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espolvoreo, granulados), bien a ser diluidas, en general 
con agua.

Los productos destinados a contener la materia 
activa con la concentración conveniente, pueden ser lí­
quidos (diluyentes orgánicos ó inorgánicos) ó sólidos 
(en general cargas minerales, tales como talco, tierra de 
batan, diatomeas....)

Entre los adyuvantes utilizables se pueden citar 
también los tensioactivos, los antiapelnazantes, los adhe­
sivos, dosfloculantes etc... productos destinados a dar 
formulaciones fácilmente utilizables y también a permitir 
a las materias activas ejercer tanto como sea posible su 
acción pesticida.

Detalles sobre estas formulaciones figuran prin­
cipalmente en las obras siguientes:

- D.E.H. FREAR - Chemistry of the pesticides - 33 edi­
ción (1958), 63 parte, pp. 409 a 423

" - FRYER & EVANS - Weed Control Handbook —  - pp. 101 a 106, 
53 edición (1968) - Blackell Editor

- D.C. T0RGES0N - FUNGICIDES - Vol. 1 (1967) - Chap. 6
"Formulation pp. 153 a 185 - Academic Press.

N O T A
Descrita suficiéntemente la naturaleza del in­

vento, así como la manera de realizarlo en la práctica, 
debe hacerse constar que las disposiciones anteriormente 
indicadas son susceptibles de modificaciones de detalle 
en cuanto no alteren su principio fundamental. También se 
hace constar que el invento corresponde a una solicitud 
de Patente presentada en Francia con fecha y número si­
guientes: 10 de enero de 1969¿n9 6 900.478: acogiéndose por
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b) Tratan)qnho eobrc hoj^n de viña

tratamiento se efictúa.ccn el mismo polvo 
humectable (diluido con el fin de tener 0,01 g/1 de ma­
teria activa) sobre una hoja de vida en*supervivencia, 
que se inocula a continuación oon Plasmopara vi ti oola 
responsable delmildeu de la vid.

En estas condiciones,. 'a.l producto nC 19 da una 
protección total contra este.hongl parásito.

Además de sus aplicaciones agrícolas, los pro­
ductos según la Invención son susceptibles dé utilizarse 
en otros oampos en los que, de madera conlente se emplean 
ya derivados de la urea: farmacia, cosmética, detergentes, 
cueros, pinturas, etc.

Para su utilización práctica, los.compuestos se­
gún la invención pueden utilizarse puros, pero lo más fre­
cuente es que sean puestos en forma de composiciones (de­
nominadas formulaciones) que contienen además de la mate­
ria activa, cargas y adyuvantes diversos destinados a fa­
cilitar el empleo para el utilizador.

Estas formulaciones son numerosas y pueden ser 
sólidas (polvos para espolvoreo, polvo humectable, gra­
nulados...) o liquidas (emulsión, soluciones...) y están 
destinadas, bien a utilizarse tal cuales (polvos para 
espolvoreo, granulados)^ bien a ser diluidas, en general 
con agua.

Los productos destinados a contener la materia 
activa con la concentración conveniente, pueden ser lí­
quidos (diluyentes orgánicos o inorgánicos) o sólidos 
(en general cargas minerales, tales como talco, tierra de 
batan, diatomeas...).
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Entre los adyuvantes ubilizableeí se pueden al­
tar también loe tensioactivos, los antiapelmazántes, los ' 
adhesivos, desfloculantes, etc... productos destinados a 
dar formulaciones fácilmente utilisables y también a per­
mitir a las materias activas ejercer tanto como sea posi­
ble su acción pesticida.

Detalles sobre estas formulaciones figuran prin 
cipalmente en las obras siguientes?

- D.E.H. FREAR - Chemistry of the Pesticidas - je edi­
ción (1958), 6e parte, pp. 409 a 422

- FRYER & EVANS - Weed Control Handbook - pp. 101 a 106, 
5a edición (1968) - Blackell Editor

- D.C. TORGESON - FUNGICIDES - Vol. 1 (1967) - Chap. 6 

Formulation pp. 153 a 185 - Aoademic Press.
N O T A

Descrita suficientemente la naturaleza del in­
vento, asi como la manera de realizarse en la práctica, 
debe haoerse constar que las disposiciones anteriormente 
indicadas son susceptibles de modificaciones de detalle 
en cuanto no alteren su -principio fundamental. También se 
hace oonstar que el invento oorrespondp a una solicitud 
de patente presentada en Francia con el na 6 900.478 de 
10 de enero de 1.969, acogiéndose por lo tanto a los be­
neficios que conceden los Convenios Internacionales en vi­
gor, siendo lo que constituye la esencia del referido in­

vento, por lo que se solicita Patente de Invenoión por 20 
años en España, sobre: PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE 
DERIVADOS DE LA UREA DE EFECTO ANTIPARASITARIO; caraoteri 
zándose por lo siguiente:
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1.- Procedimiento paro, la obtención de deriva­

dos de la urea de efecto antiparasitario de fámula gene 
ral:

R

(B) -NH-CO-N^ m CW'
fórmula en la que A representa uno o varios sustituyantes 

idénticos o diferentes elegidos entre los agrupamientos 

siguientes: H, halógeno, alquiloi alquilo haiogenado, 

alcoxt; B es un radical CO ó CHg? m = O ó  1; R y R '  son 

radicales alquilos (idénticos o diferentes) que contie­

nen de 1 a 4 átomos de carbono; n = 2 ó 3, caracterizado 

porque se hace reaccionar un isocianato de fórmula:

(B)^-N = CO

A

en la que A, B y m tienen el significado anteriormente 

indicado con una amina secundaria de fórmula:

R

HN

en la que R y R '  tienen el significado anteriormente in­

dicado, en preeenoia de un disolvente Inerte, tal oomo un 

hidrocarburo allfático o cicloalifátioo eventualmente cío 

rado y a una temperatura comprendida entre 10 y 200BC,



preferentemenbe entira 60 .y 1O0"(!„
2.- Proaod.i miento pa w  la obbenoión de deriva­

dos de la urea de efecto antiparas!'bario, tal y como que. 
da sustancialmente descrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de 16 hojas escritas a má-

*«y
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