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Se ha encontrado que la 2=(2’,6°~diclorofenil)-
~l,3-tiazina~4~ona, compuesto que puede representarse por

la férmula

Q=Q

Cl iy
)
Cl

ejerce una gran influencia sobre el crecimiento de las
plantas, En particular, se ha encontrado que el compuesto
‘de acuerdo con la invencién es capaz de destruir o dete-
riorar gravemente una gran diversidad de planbas y sus se-
‘millas.,

j La investigacién de evaluacién biolégica en rela-
écién con la invencién ha demostrado que la actividad her-—:
ébicida del compuesto de acuerdo con la invencidn se carac-—
iteriza por un intenso efecto inicial y también por una du-
Eracién prolongada de su actividad.

En la utilizacién préética del compuesto de acuer-
édo con la invencién, dicha caracteristica bioldgica alta-
§mente ventajosa y sorprendente da por resultado interesan~
-tes ventajas sobre otros compuestos herbicidas, los cuales
‘0 bien poseen una actividad inicial satisfactoria o una
gactividad prolongada, puesto que debido a la intensa acti-
%vidad inicial se observan pronto resultados satisfactorios,

‘y ademds, se impide cualquier nueva infeccidén con plantas
i .

Eindesea.bles, la cual se produciria, de lo contrario, al

‘cabo de algin tiempo, ?
i Se ha encontrado, por otra parte, que también laq
1] . i

icualidades fisicas de la susbancia de acuerdo con la inven-
| .
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cibén son altamente ventajosas para su empleo en la précti-
ca, puesto que el compuesto de acuerdo con la invencién
tiene una baja velocidad de evaporacién y no destila Jun-
tamente con el agua, lo cual se utiliza frecuentemente
en muchas formas de aplicacidédn de sustancias biocidas.

Lo anterior implica que el compuesto de a-

cuerdo con la invencidn puede utilizarse en condiciones

_ atmosféricas ampliamente diferentes y en regiones clima-

tolégicamente muy distintas, mientras que por otra parte

; no hay necesidad alguna de emplear dosis excesivas debido

8 pérdidas por evaporacién.

Se ha encontrado ulteriormente que el com~

: puesto de acuerdo con la invencién se une de manera com-
% parativamente fuerte al material orgénico presente en el
? suelo y no es arrastrado al subsuelo por el agua de llu=-
via y las aguas subterréneas. Asf, la actividad de la sus-

- tancia de acuerdo con la invencidn esté restringida a las

plantas que estén enraizadas en las capas superiores del i
suelo, tales como las hierbas.

Bsto permite el uso selectivo del compuesto

;de acuerdo con la invencién. La selectividad sobre la ba=

se de diferencias en la profundidad de las rafices permite

' ¢1 control de las hierbas en plantas cuyas raices penetran

més profundamente tales como, por ejemplo, las vides, &r-

"boles frutales, 4rboles citricos, "strubs" decorativos

'y otras plantas lefiosas y &rboles.

El uso en los cereales depende de la etapa

‘de cultivo. En las plantas de cereales no demasiado jéve-‘

:nes, la sustancia de acuerdo con la invencidén puede utili-

- zarse sin que las plantas se deterioren apreciablemente,

- 380319
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Ia baja velocidad de evaporacidn antes men-
cionada de la sustancia de acuerdo con la invencién es
particularmente importante también en el uso selectivo
de la sustancia en plantas culbtivadas, dado que la baja
velocidad de evaporacidén impide la aparicidén sobre el
suelo de la fase de vapor de la‘sustancia en una concen-
tracién lo bastante alta para dafiar a las planbtas culti-
vadas debido a la absorcidén del compuesto biocida por
las hojas.

La toxicidad del compuesto de acuerdo con
la invencién tanto frente a las plantas monocotileddneas
como a las dicotiledbéneas y a sus semillaé se ha encon-
trado en varios experimentos en los gue diversas plantas
cultivadas y hierbas, con inclusién de plantas'acuéticas,
se trataron con los compuestos ae acuerdo con la inven-
cidn en cantidades que variaban entre 0,5 kg y 10 kg de
material activo por ha.

Los ensayos comprendieron tanto tratamientos
con posterioridad al nacimiento.de las plantas como tra-
tamientos con anterioridad al mismo.

Ios resultados demostraron que, entre otras
hierbas, pueden controlarse eficazmente las siguientes
a dosis muy bajas tales como 0,5 kg por hectérea: pam-
plina, espérgula del maiz, ortiga romana, zuzbnes, alo-
pecuro de los campos, preseras, correhuela negra, orzaga;
hierba francesa ("frenchweed"), dulcamara o solano, mos-.
taza blanca, poa anual, mijo, berro comin de jardin, ama-
ranto persicaria moteada y salvinia. i

Ias sustancias de acuerdo con la invencidn %

i
pueden utilizarse ventajosamente para controlar el creci-
. [
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miento de plantas indeseables en virtud de sus activida-
des biolégicas arriba mencionadas. Permiten en control se-
lectivo de las hierbas en las.plantas cultivadas.

Para este propbsito, el compuesto de acuerdo
con la invencidn se elabora convirtiéndolo en las formas
herbicidas usuales tales como polvos finos, polvos humec-
Jtables, aceites miscibles, emulsiones invertidas, solucio-

nes en aceite, dispersiones en aceite, granulos, bujias
’fumigantes ¥y preparaciones de aerosol,

En todas estas preparaciones, la sustancia
. activa se mezcla, o se disuelve o dispersa, con o en un
;vehiculo s6lido o liquido, si es preciso en presencia de
isustancias auxiliares, por ejemplo, sustancias tenso-acti-
ivas, adhesivos, aglutinantes, lubricantes y agentes desin-
tegrantes. Los polvos humectables y los aceites miscibles
éson preparaciones en forma concentrada que se diluyen con‘
. agua antes del uso o durante el mismoe.

Tas emulsiones invertidas se utilizan prin-

cipalmente en aplicaciones adreas, tratindose grandes su-

i

perficies con cantidades de preparacidn comparativamente
?pequeﬁas. La emulsién invertida puede prepararse en el
japarato de pulverizacidn muy poco tiempo antes, o incluso
"durante la pulverizacidn, sea por emulsificacién de agua ‘
en una solucidn en aceite o en una diSpersién en aceite
tde la sustancia activa. Mis adelante se describirédn en es-
fta memoria unas cuanbas formas de preparaciones con mayor?
Edetalle, debiendo tenerse en cuenta que para un experto ‘
:en la téenica la produccidén de estas preparaciones y de
iotras conocidas similares no presenbarid dificultades.

i i

t
: Las preparaciones granulares se fabrican, por
! 1

5. 380315
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ejemplo, disolviendo la sustancia activa en un disolvente
e impregnando un material granular que sirve de vehiculo,

tal como grénulos porosos (por ejemplo pémez o "attaclay"),

grinulos minerales no porosos (arens o marga molida) y
‘grénulos orgénicos (por ejemplo polvo de café secado y

‘véstagos de hojas de tabaco cortados) con dicha solucién,

si se requiere en presencia de un aglutinante.

Una preparacién granular se puede fabricar al-

ternativamente comprimiendo la sustancia aetiva junto con
-minerales pulverizados en presencia de lubricantes y aglu-

;tinantes, y triturando y tamizando el material comprimido

‘hasta alcanzar el tamafio de grano deseado.

; Los polvos finos se pueden obbener mezclando

‘Intimamente la sustancia activa con un material vehiculo
4 '

‘o soporte sélido inerte, por ejemplo, en una concentracidn
Zcomprendida entre 1% y 50% en peso. Ejemplos de materia-

iles-vehiculo sélidos adecuados son: talco, caolin, tierra
i

de pipa, tierra de diatomeas, dolomita, yeso, creta, ben~
i .

Etonita, attapulgita y 8102 co}oidal o mezelas de estas sus—
%tancias y sustancias similares. Asimismo, se pueden utili-?
?zar materiales-vehicu}o orgénicos tales como, por ejemplo,
icéscaras de nuez molidas. _

2 Ios polvos humectables se producen mezclando
ide 10 a 80 partes en peso del vehiculo sdlido inerte tal
Ecomo, por ejemplo, los materiales~vehiculo arriba mencio- T
inados con entre 10 y 80 partes en peso de la sustancia ac-%

%tiva, entre 1 y 5 partes en peso del agente dispersante
i

ftal como, por ejemplo, los sulfonatos de alcohilnaftaleno

i
fconocidos para este propésito, y preferiblemente también

%on entre 0,5 y 5 partes en peso de un agente humectante,

% .. 380315
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tal como sulfatos de alcohol graso, sulfonabos de alcohll

arilo o productos de condensacidn de &cidos grasos, por
ejemplo los conocidos bajo la marca comercial Igepon.
Para la fabricacidén de aceites miscibles, la
5 ‘ sustancia activa se disuelve, o se divide finamente, en
~un disolvente adecuado que preferiblemente es poco mis-
| cible con el agua, afadiéndose un emulsificante a esbta so-
" lucién. Disolventes adecuados son, por ejemplo, xileno,
" tolueno, destilados de petréleo muy arombticos, por ejem-

10

‘ plo nafta disolvente ("solvent naphtha"), aceite de alqui~
%trén destilado y mezclas de estos liquidos. Emulsificado-
~res adecuados son, por ejemplo, poli(alcohilfenoxiglicol-j
. éteres), ésteres de polioxietilensorbitén en 4cidos grasos
: o ésteres de polioxietilensorbitol de &cidos grasos. La '

) 15 ?concentracién de los compuesbtos activos en estos aceites -
Em1801bles no esté restringida dentro de limites estrechos,
Ey puede variar entre 2% y 50% en peso. Ademis de un acei-
?te miscible, puede mencionarse como una composicién prime-
 ria liquida y altamente concentrada una solucién de la

20 gsustancia activa en un disolvente satisfactoriamente mi$~‘
gcible en agua, por ejemplo acetona, solucién a la que se

afiade un agente digpersante y, seglin cual sea el caso, un
agente humectante. La dilucidn de este producto con agua

- poco antes de la pulverizacidén, o durante la misma, da por

25 ?resultado una dispersién acuosa de la sustancia activa.

: Se obtiene una preparacidn de aerosol de acuer-
ido con la invencién de la manera usual incorporando la sué-

{ tancia activa, si es preciso en forma de solucibén, en un f

liquido voldtil que puede utilizarse como propelente tal

como, por ejemplo, la mezcla de derivados cloro~-fluorados

7o 380315
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de mebano y etano comercialmente aseguible bajo la marca

- comercial "Freon".

Se obtienen bujias fumigantes o polvos fumigan-

tes, esto es preparaciones que son capaces de producir un

humo pesticida cuando se queman, incorporando la sustan-

~ cia activa en una mezcla combustible, la cual puede conte-

ner un azicar o madera, preferiblemente molidos, como com-

| bustible, una sustancia para mantener la combustidn %al

- como, por ejemplo, nitrato ambénico o clorato potésico, ¥

' ademds una sustancia para retardar la combustidn, por ejem-

- plo, caolin, bentonite y/o écido silicico coloidal.

o - r— o — e

Ademis de los ingredientes arriba mencionados,
las preparaciones de acuerdo con la invencidén pueden con-
tener otras sustancias conocldas para uso en preparaciones

!

de este tipo.

Asf, se puede afiadir a un polvo humectable o
a una mezcla a granular un lubricante. tal como estearato
clleico o estearatio magnésico. Adicionalmente, "adhesivosh,
tales como derivados de poli(alcohol vinilico)-celulosa,
u otros materiales coloidales, tales como caseina, pueden
afiadirse para mejorar la adherencia del pesticida a la
superficie a proteger.

Las preparaciones de acuerdo con la invencién ;

pueden incluir también al menos una sustancia bioldgica-

- menbte activa adicional, preferiblemente un herbicida o

3 ars i e e AR A S B 4SO b

una sustancia que influya en el crecimiento.
Esto asegura que el espectro de actividad de

las preparaciones de acuerdo con la invencidn se expansio-

]
,

ne y que se obtengan efectos sinérgicos. [

Ios siguientes compuestos bioldgicamente acti-

- 380315



vos conocidos son adecuados para uso en las preparaciones
de combinacidén de.acuerdo con la invencién.

~ Compuestos herbicidas que tienen efectos promotores del

| crecimiento, tales como:
5 2,4~diclorofenoxi~acético (2,4-D),
fcido 2,4,5-triclorofenoxi-acético (2,4,5-T),
 &cido 2~metil-4-clorofenoxi-acético (McPA),
4cido X~(2-metil~4~clorofenoxi)~propibnico (McPP).

Herbicidas cuabernarios, tales como:

10 1,1°-etilen~2,2°~dipiridilio-dibromro ("diquat"),
©1,1°-dimetil-4,4°-dipiridilio-dibromro ("paraquat"),
Triazinas, tales como:
j 2-cloro-4,6-bisetilamino-s-triazona (simazina),
| 2-cloro=4~etilamino=6=isopropilamino-s=-triazona (atrazina),
15  2-cloro-4,6-bisisopropilamino~s-triazona (propazina).
; Derivados de urea, tales como:

1-fenil-3,3-dimetilurea ("fenirén"),

' 1-(4’=clorofenil)-3,3~-dimetilurea ("monurdn®),
i 1=(4’=clorofenil)3~-metoxi~3-metilurea ("monolinurén"),
20 | 1-(4’=clorofenil)=3-/ 3=(butino-1)_/-3-metilurea ("butu:éh“),
' 14 ~bromofenil )~3-metoxi-3-metilurea ("metobromurdn"),
1-(3’ 4’=diclorofenil )~%,3~-dimetilurea ("diuron"),
1-(3’,4"=diclorofenil )-3-metoxi-3-metilurea ("linurdn"),
S 1~(3’=4’~diclorofenil )~3-butil=3-metilurea ("neburdn®),
25 ; 1=(3’=cloro=4 ~bromofenil )=3~metoxi~3=-metilurea (C 6313),
i 1-(3’=trifluorometilfenil )~3,3-dimetilurea ("fluometurén"so

Fenoles, tales como:

2,6-dicloro~4-cianofenol ("cloroxinilo"),
2,6=dibromo~4~cianofenol ("bromoxinilo"), i

30 2,6~diyodo-i=~cianofenol ("yoxinilo"),

1.6.1970 * -9~ 380315
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K el
4,6~dinitro-ortocresol (DNOC), LN

2=sec.butil=4,6-dinitrofenol ("dinosed"),
pentaclorofenol (FPCP).

Acidos grasos clorados, btales como:

i écido monocloroacético (SMCA),

 #4ecido tricloroacético (Tca),

4cido o¢y=dicloropropibénico ("dalapén®),

i feido wyoqy=tricloropropiénico (TCP).

- Compusstos de tipo mixbo:

© 3=amino=l,2,4~triazol ("amitrol"),

. §cido 3,6-endoxo-hexahidroftilico ("endothal"),

; hidrazida del &cido maleico (MH),

| &cido 2,3,6-triclorobenzoico (TBA), -

fcido 2-metoxi~3,6-diclorobenzoico ("dicamba®),

l—(3'-4’-diclorofenil)—B-metil-é-pirrolidona (BV 201),

1l-(3‘=cloro=4‘~metilfenil )=3~metil~2~pirrolidinona (BYV
207),

N,N-dimetil-2,2-difenilacetonuro ("difenamida"),

| 243,5~tricloropiridon~4 ("daxtrén"),

fcido 4-amino=3,5,6~tricloro~{~picolinico ("tordén"),

S5-amino=4=¢cloro-2~fenil-3(2H)-piridazinona ("Piramin"),

. 3=ciclohexil=5,6-trimetilén uracilo ("lenacil),

2,6-dinitro=N,N~dipropil-a,a,a=trifluoro-p-toluidina
("trifluralin"),
2,6-dinitro-4-netilsulfonil-N,N-dipropilanilina ("Plana-
din") ‘ f
S5=bromo=6=metil=3-(l-metilpropil) uracilo ("bromacil®), ;
&cido 3-amino-2,5-diclorobenzoico (“"amibén"),
&cido 2,3%,6=briclorofenilacético ("fenac"),

dcido 2,6-dicloro~3-metoxibenzoico ("medibén"),

- 10 - :S‘EB () 25 il Ei %
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N-(3=-clorofenil)-isopropilcarbamato (CIFC),
2,6-diclorobenzonitrilo ("diclobenil®).

Debe indicarse, ademés, que las preparaciones
de acuerdo con la invencidn, cuando se utilizan para el
control selectivo de hierbas en plantas, pueden contener
adicionalmente un fertilizante.

Lo dosificacién de la preparacidén de acﬁerdo
con la invencién depende de diversos factores, tales co-
mo la forma de preparacién elegida, el tipo de hierbas
a controlar y la etapa de cultivo de las plantas cultiva-
das. En general, se obtendrin buenos resultados utilizan-
do una dosis que corresponda a entre 0,5 y 10 kg de sus-
tancia activa por hectérea.

El compuesto de acuerdo con la invencidn es
una sustancia nueva y puede producirse por un método co-
nocido para sustancias similares o por cualquier método
adecuado. Asi, él compuesto de acuerdo con la invencién
puede obtenerse haciendo reaccionar 2,6-dicloro-tiobenza-
nida en presencia de un disolvente con un compuesto de
la férmula HC=C-COOR, donde R es un &tomo de hidrdgeno
0 un grupo alcohilo inferior que contiene de 1l a 6 éto;
mos de carbono,

Disolventes adecuados son hidrocarburos aro-
méticos tales como benceno y tolueno, hidrocarburos clo~
rados tales como diclorometano, tetracloruro de carbono
¥y tricloroetileno; éteres tales como éber dietilico;

alcoholes tales como etanol y propanol; cetonas tales |

como acebtona, y, asimismo, nitrilo acético.
La temperatura de reaccién puede variar en-

|
tre la temperatura ambiente y el punto de ebulliciég d.eli’

38031
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disolvente utilizado.
En una realizacién preferida, la reaccién se
lleva a cabo con &cido propargilico, utilizéndose como
disolvente etanol absoluto o benceno.,
A continuacidn se deseribird la invencidn més
detalladamente con referencia a los siguientes ejemplos.

I. Produccidén de 2-(2°,6°~diclorofenil)-l,3-tiazina~4-ona.,

Se afiaden 41,2 g de 2,6~diclorotiobenzamida

¥ 14,0 g de Acido propargilico a 300 ml de etanol ahsolu-
to. Después de permanecer a la temperatura ambiente du-
rante 1,5 horas, la mezcla de reaccidén se hierve durante.
2,5 horas, después de lo cual se separa uns gran parte
del disolvente por detilacién. Después de permanecer en
reposq durante una noche, la sustancia sélida oﬁtenida
después de la adicidn de 150 ml‘de ter se decanta y se
lava con éter., Rendimiento, 37 g* Punto de fusién, 1759C.
II. Produccién de 2-(2°,6°~diclorofenil)-l,3-tiazina~li-

=—ona. _
Se hierven 20,6 g de 2,6-diclorotiobenzamida
y 9,0 g de &cido propargilico en 200 ml de benceno duran=
te 1 hora, separindose el agua después de un periodo de
tiempo comparativamente corto. El benceno se separa por .
destilacién, después de lo cual se repite el procedimien;
to anterior, utilizando 250 ml de benceno. Después de la
adicién de &ter, se decanta la sustancia sélida. El ren—é
dimiento es de 19,5 g. La cromatografia en capa fina |
muestra que la sustancia es practicamente pura. Punto deé
fusién, 1808C, :
Esta solicitud, que corresponde a la presen-

tada en Holanda el 4 de junio de 1969, bajo el nimero

380315
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6908457, se acoge a los beneficios del articulo 51 del vi-
gente Estatuto sobre Propiedad Industriel.

REIVINDICACIONES

Los puntos de invencidén propia y nueva que ée pIre
sentan para que sean objeto de esta solicitud de Patente de
Invencién, en Espafia, por VEINTE afios, son los siguientes:

l.- Un método para producir un compuesto de la

férmule
0

I
Cl N'C
i \s]
1
caracterizado por el hecho de que se hace reaccionar 2,6~

~diclorotiobenzamida, en presencia de un disolvente, con un

compuesto de la férmula,
HC ¢ - COOR,

donde R es un dtomo de hidrdégeno o un grupo alcohilo infe-
rior que contiene de 1 a 6 4dtomos de carbono,
2,~ Un método como el reivindicado en la Reivin-

3803195
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dicacién 1, caracterizado por el hecho de que se ha
ce reaccionar 2,6-~diclorotiobenzamida con dcido pro
pargilico con el uso de etanol o benceno como disol
vente.

3.~ Un método para producir un compuesto
de la férmula 2-(2°,6’~diclorofenil)-l, 3~tiazina~
~4~-ona,

Tal y como se ha descrito en la llemoria
que antecede y para los fines qué se han especifica
do. ’

Esta Memoria consta de catorce hojas es-

eritas a médquina por una solas cera.

Madrid,

P.A.
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