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3. Q%gggziﬁné’éﬁd Beed

El invento se refiere a composiciones fun-
glocidas y mis particularmente a composiciones fitiles en
calidad de agentes de tratamicato de semillas.

Es bien sabldo tratar semillas horticolas y

sgricolas con una composicién fungicida para probeger la
senilla durente el almacenamiento y en el intervalo en-
tre la siembra y la germinacién. Dichos agentes de tra-
tamlento pueden ser suministrados en forme liquida, dado
gue estos tilenen ciertas ventajas con relacidn a agentes
de tratamiento en la forma de polvos para espolvorear.
No solamente puede un agente de tratamiento liquido ser
distribuidd de modo mis uniforme scbre la superficie de
la semilla, sino que se pueden evitar los peligros para
la salud que resulbtan de la uiilizacidn de polvos para
espolvorear tbxicos.

TUna dificultad préctica, que ha de ser superada
en la formulacién de un agente de tratamiento de semillas
1iquido, es la seleccién de un vehiculo liguido apropia-
do. Con el fin de proporcionar un agente de trabaniento
concentrado, el vehiculo debe tener buenas propiedades
disolventes para el fungicida, asi como ser estable y sus
toncialmente no fitotdxico. Ademds, puede exigirse que
disuelva al vehfculo diferentes componentes de la compo-
sieién de tratamiento que tengan polaridades ampliomente

diferentes, por ejemplo a la ‘ez compuestos uogdnicos co

-2 -
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valentes y sales ibnicas. Otra exigencia importante es
que el agente de tratamiento debe ser estable a bajas

temperaturas susceptibles de aparecer en edificios de

granjas no calentedos.

Se ha encontrado ahora que ciertos agentes
de tratamiento de semillas liquidos pueden ser formula-
dos ventajosamente utilizando une mezcla de un sulfdxido
orgénico y de una carboxamida orgénica en calidad de ve-
hiculo 1iquido.

De acuerdo con el invento, se proporciona
una composicién de tratamiento de semillas 1iquida que
comprende uno o més fungicidas en un vehfculo liquido
que comprende una mezcla de un dialcohilsulféxido de

férmula general

it
R - § - R I
en que R? v R3 son grupos alcohilo inferior iguales o
diferentes, y de una amida de la fbérmula general
0 R’

R4—g-N-R6 II

en que Rs.y Rﬁ, que pueden ser iguales o diferentes, son
étomos de hidrbgeno o grupos alcohilo inferior, o R? Yy

RO forman, conjuntamente con el atomo de nitrdgeno adya-

-3 -
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cents, uwn anillo heterociclico, B es w Atomo de hidrd

geno o, cuando R5 ¥y 116 no son ambos &tomos de hidrbgeno,

&Y

Puede ser un grupo alcohilo inferior, seleccionéndose
la naturaleza y las proporciones de dichos compuestos I
¥y II de tal modo que dicha composicidén es estable 2 la
congelacibén y a la cristalizacién a temperaturas por en-
c¢ima de 092C, preferiblemente a tempei‘aturas por encima
de ~720C,

El compuesto preferido de férmula I es di-
metilsulféxido, Compuestos apropiados de férmula IT inclu
yen. formamida, N,N-dimetilformamida, N,N-dietilformamida,
N,N-dipropilformamida, N,N-dimetilacetamida, N,N-dietila
cetamida, N,N-dimetilpropionamida o N-formilpiperidina.
El compuesto de férmula II preferido es N,N-dimetilfor-
mamida.

Ias proporciones relativas de los compues~
tos I y II pueden ser hechas variar dentro de amplios
1imites, con la condicibén de que se satisfaga el crite-
rio de estabilidad., Por ejemplo, utilizando dimetilsulfd
xido y dimetilformamida, se han encontrado como satisfac
torias proporciones entre 1:9 y 9:1. Cuando se utilizan
sulfbxidos superiores, puede ser necesaria proporcional-
mente més cantidad de compuesto II con el fin de rebajar
el punto de congelacidén de la mezcla hasta el grado re~

querido.
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Ta composicibn puede inecluir, por ejemplo,

en calidad de fungicida un compuesto de férmula general

o .

en que R es hidrbgeno o metilo y R} es un grupo alcohilo
normal gue tiene de 1 a 10 dtomos de carbono o un grupo
fenilo sustitufdo opcionalmente por hasta tres sustitu-
Yentes seleccionados de dtomos de haldgeno, grupos al-
cohilo y grupos alcoxi. Asi, R puede ser por ejemplo
un grupb fenilo monosustituido (por ejemplo sustituido
por cloro, metilo o etoxi), ta grupo fenilo disustituido
Ebor ejemplo 2,6~dimetilfenilo, 2,5~ o 3,4~diclorofenilo
o 2-metil-5-clorofenilo) o wn grupo fenilo trisustituido
(por ejemplo 2,4,6-~trimetilfenilo),

El compuesto de férmula III preferido es
aquel en que R es hidrdgeno y R1 es fenilo, es decir
5,6-dihidro~2-metil-1,4-oxatiin-3-carboxanilida. Composi
ciones que contienen compuestos de la férmula IIT estén
descritas y reivindicadas en la patente britinica ndmero
1.099. 242,

Otros fungicidas apropiados incluyen com-

_5..
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puestos Srgeno-merciiricos especialmente acetato fenil

merclrico, y compuestos de férmula general
H

(CH,),, NE~ G - NE,
:

(CHE)n RE - ﬁ -NH,

NH

en gue 7 es un nimero entero de 6 a 15, preferiblemente
de 6 a 12, o una sal por adicibén de &cido del mismo. Uno
de dichos compuestos de importancia particular es la
bis—-(8-guanidino—octil)—aminé o una sal de la misma., Di~
chos cbmpues*bos estén descrﬁtos ¥ reivindicados en la pa
tente briténica nfmero 1.114.155.

Otros componentes que pueden estar presentes
en el agente de tratamiento incluyen agentes humectantes,
agentes cclorantes y adhesivos., Agentes humectantes apro
piados ineluyen agentes tensioactivos no ibnicos tales
como condensados de alcohil-aril-dxido de etileno y poli
glicol-ésteres.

EL agente colorante serd en general un pig-

mento colorante; esto hace posible gue la semilla trata-

da sea distinguida de la semilla no tratada, y en cierta

extensibén hace posible efectuar una comprobacién sobre

-6 -
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la igualdad o uniformidad del tratamiento,

Ia finalided del "adhesivo" es aumentar 1a
adherencia del agente de tratamiento a la semilla. Agen-
tes adhesivos apropiados incluyen aceite de petrdleo de
viscosidad media, resinas o ceras, por ejemplo en una
proporcidn de aproximadamente 2% de la composicidn.

Si se desea, el agente de tratamiento puede
contener también uno o més insecticidas,

Agentes de tratamiento de acuerdo con el in

vento son agpropiados, entre otras cosas, para utilizarse

sobre cebada de primavera, trigo de primavera y maiz
(Zea'mazs). Iag dosificaciones apropiadas pueden encon-
trarse con facillidad mediante experimentos.

Los agentes de tratamiento de semillas de
acuerdo con el invento pueden tener, si se selecciona un
fungleida apropilado, una toxicidad para los mamiferos fa
vorablenente beja. De los dos componentes principales del
vehiculo liquido, la emida de la férmula general II es
generalmente més téxica que el sulfdxido de la férmula
general I, y por lo tanto la proporcidén de componente de
amida serd mantenida baja cuando se requiere baja toxicl
dad para los memiferos.

Ta toxicidad para los mamiferos (para ratas)
de una mezela de dimetilsulféxido y dimetilformemida en

una proporcidn en volumen de 4:1 que contenfa 1,75% en

..7...A
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peso/volumen de acetato fenil mercirico fue ensayada con
los siguientes resultados:
("a) Toxicidad percuténea: DI‘SO : 7,2 ml/kg de peso
corporal
f’b) Toxicid.o.d oral aguda: DI’SO ¢ 7,6 ml/kg de peso
coxpoi-al
(c) Toxicidad aguda por inhalacidn: todos los animales
sobrevivieron a una exposicién durante 6 horas 3
niebla con una concentracién nominal de g/m3
de aire. .

Despuési de 15 dfas no se encontrd reaccibdn
téxica 'retardadg ¥ no se encontraron anormalidades en la
autopsia despuéé de matar a las ratas.

-Los ensayos (a) y (b) se llevaron a cabo de
acuerdo con el método descrito por J.T. Litchfield y F.
Wilcoxon en Jourmal of Pharmacology and Experimental
Therapeutics 96, 99 (1949). EL ensayo (c) se llevd a cabo
de acuerdo con el método descrito por J. C..Cage en
British Journal of Industrial Medicine 16, 411 (1959).

Con el fin de que el invento pueda ser mejor
conprendido, estin dados los siguientes ejemplos, sblo a
titulo ilustrativo.

Ejenplo 1

5,6=dihidro-2-netil~1,4~0xatiin-3~carboxani~

lida (técnica : 10 g) fue disuelta en 15 nl de un disol-

-8 -
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vente tal como se define abajo, ¥y se afladieron 0,125 g
de agente humectante (un condensado de fenol alechila-
do/6xido de etileno). El producto, que tenfa un volumen
de 23 ml, fue separado por filtracidén de una pequeiia can
tidad de inmpurezas de arena negra.

Los disolventes utilizados fueron los si-~
guientes, estando dados en volumen los porcentajes:

Muestra % de dimetilsulféxido % de N, N-dinetilfor-

v manido
A 9 10
B 80 20
c 70 30
D 60 40
E 50 50
F 40 60
. G 30 _ S0
H 20 | 80
I 10 S 9%

Oada muestra fue almacenada a 02C durante
7 dlas y después fue sembrada con cristales del fungici-
da., Después de 3 dflas més a 02C, ninguna de las muestras
se habla congelado, La muestra I tenfa un ligero depdsi-
to, posiblemente del fungicida.

Inego las muestras fueron almacenadas duran

te 24 horas a -72C. Ia muestra A se habia congelado, pe-

..9..-
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ro las otras muestras estaban inalteradas.
Ejemplo 2

Se prepard un agente de tratemiento de semi-
1llas 1{quido, con la siguiente composicidn:

546~dihidro-2-metil~-1,4~oxatiin-3-car-

boxanilida (téenica) . 40 kg.
Agente humectante (como en el Ejemplo 1) .0,5 kg
Dimetilsulféxido 13,6 litros
N N-dimetilformamida 5444 litros
Colorante trazador 0,5 kg

El dimetilsulféxido y la N,N-dimetilformani-
da fueron mezclados para dar 68 litros de'una nezcla di-
solvente, en 60 litros de la cual se disolvid el fungici-
da, seguido por el agente humectante y el colorante traza
dor, La mezela fue agitada a fondo y fue completada hasta
100 litros por la adicién de los 8 litros remanentes de
mezcla disolvente,

El producto era estable a la congelacidén y
a la recristalizacidn a -79C.
Ejemplo 3

Se repitid el ejemplo 2 excepto que la mez-
cla disolvente contenfa 54,4 litros de dimetilsulféxido
T 13,6 litros de N,N-dimetilformamida. Este producto era

también estable a -72C.

- 10 -
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Ejeﬁglo 4

5,6-dihidro~2-metil~1,4=0xatiin-3-carboxani-
lida (técnica 10 g) fue disuelta en 15 ml de cada una de
las nezclas disolventes A ~ I definidas en el Ejemplo 1.
Se disolvieron entonces 0,437 g de acetato fenil-merddri-
co con agitacibn, y se afladieron (0,125 g) de agente hu-
nectante (como en el ejemplo 1). La mezecla fue separada
por filtracibn de impurezas sélidas para rendir 24 nl de
solucifn de muestra,

Cada muestra fue almacenada a 020 durante 6
dfas y después fue sembrada con cristales del fungicida,
Despubs de 4 dfas més a 09C, ninguna de las nuestras se
habfa congelado y no era evidente ninguna recristaliza-
cidn,

Tas muestras fueron almacenadas entonces du-

rante 3 dfas a -790 sin experimentar ningfin cambio,

Ejemplo 5

Se prepard un agente de btratamiento de semi-
llas liquido con la siguiente composicién:

5,6-dihidro~2-metil-1,4~oxatiin-3~carbo-
xanilida (téenica) 40 kg

Acetato fenil merctrico , 1,75 kg

Agente humectente (como en el Ejemplo 1) 0,5 kg

Colorante trazador 0,5 kg
Dimetilsulféxido 1%,6 litros
N N~dimetilformemida 54,4 litros

-1 -
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Ta composicidén fue preparada del nismo nodo
que en el Ejemplo 1, siendo disuelto el acetato fenilmer-
clrico antes de la adicibén del agente humectante, EL pro-
dusto era estable al almacenamiento a -720; no se obser-

5 varon ni congelacién ni recristalizacidn.
Ejémglo 6 |

‘ Se repitibé el Ejemplo 5, exceRto que se em-
plearon 54,4 litros de dimetilsulféxido y 13,6 litros de
N,N-dimetilformamida. Este producto también era estable
10 a =72C,

3.7.70.
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REIVINDICACIONES

Los puntos de invencidn propis y nueva que
Be presenten pars que gean obJeto de ssta molicitud
de Patente de Invenoidn en Dspsfia, por VEINTE afios,
son los que se recogen en las reivindicaciones siguien
{11

18, Un pr&oodimienmo para la preparacilon de
una composicidén de tratemiento de semillas, liguida,
que comprende disolver uno o més fungioidas en un ve-
hioulo 1iquido caracterizado porgue dioho fungloida

comprende un compueato de foérmula general

. u:

o

~8 0wl - &
{]

!
en que R es hidrdgeno o metilo y R! o8 un ZYrUpo 8L00w
hile normel que tiene de 1 & 10 étomos de oarbono o un
grupo fenilo opoionalmente sustituido por hasta tres
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sustituysntes seleccionados de &tomos de halégeno,gng

pos aloohilo y grupos &lcoxl, y dicho vehiculo liquido

contiens 10-90% en volumen de dimetilsulféxido, siendo

el regto N,N-dimetilformamida.

268,~ Un procedimiento para la preparscidn de

una composicidn de tratamiento de semillas.

Tal y como se ha descrito en la Memoria que

antecede y para los fines que se han especificado,

Egta Memoria consta de oatorce hojas esori-

10  tas a méquina por una sola cara.

MAL/20,12,72

4%

Madrid, 23 ch'19?z
P.A,
Atbery Eiz
- 14 -
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