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PATENTE
DE
INVENCION

por "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE N~o0-FLUOROFE-
NILUREAS", a favor de la firma suiza CIBA-GEIGY AG,, resi~
"dente en BASIIEA(Suiza)

MEMORIA DESCRIPTIVA

Egte invento se refiere a N-o-fluorofenilureas,
& su preparacibn y a su empleo como meterias activas en
log ggentes entiparasiterios.

Los compuestos de este invento corresponden a la

P
R,- —;NI—I-C-—N\ (1)
R
RS 2
en la que

10, X significa oxf{geno o azufre;
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significa un radical alguilico de cl-c 43

w radical alquilico de 01-04 substituido
por halégeno, por -CN, por «N O2 0 poOr uno

0 dos radicales alcoxflicos; un radical al-
quilico de C,~0, interrumpido we o nés
veceg por O, 8, -50- 0 -802; un redical
alguenilico de C 2—0 4; un radical haloale
quenilico de 02—0 .
de 03-04; un radical formflico; o wn radical

alcoxilico de C l-c

5§ un radical alquinilico

4_3

significa hidrégeno o un radical elguflico
de 01—04; mientras que

gignifican cada wno hidrfgeno, dtomos de
halbgeno, radicales de alquilo de C1-C 4
alcoxilo de 01—0 8 alguiltio de Cl—c 2 °
haloalquilo de Gl—c o3 BTUpos de nitro, tri=-
halometiltio o sulfonemido, ux radical
fenoxilico (eventualmente substituido por

halégeno, alquilo, alcoxilo, NO. -, ~CN y/o

2
-CF3) o m radical carboalcox{lico

y ademds
representa wn radical alguiflico de C,-C

vy R

4

cuando RS’ R gon étomos de hidrbgeno

4 5
v X representa un é&tomo de oxigeno,

Ios radicales de alquilo, alguenilo, alguinilo,

elcoxile, alguiltio, haloalquilo y haloalguenilo que en-
tran en cuente para Rl hasta R5 pueden ger de cadena li-

neal o ramificada, Por 'hallgeno” deben entenderse los

dtomos ¢e F, C1, Br y J.
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En el cuadro de este invento entren en cuenta,
como radicales de elquilo, slguenilo, alq-uinilo, alcoxi~
lo, alquiltio, haloalquilo y haloalguenilo, por ejemplo
metilo, trifluorometilo, etilo, propilo, isopropilo, bu-
tilo normal, isobutilo, butilo secundario, butilo tercie-
rio, alilo, metoxilo, metiltio, propinilo o isgobutinilo.

Particular importencia tienen los compuestos de

la férmula
F
Rg
R, -~ NH-C (11)
: T\
/ . 0 By
B
9
en la que

R6 gignifica un radical alquflico de c,-C 4
alquenilico de (32-(34 o alcox{lico de cl—c4,

Ry  significa hidrfgeno o wn radical alquilico
de cl—c 4;

RB gignifica hidrbgeno, clore o bromos y

Rg significe hidrfgenoc o un radical trifluoro-
met{lico,

ademds de que

R representa wn radical alquflico de C 2—04
cuando R8 y R son hidrégeno,

Log compuestos de la férmula I se preparan por

métodos ya conocidos; por ejemplo, segln los esquemas reacw

cioneles siguientes:

- -
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R5 //Rl
H-
\\\R
2
e
R3 F Z-ééﬁ// B3 F X
R
— Ng — e
R4— S 2 -;NHQ 2 i 4— K ~NH0 2]
R5 Bage 35 R,

Rl a RS v X tienen aguf el significade que se les
he atribuido en la férmula I. Z representa un substituyente
desdoblable, como, por sjemplo, cloro, bromo o yodo. En
calidad de bases pueden emplearse las orgénicas o las inor-
génicas, como, por sjemplo, trietilamine, piridina, carbo~
nato potdsico o carbonato sbdico. DBsta enumeracibn tiene
cardcteor ilustrativo y no implica limitaecibn.

Tos compuestos de la f£érmula I presentan amplio
espectro de accibn biocida y pueden utilizarse pars comba-
tir a los més diversos pardsitos vegetales y animales,

Egtos compuestos tienen sobre todo accibn herbici-
da. Bgta acciln puede ger total o selectiva. Ia accibn
herbicida total y tambidén la eccibn desfoliadora se obser-
van en centidades de eplicacilén més altes. Estas sc-
ciones son siempre ventajosas cuando se ha de preparar el
torreno Util para una nueva plantacibn, cuando més quedan
restos de cultivos efectuados antes. Ia acciln herbicide

gelectiva se logra tento en el procedimiento de preemergen-—
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cia y se observa principalmente en 1los cultivos lmportan-—
tes de gran extensién, como los cereales (por ejemplo, bri-
g0, avena, cebada, arroz y mafz), la remolacha azucarera, la
soje, el algodén; la alfalfa, las patatas y otros, pero es-
pecielmente en el mafz, el arroz y el algodbn. En este
caso las cantidades de aplicacibn pueden oscilar dentro de
emplios limites; por ejemplo, entrs 0,1 y 10 kg de materia
activa por hectérea, pero preferentemente entre 0,5 y 5 kg
por hectarea,

Sin embargo, los compuestos de la férmula I tie~
nen edemds accibn fungicide, particularmente contra los
hongos fitopatbgenos, como, por ejemplo, les especies de

Brygiphe cichoracearum, Alternaria, Uromyces y Piricularia.

En las concentraciones que psra ello se necesitan,

‘no es detectable: ningln perjuicio en las plentas.

Las materias ectives de la f£érmula I de acuerdo
con este invento pueden ubilizarse tembién para influir
en la vegetacidn por ejemplo, para acelerar la madurez en
las plantas por desecamiento prematuro, para aumentar la
fructificacibn, para retardar la floracibn, para prolon-
gar la conservacibén en almacén de los productos cosechadog
0 también para impedir resistencia a las heladas. E1 uso
de estas materias activas como inhibidores del crecimiento
pueden conducir también a un aumento del rendimiento, no
g61lo por la repregién de las malas hierbas, sino ademés
porgue estas materias activas contrarresten influencias (co-
mo, por ejemplo, la temperatura elevada o0 el gbono abundan=-
te) que estbimulan en sentido indeseado el crecimiento de

lag plentas de cultivo. Por otra parte, las materias acti-
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vas de la férmula I pueden ser interesantes como herbici-

das & large viste en la extirpecién de las malas hierbas
pertineces, cuando la selectividad de las materias actvivas
no basta pare exclulr une merma del rendimiento de las
plentas cultivadas en la época del empleo.

Ias mekriss activas de le férmula I pueden ubili-
zarse solas ¢ junto con vehlculos apropiedos y/o otras me-
terias suplementarias. Ias meterias suplementarias y los
vehiculos apropiados pueden ser sélidos o liguidos y co-
rresponden 2 las materiass usuales en la téenica de lag for—
mulaciones como, por ejemplo, materies minerales naturales
0 regeneradas, disolventes, diluentes, dispersantes, humec—
tentes, fijadores, espesentes, sglomerantes o ebonos, Ade-
nés, pueden afiadirse todavia otros compuestos biocidas, Di=-
chos compuestos biocidas pueden pertenecer, por ejemplo, a
la clase de las ureas, de los 4dcidos halosebdcicos satura-
dos o inseturados, de los halobenzonitrilos, de los 4cidos
halobenzoicos, de los dcidos fenoxialquilcarboxilicos, de
los carbametos, de las triacinas, de los nitroalguilfeno-
les, de los compuestos de 4cido fosflrico orgénicos; de
las sales ambnicas cuaternerias, de los 4cidos sulfemini-
cos, de los argeniatos, de log arsenitos, de los boratos
o de los cloratos. BEn la preparacibn de agentes de accién
herbicida entran en cuenta para la combinacién, por ejem-
plo, los componentes sSiguientes:

4) Ureas substitufdas
N—fenil-N',N'-dimetil-urea
Nefenil-N-hidroxi-N',N'-dimetil-uresa

N—(4-clorofenil)N'-N'-dimetil-urea
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N—(3,4-diclorofenil)-N',N'~dimetil-urea
N-(3,4~diclorofenil)-benzoil-N',N'-dimetil-urea
N-(4-clorofenil)-N'-metoxi-l'-metil-urea
N-(4-clorofenil) ' ~isobutinil-N'-metil-urea
N-(3,4~diclorofenil)N'-metoxi-N'-metil-urea
N-(4-bromofenil)-N'-metoxi-N'~-metil-uree
N—~(4-clorofenil)-N'-metil-N*-butil-urea
N-(4~clorofenil)-N'-metil-N'-isobutil-urea
N-(2-clorofenoxifenil)-N',N'-dimetilurea
Ne~(4-clorofenoxifenil)-N',N!-dimetil-urea
N-(4-clorofenil) ' -metil-Nf-(1-butil-3~il)~urea
N-benzotiazol-2-i1-N',N'~dimetiluree
N-~benzotiazol=2-il-l'-metil~-urea
N-(3=triflnorometil~4-metoxifenil)-N' ,N'~dimetilurea
N~(3~trifluorometil-4-isopropoxifenil)-N' Nt~
dimetilurea
N-(3=~trifluorometilfenil)-N' N ~dimetilurea
N-(4-trifluorometilfenil) ' ,N'~Ginetilurea
N~(4-clorofenil) N'-(3'~triflucrometil~4"—cloro—
fenil)-urea
¥e(3,4=diclorofenil) ' -metil-N'~butilurea
N—-(3=cloro-4~trifluorometilfenil)-N' ,N' ~dimetilurea
Ne(3=cloro-4-etilfenil)-N',N'~dimetilurea
N~(3-cloro—4-metilfenil)-N' N'~dimetilurea
N-(3-cloro-4-etoxifenil)-N' ~metil-N'-metoxiurea
N~ 3=cloro—4-metoxifenil)-' Nt -dimetilurea
N-(hexshidro~4,T-metanoinden~5-il)-N' N! -dimetilures
N-( 2-metilciclohexil)-N'-Ffenilurea
N-(4,6-dicloro=2-piridil)-N'~dimetilures
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Nt—cicloooctil-N ,N~dimetilures

dicloroures .

W' =4=(4-metoxifenoxi)-fenil-l,N~dimetilurea

Nt w(3-metilfenil)-W,N-dimetiltiourea

1, 1-dinetil-3-[3~(N-tercibutilcarbamoiloxi)=
fenii]—urea

0,N,N-trimetil-N'-4~clorofenil-igourea

N-3,4-diclorofenil-N' /Nt -dimetil-alfa-~clorofor-
mamidine

tricloroacetato de N, ,N-dimetil-N' ~fenil~urea

tricloroacetato de N;Nwdimetiléﬂ'~4—clorofenil—
uree,

B) Triacinas gubstitufdas
2—clor6—4,6-bis~(eﬁilamino)~s~triacina
2-cloro~4~otilamino-6=igopropilamino~-s-triacina
2-cloro=-4,6-bis~(metoxipropilamine)=-s-triacina
2—metoxi—4;GAbis-(isopropilamino)—s-triacina
2-dietilemino-4~isopropilacetamido~6~metoxi-

g~triacina
2-isopropilamino-4-metoxietilamino-b~metil-

mercapto~g~triacina
2-metilmercapto-4 ,6-bis=~(isopropilamino)-—s-
triacina
2-metilmercapto-4,6-big-(etilamine)-s~triacina
2~metilmercapto~4-etilamino-6-tercibutilemino-
s~triacina
2-metilmercapto-4-etilemino~6~isopropilamino-
s-triacina

2-netilmercapto-4-metilanino~6-isopropilamino=-

E 0
Y anzets o
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g-triacina -

2-metoxi-4,6-bis~(etilamino)-s~triacina
2--metoxi-4-etilemino-6-igopropilanino-g~triacina
2-c1loro--4,6-bis~(isoprepilenine)-s~triacina
2~acido~4~metilmercapto~-6~isopropilanino—s-
triacina
2-gacido—4-metilnercapto~6—gecubutilamino-g-
triacina
2~cloro—4~isopropilamino~6-(gamma-netoxipropilamino )«
g-triacina ’
2-(6--etilamino-4-cloro-g-iriacina—2-ii-amino )-
2-metilpropionitrilo
2~cloro-4~detilamino-6~isopropilanino-g-triacina
2-met0xind , 6-bis~( 2-meboxipropilamine )~s~triacina
2~metilmercapbo~4=iscpropilanino-6-( 3~metoxipro~
pilamino)~-s-triacina
2-cloro~4-dietilamino-G~etilamino~-g~triacina
2, 4-bis~(3-metoxipropilanino~G-metiltio-1, 3,5-briacina
2-metiltio-4-igopropilamino-6-(gamma-metoxipropila—
mino)~1,3,5~triacina
2-cloro~4-etilamino-bis~tercibutilamino-g~triacina
2-(4=cloro-6-etileminc~l, 3,5~triacin=2~il-amino) -
2-metil-propionitrilo
2~etilamino-4-(1, 3~dimetilpropilanine )-6-metil-
mercapto~s-triacina
2-otilamino~4-01010~6~( L-butin~3=il~emino ) =g~
triacina
¢) Fenoles

dinitro-gecubutilfencl o lag sales respectivas
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pentaclorofencl o las sales respechivas

3,5=-dinitro~o-cresol

2,6-dibromo-4~cianofenol

2,6-dicloro-4~-cianofenol sales + ésteres
dinitro-tercibutilfencles sales + ésteres
dinitro-gsecuamil~fencl gales + ésteres
2-ctoximetil-4,b-dinitrofenocl salesh+ ésteres
2~tercibutil—4,6-dinitro-5-

metilfenol sales + ésteres

D) Acidos carboxilicos

-sales ¥ ésteres
deido 2,4,6~-triclorofenilacédtico

éeido 2,3,6~triclorobenzoico y sales

deido 2,3,5,6~tetraclorobenzoico y seles

beido 2,3,5,6-tetraclorotereftdlico

édcido 2-metoxi-3,5,6-triclorobenzoico y sales

dgter 2,4rdinitro-6-secubutil-fenilico de dcido
ciclopropan—carboxilico

éster 2,4-dinitro-6-secubutil-fenflico de écido
ciclopentan-carboxilico

écido 2-metoxi-3;6-diclorcbenzoico y sales

écido 2-amino-2,5-diclorobenzoico y sales

deido 3-nitro-2,5-diclorobenzoico y sales

éoido 2-metil-3,6-diclorobenzoico y sales

deido 2,4-diclorofenoxiacético, sales y ésteres

éeido 2,4,5-triclorofenoxiacético, sales y ésteres

deido (2-metil-4-clorofenoxi)-acético, sales y

ésteres

dcido 2-(2,4,5-triclorofenoxi)~propidnico,
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gsaleg y égteres
deido 2-(2,4,5-triclorofenoxi)=-etil-2, 2~dicloropro~
pibnico, seles y ésteres

foido 4~(2,4-diclorofenoxi)-butirico, sales y ésteres
fcido 4~(2~-metil-4~clorofenoxi)-butirico

sales + égteres
propionato de metil-2-cloro-3-(4'-clorofenilo)
écido 2-cloro-9-hidroxi~fluoren-9-carboxilico
doido endo—oxo-hexehidroftélico
dster dimetilico de écido tetracloroftédlico
dcido 4~-cloro-2-oxobenzotiazolin-3~il-acético
deido 2,2,3-tricloropropibnico gsales + égteres
goido 2,2-dicloropropidnico ’ sales + ésteres
dcido (+)~-2-(2,4-diclorofenoxi)-propidnico

gsalepg + ésteres
doido 7-oxabicicio(2,2,l)heptano—2,3-dicarboxilico
écido 4~-clorofenoxiacético sglesg + ésteres
écido giberelinico
écido indolil-acético
écido indolil-butirico
dcido (+)~2~(4=-cloro~2-metilfenoxi)-propibnico

sales + ésteres
N,N—diélileloroaoetamida "
éeido neftil-acdtico
deido N-l—néftil—ftaiimidico sales + ésteres
dcido 4~amino-3,5,6-tricloro~picolinico '

sales + égteres
éeido tricloroamcético

éeido 4-(2,4,5~triclorofenoxi)-butirico y butflico
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sales + ésteres &
deldo 2,3,5-triyodobenzoico " galeg + ésteres
écido bencimidoxiacético sales + ésteres
bis-tricloroacetato de etilenglicol
dietilamide de écido cloroacético
2,6=-dicloro~tiohenzemida
2,6-diclorobenzonitrilo
N,N-dimetil-alfa,alfa-difenilacetanida
difenilacetonitrilo
N-hidroximetil-2, 6-dicloro~tiohenzamida
"E_z_»w@_gg;védos' de &cido cavbeminico
Sater isoproPiliéd de dcido carbanilico
égter metilico de dcido 3,4-dicloro~carbénilico
8gter isopropilico de dcido m-cloro-carbanilico
&ster 4—cloro-24bufiniiico de dcido m-cloro~carbanilico
éster isop:opili;o de 4cido m~trifluorometil-
carbanflico .
carbameto de 2,6-di-tercibutil-4-tolil-N-metilo
carbamato de 3-(metoxicarbonilamino)~Fenil-=-3-
tolilo
carbamato de 4-cloro~2-butinil-N-(3-clorofenilo)
2~isopropilo~-4=-(metilearbamoiloxi)~carbamilato de
metilo
v ademés el dielato, el W,N-dipropil-S-etiltiocar-
bamato, los molinetos y los dijciocar—

bamatos de la férmula

S
R.']. "
N—C-S—RB
R
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R, R,y R3 gignifican un radical alquflico o fenf-

Ry

entre ellos

lo mismo

que

lico infexriors
7 R, Junto con el &homo de nitrégeno unido &
ellos, constituyen wn anillo de 5, 6 6 7
miembros, eventualmente alguilado, con wn
total de 6 § 7 étomog de carbono, en el
que los grupos exo alquilicos deben es-
tar ligados & los dtomos de carbonoe ve-
cinos del dtomo de nitrégenoc; y
Ry  represente el redical etilico, propilico,
~pbutflico o isobutilico,
especialmente
el ditiocarbamatc de N-bubtil-N=-etil-S—propilo
el ditiocarbemato de N,N-diisobutil-S—~propilo
el ditilocarbanato de N,N,S-tripropilo
el ditiocarbamato de N-iscbutil-N-aril-S-pro-
pilo
el ditiocarbamato de N-isobutil-N-metalil-S-
etilo
el ditiocarbamato de N-isobubil-N-metalil-3-
propilo
el ditiocarbamato de N,N-dimetalil-S-propilo
el tlocarbamato de Ne-bubtil-N-etil-S~-propilo
el tiocarbemato de N,N,S~tripropilo

el carbamato de N-(4~aminobenzosulfonil)-metilo
el carbamato de l-metil-prop-2-ilN—(3-

clorofenilo)
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el carbamato de isopropil-N-(3-clorofenilo)
el tiocarbamato de S~2,3-dicloroalll-lN,N-
diisopropilo
6l carbamato de S-otil-N,N-dipropiltiol
el 4cido N-metil-ditiocarbimico
el carbameto de S—propil-N-butil-N-etil-tiol
el carbsmato de 3-(m-tolilcarbamoiloxi)-fenilo
el carbamato de isopropil-N-fenilo
el ditiocarbamato de 2-clorcalil-N,N-dietilo
el carbamato de metil-N-(3,4-diclorofenilo)
el carbamato de 5-2, 3, 3-tricloroalil-N,N-diiso-
propil~tiol
el carbamato de S-propil-N,N-dipropil-tiol
ol tilociclohexancarbamato de S-etil-N-etilo
el carbamato de 3,4-diclorobencil-metilo
8l carbamato Ce S~-etil-N-hexahidrol-lH-acepin~tiol
el carbamato de 2,5-di-tercibutil-~4-metilfenil-
N-metilo
el carbamato de metil-N—-(4-nitrobenzosulfonilo)
el (tiocarbamato de) N,N-hexametil-S-isopropilo,
el carbamato de S-etil-N,N-diisobutil-~tiol
el carbamato de 2-clorobutinil-N-(3~clorofenilo)
la D-N-etil-2=-(Ffenilearbamoiloxi)-propionamida
el carbamato de S—etil-N ;N-aiisobutil—'biol ¥
el carbamato de metil-N'~(N'-metoxicarbamoil-
sulfenililo)
F) Anilidas
3,4~dicloropropionanilide

3=cloro~4-bromopropionanilidea
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3-bromo-4-cloropropionanilida

3,4-dicloroanilida de édecido ciclopropancarboxflico
3=~cloro-4~bromoanilida de dcido ciclopropancarboxi-
lico
5. 3~bromo-4~cloroanilida de &cido ciclopropancarboxi-
lico
N-(3,4~-diclorofenil)-2-metilpentanamida
écido N~l-naftil-ftalemfnico
doido N-(3~t01il)~ftalaminico
10. 2--motacril-3',4'~dicloro-anilida
N-(4=-clorofenil)-2,3-dimetil-valeramida
N-(3-cloro~4-metilfenil)-2-metil-pentanamida
alfa-cloro-N~isopropil-acetanilida
2-(alfa-~naftoxi)-N,N-dietil-propionamide
15. 2~ 1orosN=( 2-metil-6-tercibutilfenil)~acetamida
2-cloro-N-2,6~-dietilfenil-N-metoximetil-acetamida
6-metil-N-metoximetil-2~tercibutil-alfa-bromoa-
cetanilida
2~ (4=cloro~o=t01il)-oxi]-N~-metoxi-acetamida y
20. 2-cloro-N~isopropil-acetanilida
G) Compuestos de fésforo orgémicos
fosfito de tri-(2,4-diclorofenoxietilo)
amidotiofosfato de 0-(2,4-diclorofenil)-0'-metil-
N~igopropilo ‘
25, bencensulfonemida de N[ 2-(0,0-di-isopropil-ditio-
fosforil)-etilo] ¥y
tiofogfato de §5,5,8~tribubtilo

H) Compuestos diversos

4,5-dicloro~2~trifluorometilbencimidazol
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cloruro de 2-clorostil-trimetil-zmonio

hidracida de &cido meleico

sal digbdica de dcido metilarsinico

4,5,7T-triclorobenzotiodiazcl~2,1,3

3-8mino-1,2,4-triazol

cloruro de triolorobeneiioq

2-fenil-3, l-benzoxacincna

Nebutillwetil-2, 6-dinitro~4~trifluorometilanilina

W,N-di-(n-propil)=2, 6~dinitro-4~triflnorometiluni-

lina

éter 4-frifluorometil-2,4' -dinitro-difenilico

éter 2,4,6-tricloro-4!-nitrodifenilico

éter A-trifluorometil-2,4' -dinitro-3' -netil~
difenilico

étor 2,4-dicloro—4!t-nitro~difenilico

5-cloro-6-metil~3-tercibutiluracilo

sulfamato de amonio

5-bromo-6-metile3=( l-metil-N=propil)-uracilo

xantato isopropilico de l,2,4,5;6,7,lO,lO—octacloro-
4,7,8,9-tetrahidro~4,7-netilenindano

xantato de m-isopropilo

5-bromo=-3~isopropil-6-metiluracilo

3-ciclohexil-S-metiluracilo

3-ciclohexil-6-secubutiluracilo

3=ciclohexil=5-bromouracilo

3-ciclohexil-5-clorouracilo

3=ciclohexil=5,6~trimetilen-uracilo

3~igopropil-5~clorouracilo

3~igopropil-Bebromouracilo
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2-cloro-di—etil~4~sulfocianocanilina

2, 3, 6-triclorobenciloxipropanol

hexacloro-2-propanona

gulfato gbdico de 2-(2,4,5-triclorofenoxi)-
etilo

cianato potdsico

éter 2',4'~dinitrofenilico de 3,5-dibromo-
4-hidroxibenzoaldoxima

éter 2',4'-dinitrofenilico de 3,5-diyodo-—
A~hidroxibenzoaldoxima

acrolefna

arseniatos

alcohol alguflico

carbonato de 2,4~dinitrofenil-2,4~-dinitro~H-
secubutilfenilo

5-cloro-2-isopropilbencimidazol

S5eyodo-2~trifluorometilbencimidazol

3-ciclohexill-6,7-~dihidro-1H~ciclopentapirimidin-
2,4-(3H,5H)~diona

bromuro de 1:l-etilen-2; 2-bipiridilio

sulfato dimeti{lico de 1,l~dimetil-4,4'=bipiTidilio

disulfuro de di-(metoxitiocarbonilo)

2~metil—4—(3'~trifluorometilfenil)—tetr&hidro;
1, 2,4-oxadiacin~3,5-1iona

l-fenil~4,5-dimetoxi~6-piridazona

6=cloro-2-difluorometil-3H~imidazo(4,5-b)piridina

2-tercibutil-6-cloroinidazo—(4,5-b)~piridina

5-amino-4-bromo~2-fenilpiridacin-3~ona

hidrato de hexafluoroacetona
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3,5-dinitro-4~dipropilamino~bencensulfonamida

cacodilo

4=(metilsulfonil)-2,6-dinitro-N ,N~dipropilanilina

4=metil-2,6-dinitro-N ,N-dipropilenilina

S=amino=4-cloro=—2-fenil=~3-piridezona

2, 3,5~tricloro=4~piridinol

3,4,5,6~tetrghidro~3,5~-dimetil-1, 3,5~tiadiacin~2-
tiona

sulfato sbdico de 2-(2,4-diclorofenoxi)-etilo

2, 3~dicloro-l,4-naftoquinona

disulfure de bis~(etoxitiocarbonilo) y

3,5-dicloro~2, 6~difluoro-4-hidroxi-piridina.

Taeles sgentes pueden emplearse en forma de solu-
ciones, emulsiones, suspensiones, granulados o agentes ce
espolvoreo. Ias formas de empleo ge determinan segin la
finalided de uso y deben asegurér la finura de distribucién
de la substancia activa. BEn particular para el exterminio
total de la vegebacidn, para el desecamiento prematuroc y
para el deshoje, puede reforszarse la acoién enpleando mate-
riag de vehiculo ya de si fitotdxicas, como, por ejemplo,
fracciones de aceite mineral de punto de ebullicidn slto
0 hidrocarburos clorados; por otra parte, la selectividad
en la inhibicién del crecimiento se manifiesta por lo ge-
neral claramente cuando se emplean materias de veh{iculo
indiferentes para las plantas, por ejemplo en la lucha se-
lectiva contra las malas hierbas.

Para la preparacibn de soluciones entran en cuen-
ta disolventes como, en particular, los alcoholes (por

ejemplo, el alcohol etilico o el isopropilico), las ceto-
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ros elifdticos (como el queroseno) y los hidrocarburos cf-

clicos (como el bhenceno, el tolueno, el xileno, el ciclo~
hexano la tetrahidronaftaelina y las naftalinas alquiladas),
lo mismo que los hidrocarburos clorados (como el tetraclo”
roeteno y el cloruro de etileno) y por Gltimo tembidn los
aceites minerales y vegetsles o las mezclas de dichss mae
terias,

En el caso de las preparaciones acuosas, se tra-
ta por 1o genersl de dispersiones y en particuler de emul-
siones. ILas materias activas se homogeneizan en agua ta-
leg como son ¢ en uno de los Cisolventes indicados antes,
de preferencie por medio de humectantes o dispersantes.

En celidad de digpersantes cationactivos, cabe sefialar
como ejemplos los compusstos umdénicos cuaternarics; en ca-
lidad de dispersamtes amlonactivos, por ejemplos los jabho-
nes, los monoésteres alifdticos de cadena larga de &cido
sulflrico, los dcidos sulfénicos alifdtico-aromdticos y
los écidos alcoxiacéticos de cadena larga; y en calidad de
dispersantes no iondgenos, los éteres poliglicdlicos de
alcoholes grasos o para-tercislquilfencoles con dxido de
etileno. Por otra parte, pueden prepararse también concen-
trados constitufdos por materia sctiva, dispersentes ¥y
eventuales disolventes. Tales concentrados pueden diluir-
gse (por ejemplo, con agua) antes del uso y aparecen enton-
ces en forma de emulsiones o suspensiones.

Los agentes de espolvoreo pueden prepararse por
mixturacién o molienda conjunta de la substancia activa

con wna meteria de vehiculo sdlida, Bn calidad de tal en-
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tran en cuenta, por ejemplos el talco, la tierra de disto-
méceas, el caolin, le bentonita, el carbonato céleico, el
4cido bérico, el fosfato tricdlcico y tambidn el aserrin de
madera o de corcho, el carbdn y otros materisles de origen
vegetal. Por otro lado, las substanciass pueden aplicarse
tambidn o las materias de vehiculo con un disolvente volé-
til. Mediante la adicidén de humectantes y coloides protec-
tores, los preparados en forma de polvo y las pastes pueden
hacerse suspendibles en agus y utilizables como agentes de
aspersibn.

En muchos casos es ventajoso el empleo de granu-
lados parse la dispensacién uniforme de les materies activas
por un espacio de tiempo prolonzado, RBstos preparedos pue-
den hacerse por disolucidn de la materia activa en un di-
solvente orgénico, sbsorcibn de esta solucibén por mineral
granulado (por ejemplo, atapulzita o 3102) ¥y eliminacibn
del disolvente. También pueden preparargse mezclando las
materias activas de la férmula I) con compuestos polimeri-
zables, despuds de lo cual se efectlia wna polimerizacidn
gue deja intactas las substancias activas pero durante la
cual se desarrolla la granulscibn., Bl contenido de mate-
ria activa en los agentes que ge han descrito antes se halla
entre 0,1 y 95 /5, pero cabe sefialar que en la aplicacidn
descée aviones o por medio &e otros dispositivos de apli-
cecifn apropiaedos se utilizan concentraciones hasta el
99,5 % o incluso la materia activa pura.

Bjemplo 1
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4H'g(n)

7 -NHnL-N
H i

A 44,4 o de o-=fluoroaniline en 400 cc de benceno
absoluto ge gfiadieron a goltag, a 25¢ C y ggitando, 39,6
g de isocimnato de n-butilo. ILuego se prosiguid la agi~
tacién por 10 horas todavia, a la temperatura del ambiente
lo gque hizo que se precipitara el producto de la reaccibn.
Después de separarlo por filtracidn, se le secé a 302 C en
la cémara de vacfo. Punto de fusibn: 124-1252C, Rendimien~
to: 69 g. |

(Materia active nf 1)

Biemplo 2

B
e G
v H{

4 una solucién de 31,5 g de N-(o-fluorofenil)-
N'~(n)-butilurea y 13 g de acetato sbdico en 200 cc de
dcido acético glacial se afiadieron a gotas, a 15-202 C y
agitando, 7 cc de bromo en 25 cc de 4cido acético glacial.
Despubs de proseguir la agitacibn por 10 horas, se virtid
la mezcla reaccional en sgua helads, se separd por filtra-
cibn el sedimento precipitado y se le la%é con solucién sb--
dica y con agua. Degpuds de secar a 302 en la cédmara de
vacio, el producto cristalizé en acetonitrilo. Punto de
fusifn; 158-1602 C,

(Materia activa n? 2)

De manera andloga a la descrita en los ejemplos
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1 6 2 se prepararon tembién les waterias

iy

ng -mx-g <

1

0H3

activas siguien-

Punte de fusidn
o

.214—215

80-81

108-109

aceite

49-50

115-116
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Materia
activa

9)

10)

11)

12)

13)

- 14)

e
G
ot &
Br- ~NH-C - CH
—) N\ 3
F g

<:§. -NH(\}\-NHCHB

Punto de fusibn
eC

195-197

117-118

184-185

163-164

204206

171-72
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15)

16)

17)

18)

19)

20)

21)

Puntoc de fugibn

o
PO
0
e = -NI-I-(’)I-JI\THCH 160-161
N / 3 B
oF,
P
OCH3
aNHwCéh 69-70
4 \CH
3
d C.H
_< s
—&.H—C-N 94-96

\f—/

P ? CH —CH;CHQ

& —n\ 181-182
E

\J

g
1L NH-C -NH~CH

©\@

P
'

0
= !
¢ 1~© -6 1m0 8, 174-176

P
/0

p——_ l\
oan -0 -4THC JHy 138-160
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Meteria Punto de fusibn
active eC

/F 0
— i
22) c1-\_>/\/_ NH-CAVHC,H 198-202

_Ejemplo 3
Azente de egnolvoreo
Se moleron finamente partes iguales de una mate-
ria activae de este invento y de dcido silfcico precipita-
do, De esta mezcla, por mixbturacibén con caolin o %alco,
pudieron prepararse egentes (e espolvoreo, prefcrenvemen--
te con 1 a 6 4 de materia sctiva,

Polvos para agpersiones

Para preparar un polvo para aspergiones se mezcla-
ron y molieron finamente los componenites siguientes, por
ejemplos

50 partes de materia sctiva segin este invento
20 partes de deido silicico nuy adsorbente
25 partes de Bolus albe (caplin)
1,5 partes de sodio l-bencil~2-estearlil-bencimida-
201-5, 3! ~disulfbnico ¥
3,5 partes de un producto de reaccibén de para-
tercioctilfenol y bxido de etileno

Concentirado pare emulsidn

Ias materias sctivas de buena solubilidad se
formularon *tambidn como concentrados de emulsidn segin la
receta siguiente:

Se mezclaron
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20 partes de materia active

70 parives de xileno

10 partes de una mezela a base de un producto
de reaccibn de un alguilfenol con
bxido de etileno y de dodecilbencen=
sulfonato célcico,

Al diluir con @gua hasta lag concentraciones de-
seadas, 86 originé wune emulsién aepta para aspersiones,
Granulados

Se disolvieron en 100 cc de acetona 7,5 g de una
de las materias activas de la férmula I y la solucibn ace~

ténica asi obltenide se sfiadid a 92 g de atapulgita granula-

da, Se mezcld bien todo ello ¥y se extrajo el digolvente

en el evaporador giratorio. Se obtuvo un granulado con
7,5 % de materia zctiva,
Bjemplo 4

4dceifn herbicida selectiva en el almodén

Se sembraron las especies de plantas siguientes:

Gossypiwn, Poa, Digitaria, Alovecurus, Calendula, Chrysanthe-

mom, Brassiecs, Ipomoes, Stelleria y Amaranthus.

Bl tretamiento de postemergencia de dichas espe-
cies de plentas se efectud con una solucibn acuosa sl 0,1 %
del compuesto n2 15 unos 10 a 12 dias despuds de la siembra,
en el estadio bifoliar a trifoliex, con ume cantided de
aplicacibn de 1 kg de substencia ectiva por hectérea.

Ia evaluacién se efectud unos 20 dfas despuds del
tretamiente y condujo al resultado gue se expone en la ta-
bla gue sigue,

Bl tratamiento de preemergencia con los compues-
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tos 1, 3, 8, 12 y 15 se efeotud con la misma cantidad de

aplicacibn, pero ya 24 horas despubs de la gieambrs. (Hva-

luecifn iguel que en el tratamiento de postemerzencie).

Nota de evaluacibn

S NV W

Defios en las plantas
ninguno

ligeros

ligeros haste medianos
mediancs »

medianos hasta intensos
intensos

intensos, que en parte
conducen al perscimiento
intensosy; que conducen
al perecimiento

sotales (plantas muertas)

Egpecie de | Compues | Compues~ | Compueg|Compuesg Conmpuesto 15
planta 017 ] 03 t0 8 0 12 pre post
e 1 II:);?ha 1 ﬁfﬁm 1p1€3./ha 2 fgi:jha 1kg/ha | 1 ksz/ha
Gosgsypium 1 1 2 1 1 2
' Poa 8 9 - - - 9
Digitaria 9 8 T - 8 8
Alopecurug - 8 - - - 8
Calendula 9 9 - - T 8
Chrysenthemun 8 8 8 8 9 9
Brassica 9 9 9 9 8 9
Isomoea - 9 - - 8 9
Stellaria 9 9 9 1 9 9
Amaranthus - 9 9 9 8 -
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biemnlo 5
Accibn herbicida selectiva en el maiz

Se sembraron las especies vegebales siguientess

Zea Mays, Digitaria, Pos, Alomecurus, Beta, Calenduls, Chrysan-

themum, Linum, Brassica, Ipomoea, Stellaria y Ameranthus.

Bl tratemiente de postemergencia de dichas especles
vegetales se efectud con una solucidén acuosa al 0,06 % del
compuesto ne 3, wnos 10 g 12 dfas después de la siembra, en
el estadio bifolisr & trifoliar y con cantidacdes de aplica-
cifn de 1 y 2 kg de substancia activa por hectérea, Ia eve-~
luacidn se efectud wos 20 dfas despuds Cel tratsmiento y

condujo al resultado que se expone en la tebla que sigue.

—a

- ——

Egpecie de Pasta Compuesto
1 kg/he POStZ ka/ha
Zea Nays 1 2
Digiteria 8 g
Poa 9 9
Alopecurus 8 3
Beta 8 9
Calendule - 9
Chrysanthemum 9 9
Linum 9 9
Brassica 8 9
Ipomoea 9 9
Stellaria 9 9
Anmaranthus 9 ]
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Eiemnlo 6
Accifn herbicids selectiva en el 8rros

Por el método de postemerzencia, se ensayl en ol
arroz acudtico el compuesto 9, en cantidades de aplica~

cibn de 2 ¥ 4 kg/ha, contra Echinochloa y Eleochsris. Ia

aplicacién se efectud en forme de granulados. Se obtuvie-
ron zsi los resultados siguientess

Cantidedes de aplicacién arroz Bchinochlos Bleocharia

en kg/he
1 1 8 1
P 1 9 9

Ia evaluacidn se besa en les mismas notas que en
el Bjemplc 4.
Bjemplo 7

Accifn herbicida

Se sembraron en el invernadero las especies ve-

getales siguientes; Avena, Setaria, Sinspis y Iepidium. El

tratamiento ¢e postemergencia de dichas egpecies vegeta-
les se efectud con una solucibén acuosa de los compuestos
al 0,06 %, 12 dlas después Ge la siembra, en el estadio bj
foliar a trifolier y con cantidades Ge aplicacidén de 2
a 4 kg de substancia activa por hectérea, Ia evaluacibn
se realizd a los 20 dfas del tratemiento y condujc al re-
sultado que se expone en tabla,

Bl tratemiento de preemergencia se efectud con
las mismas cantidades de aplicacibn, pero ya 24 horas deg-

pués de la siembra,
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Cozpusste 19

pre post

2 kg/ha - 4 kg/ha 2 kg/ha 4 kg/ha
Avené 8 g g 9
Setaria 9 9 9 9
Sinapis 9 9 9 9
Tepidivm 9 g9 g 9
Compuegto 20

2 kg /ha Pri ki /ha 2 kg/ha posz xg/ha
hvena - 6 - 5
Setaria - 6 - 7
Sinapis 9 9 9 9
Lepidium 9 9 g 9

Ia evaluasciin se basa en las mismss nolas que en

el Bjemplec 4.
Blemplo 8

Para comprobar el limite inferior de inhibicién
se rociaron plantas de heba en el estadio bifoliar con uns
suspensibn acuosa que contenia cada vesz centidedes crecien:
tes do las substenciss actives, Una vez hecha la mcjacura,
se Infectiaron les plantas con une suspencidn fresce de espo-
res de la roye de las habas ¥y & continvacibn de les mantuvo
un dfa en wna cdmars hémeda y luego durente 12 dfas en ol
invernadero, & 20-22¢ C,

Para comparacidn se utilizeron plentas no tretadas,
que trenscurrido el tiempo de incubecibn presentaron un gta~
gque del 100 4. Ia eveluacibén condujo @ las concentraciones

inhibidcras minimas siglientes:
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Materis activa hQ‘T Concentraoiéﬁ
: activa)
3
15
19
NOTaA

(pp
300

300
100

n de subsgtencisa

Dascrito ¢i objrto del presente invento, s2

declaran nuevas y de propia invencidn las siguilentes

reiviadicac.ones:

1., Procedimiento para la prevaracidn de

Neo~fluorcfenilureas de la férmula

” TS

Ry ¥ o
1
Ry~ 7N -NH~C-1

% *
e1 la qQue

X significa oxigeno o azufres

1

(1)

R. egignifica un radical alquilico de 01—04;

un radical alguilico de 01-04 substituido

por haldgsno, por -CN, por —N02

o

por uno ©

dos radicales alcoxilicos; un radical alquilico

de C,~C, interrumpido una o mds veces por O, S,

17%

~30- © —802; un radicel alguenilico de 02“0A3 un

radical haloalguenilico dz 02—04;

un radical

alquinilico de C ~C4; un radical formilicos

3

o un radical alcoxilico de 01-04;

&

significa nidrégenc o un radical alquilico de
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mientras que

RB’ R4 ¥ By significan cada uno hidrégenoi éy?mos‘.
de haldgeno, radiceles de zlquilo de C;~Cys
alcoxilo de 01-04, alquiltio de 01—04 0
haloalguilo de 01"02’ grupos de nitrg,
trihalometiltio o gulfonamido, un raéical
fenoxilico (eventualmente substituido por
halégeno, alguilo, alcoxilo, NO,-, ~CN y/0
-CF33 o un radical carboaleoxilico

y ademas

R2 representa un radical alquilico de 02~C4

cuando Ry, R, y R, son 4dtomos de hidrégeno

5
¥ X representa un dtomo de oxigeno;
caracterizado por hacerse reaccionar un compuesto de la

férmula

con fosgeno 0 tiofosgeno y hacerse reaccionar el compues—

to originado, de la £érmula

R3 P
R4 N 2 == C=X
HS n
con el compuesto de la férmula HN .
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2. Procedimiento segin la reivindicacidn 1,

caracterizado por seleccionarse preferentemente aquellos
compuestos segin la férmula general (I) que presentan la

estructura

5e F

0 6
R. - -NH-L /R (11)
\37

10, en la que
R6 gignifica un radical de alquilo de 01-04,
de alquenilo de 02-04 0 de alcoxilo de
R7 significa hidrégeno o un radical de al-
15. quilo de Cl-C4;

R8 significa hidrégeno, cloro o bromos

y

R, significa hidrégeno o un radical trifluoro-

9
metilico,
20, ademds de que
R2 representa un radical de alquilo de 02—04

cuande Rg ¥ R9 son hidrdégeno,

3. Procedimiento para la preparacidén de N~oO-

~fluorofenilureas,

25, Seglin se describe y reivindica en la presente
memoria descriptiva que consta de 33 hojas folidas y

eseritas a mdquina por una sola hoja,

Q‘L(gv
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