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Este invento ge refiere a nuevis compuestos derie

vados de la fenilures, & su preparacifn y & su empled com.

mo moterias activas én los agentes antiparasitarios,

Los nuevos compuestos estén englobados en la

férmula general
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en le que '
R, significs hidrogeno o slquilo,
R2 gignifica alguilo, alquenilo, alquinilo,

alcoxilo o fenilo insubstitufdo o substitufdos
o bien
Ry v Ry, junbo con el &tomo de nitrdgeno unido a
ellos, formsn un anillo heterocfclico
trigonal hasta heptagonal; ¥

«ps { . :
X significa oxigeno o azufre.

Las cadenas alquilicas, alquenilicas y alquinfli-
cas que entran en cuenta para R Rz contienen de 1 a 18
y respectivamente de 2 a 18 (para los radicales algueni-
licos y respectivamente alquinflicos) dtomos de cebono,
pero preferentemente de 1 a 4 y respectivamente de.2.e 4
&tomos de carbono. Estes cadenas pueden ser ramificadas o

lineales v egter insubstituidas o substitufdas.

En calided de radicales alquflicos, alquenilicos
y elquinflicos entran preferentemente en cuenta, en el
cuadroe de este invento, por ejemplo me%ilo, etilo, propilo,
isopropilo, butilo normal, isobutilo, butilo secundario,
butilo terciario, elilo, metilalilo, cloroalilos metilpro-

penilo; propinilo o isobutinilo.

Los grupos cicloalquilicos que entran en conside~
racidn pere R, tienen de 3 a 6 4tomos de cerbono ciclicos.

Ejemplos de tales grupos sons ciclopropilo,; ciclobutilo,
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ciclopentilo y ciclohexilo.

Los subgtituyentes en los radicales alquilicos,
alquen{licos, alquinflicos y fan{licos pueden ser'de pri=

mer orden o de gsegundo orden.

Por gubstituyentes de primer orden deben enten=-
derse aqul los donadores de electrones que refusrzan la

-

besicidad. Entre otros, entran en cuenta los gruﬁé}é' siguien
tegs étomos de haldgeno (como £ldor, cloro, bromo o;yodo);
grupos de elcoxilo y alquiltio con 1 2 4 &tomos de carbo-
no, que pueden ester remificados o no y presentar as 1

e 2 &tomog de cerbono; grupos de slcoxialquenileno infe-
rior, pera los que rigen tembién las definiciones que se
hen expuesto entes; grupos aminicos primerios, secundarios
ys en particular, terciarios, en los que son substituyen-
tes preferidos los grupos inferiores de alquilo y de alca-
nol; y grupos hidrox{licos y mercépticos. Para los radi-
celes fenilicos, entran en cuenta todaviz como substituyen-
teg los grupos de elquilo y 4e mono- ¥y di-haloalqufld, parg -’

los cueles Tigen tembien las definiciones que se han dado

entes.

Por substituyentes de Segundo orden deben entender-
ge los aceptores de electrones acidificantes. Jdntre otros,
entran aqu{ en cuenta los grupos siguientes: grupos nitro-

| P
sos, nitricos ¥ ciénicos; grupos trihalogenalquilicos, en



los que el halggeno es preferentemente flior y/o clorod ¥
grupos alquilsulfinilicos inferiores y alquilsulfonilicos
inferiores que presentan un radical alquflico, ramificado
o no, de 1 a 4 &tomos de carbono, y preferentemente un ra-~

5. dical alqu{lico no ramificado de 1 O 2 &ftomos de carbono.

Particuler importencia tienen los compuestos de la

formule
13 | .
P- ~NH-CO0- (11).- -
t
CF3
10. en la que

R, significa hidrégeno o un grupo alauflico

de 01—04 N
R4 significa un grupo alqu{lico de 01-04, alque-
nilico de Cy=C,» alguinflico de C,=Cys elooxi-
15. lico de €;=C, o fenflico substituido.

Representantes preferidos de la £érmula (II) son

los compuestos de la formula
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A5
e /
F~<< }-—-1\:1{-0041\\‘ﬁ (III)
' 6
0F3
en la que e
R5 significa hidrégeno o metilo ¥ .
Re significa metilo, trifluorometllo, meloxilos

etilos propilo, isqpropilo, butilo no?@a;,
isobutilo, butilo secundario, butilo tercia-
rios alilo, metilalilo; cloroalilo, metilpro—
penilo, prop@nilo, igo~butinilo o un éf@éo )
fenflico substituido por uno o verios &tomos
de‘halégeno, iguales o diferentes, o rédiba~
les de ~CFy, -NO,, alquilo de C;~C,, alcoxilo
de Cl~C4, alquenilo de 02—04, alquinilo de

02“049 "'CNg ~8Cl o

4 titulo de ejemplo de un compuesto apropiado
de la formula (III), cabe aducir el siguiente:

e




Oty
- ~NH~-CO-N (1v)
CF R7
3
en la que
5. R, significa un grupo metilico o metoxflico.

las fenilureas de las formulas (I) a (IV) son nue—

vas y se preparan por un método va conocido; por ejemplo:

« ? w s L&
a) por reaccion de un radical aromatico

10, F= —A

con uns smine primaris o secundaria de la formula

/M
15. HN
Np 1 E

. N“Rl 3 H2N"RZ

2

que juntos pueden formar le agrupecion de urea.
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¥ R2 tienen aqui el significado que ge leg ha

(R,
atri bufdo pers la formula (I), mientras que A represgentsa

.’
la agrupacion

~N-0X~haldgeno daen’

m

‘fN-GX~NH2
10. ~N=C=X

donde

Rl

il

alquilo o arilo ¥y

L]
it

¥4
oxigeno o azufre);

o0 bien

15. b) por reaccion de una anilina de la férmula

20. con un compussto de la formula
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(Rl) (Rz)—N-Q’D(R'
(Rl) (R2)-N-Qx~hal6geno
(Rl) (Rz)—N-GK—NH

2
Rl-N=CéK
R2—N=CéK
donde
R' = alquilo o arilo ¥
X = oxigeno o azufre;

en tento que w
Rl ha R2 tienen el mismo significado que en la

ormule (I).

Los compuestos de la formuls, (I) presentan amplia
accidn biocida y pueden utilizerse pare combatir a los para-

sitos vegetales y animales.

Actdan, por ejemplo, contra todos los estadios de

desarrollos; como huevos, larvas y crisalidas de insectos.

Cabe destacar también los favorsbles {ndices de toxi-
cidad pera los animales de sangre caliente que presentan los
compuestos de la férmula (I) v de los agentes gue los contie-

nen.

Los nuevos compuestos presentean ademas buena acti-
vidad microbicide contra los hongoss én partieunlar contrs

los hongos fitopatogenos, como Uromyces gppendiculates y
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Puccinia coronabta. Bn las concentraciones que pars ello

se necegitan, no se advierte ningin perjuicio en lag plen-

ta.9.

Por otra parte, los compuestos de e ste invento tie-
nen aoccion herbicida contra ls vegetacién indegeadas 3z~
ta acoidn puede lograrse tanto en el procedimiento de pree-
mergenéia como en el de pogtemergencia y se obserjg ?rinci-
palmente en cultivos importantes en gran escala, como ce=
realesy, arrog, maiz, remolacha agucarera, soja, aléodﬁn.
plfalfa, petatas, etcétera. ILas centidades de ap;iéacién
para ello pueden oscilar dentro de amplios limiteé;ipbr
ejemplo entre 0,1 ¥y 10 kg de materia achiva por hectirea;
pero preferentemsnte se utilizen de 0,5 a 5 kg por hecta~

reg.

Las materias de la formuls I pueden utilizarse so-
las o junto con un vehfculo spropiado y/o otras matérias
suplementerias. Los vgh{allos apropiados y lag materias su~
plementerias apropisdas QuEQen ser goiidas o liqui@as_y co™
rresponden e las materias usuales en la técnica de las formu-
lacionss, COL0y Dpor ejemplo, materias m;nerales naturales o
regeneradas, disolventes, diluentes, digpersantes, humectan-—
tes, fijedores, espesantes, ligantes o abonos. Ademds,
pueden efiadirese todavia otros compuestos biocidas. Tales

compuegtos biocidas pueden pertenecer, por ejemplo a la

clase de las ureas,; de los 4cidos grasos halogenados satu~
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rados o -insaturadosy; e los halobenzonitrilos; de los dcidos

halobenzoicos, de los &cidos fenoxialguilcarboxilicos, -de
los cerbvamaetos, de las triacinas; de los nitrodl quilfeno-
les, de los compugstos orgénicqs de scido fosfdrico, de
las sales aménicas cuaternarias, de los dcidos sulfemini-
cos, de los arsepiatos, de los arsenitos, de los boratos

o de los cloratos.
Compuestog de esta {ndole soily pox ejemploﬁ

A) Ureas substitufdas

N-fenil-N',N'-dimetil—~urea
N~fenil=N-hidroxi-N',N!~dimetil~urea
N-(4~clorofenil)-N',N'-dimetil-urea
N~-(3,4-diclorofenil)~N',Nt~dimetil-urea
N-(3,4-diclorofenil)-N~benzoil~N',N'~dimetil-urea
N~(4~clorofenil)-N'-metoxi~N'-metil-uresa
N~(4-0lorofenil)~N'~igobutinil~l'-metil~urea
N-(3,4~diclorofenil)~N'~metoxi=N'-metil-urea
N~(4-bromofenil)~N'-metoxi~N'~metil-ures.
N~(4-clorofenil)~N'-metil~N*=butil-urea
N-(4~0lorofenil)~N'-metil~N'-igobutil~ursa
N-(2-clorofenoxifenil)~N',Nf~dimetilurea
N-(4~ciorofenoxifenil)~N',N'—dimetil~urea
N~(4~clorofenil)—N*-metil-N'~(1-butin-3-il)~urea

N-benzotiazol=2-il~N' ,N!~dimetilurea
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N-benzotiazol—2~il-N'-metil-ures

. R -
W, sl

Wk 227 4 B
{: vt e 8

N—( 3~trifluorometil=4-metoxifenil)-N' ,N'~dimetilurea

N-(3~trifluorometil~4~isopropoxifenil)~N',N'~dimetil~
ures

N~(3~trifluorometilfenil)~N',N'-dimetilurea

N—( 4~trifluorometilfenil)-N',N'~dimetilurea

N-(4—=clorofenil )-N'=(3!~trifluorometil-4'~clorofenil)~

-
CRREEN

ures

J
v

§-(3,4=diclorofenil)=N'-metil-N'-butilures DA
N-(3—cloro~4~trif1uorometilfenil)~N',N'-dimetilurea'f‘
N-(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~(3~0loro~4-metoxifenil)~N',N'-dimetilurea
N-(haxahiqro~4,7~metanoindan-5~il)—N',N'-dimetilureé"i
N~(2-metilciclohexil)~N'~fenilurea
N~(4,6=-3dicloro~2~piridil)-N'~dimetilurea
N'=-ecloloootil-N,N~dimetiluresa
dicloroures
! =4~(4-metoxifenoxi)~fenil~i,N~dimetilurea
N'~(3*metilfenil)-N,N~dimetiltiourea
1,1~dimetil~3~{3-(N~tercibutilcarbamoiloxi)~fenill~
urea,
O,N,N~trimeti1-N'-4"clorbfenil-isourea
N-3,4~diclorofenil-N',N'-dimetil~alfa=cloroformemiding
tricloroacetato de NyN-~dimetil-N'~fenil-urea
tricloroacetato de N,N-dimetil-N'~4~clorofenil-

urea
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B) Triacinas substituldas

2-cloro—4,6-big~(etilaming)~-s~triacina

o-gloro—4-etilamino~6~isopropilamino~s~triacina

9—cloro~i;6-bis=(metoxipropilamine)~s-triacina

2-metoxi~4,6~bis~(isopropilaming)-s~triacina

o-dietilamino~4=~isopropilacetamido-6~metoxi-
g~triecina

2-1 gopropilamino~4-metoxietilamino~6~metil-

mercepto-s~triacina

o-metilmercapto~4,6~bis~(igopropilamino)~s~

triacina .
2-metilmercapto~4;6~big~(etilamine)~s~triacine
o-metilmercapto-4-etilamino~6-tercibutilamino-s~ '

triacina '
2~metilmercapto-4~etilamino;6—isopropilamino-s-

triacine
2-metilmercapto~4-metilamino=—6-isopropilamino—

g~triacina
2-metoxi—4,6-big—(etilamino)=-s~triascina
2-metoxi~4~etilamino~6~isopropilamino-s-triacina
2~0loro—4,6-bis-(isopropilamino)-s-triacina
2-acido-4-metilmercapto-6-isopropilamino*s-triacina
2-goido~4~metilmercapto~6~gecubutilemino~g~triacina
2~-cloro-4-isopropilemino~6-( gemma-metoxipropile~

mine)~s-triacina
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2~(6=etilamino—4~cloro=-g~triacin-2-ilamino )~

2-metilpropionitrilo
2~cloro—~4—~dietilamino~6~isopropilamine—s—triacina
2~metoxi—~4,6-bis~(3~metoxipropilamino )~g~triacina
5e 2-metilmercapto~4—isopropilamino~6~(3-metoxipropila~
mine)~-s~triacina
2—-cloro—~4=-dietilemino~6-etilamino~s~triacine
2,4~big—~(3-metoxipropilamino—6-metiltio=~ls3s5~
triacina
10, o-me 111 0—4=1 sopropilanine-6~( gemnarme toxipropil
amino)-1,3,5~triacina L
2-cloro~4~atilemino~6-tercibutilamino-~s~triacina
2;(4-cloro-6—etilamino—l,3,5~triaoin~2-il~amino)-2—metil~

propionitrilo

15. ) Penolee

dinitro—~gecubutil-fenol o susg sales
pentaclorofenol o sus sales
3,5~dinitro—o~cresol RN

246=~dibromo—4~cianofenol

20. 2,6~dicloro~4—-cianofenol ' sales v égteres
dinitro~tercibutilfenol galeg éstereg
dinitro~ge cuamil-fenol gaies + égteras

2-atoximetil=4,6~dinitrofenol "galeg v égteres
2-tercibutil~4,6-dinitro-5-

25. metilfenol gales * ésteres
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D) Acidos carboxilicos, sales v ésteres

2y4,6—triclorofenilacéticg
2,3,6-triclorobenzoico ¥y sales
2,3,5;6~tetraclorobenzoico y selss
2,3,5,6-tetraclorotereftalico
2-mgtoxi~3,5,6~triclorobenzoico y sales
2,4~dinitro-6-secubutil-fenflico de &cido
ciclopropan~carboxilioo
2,4-dinitro-6-secubutil-fenilico de Acido
ciclopenten-carboxilico
2~metoxi=~3,6-diclorobenzoico v sales
2—-amino—-2,5~diclorobenzoico y sales
3—nitro-2, 5-diclorobenzoico y sales
2-metil-3,6-diclorobenzoico ¥y sales
2,4-diclorofenoxiacético, sales y ésteres

03 0 , » :
2,4,5-triclorofenoxiacético, sales v ésteres

geido (2-metil-4-clorofenoxi)-acético, sales v

’ o,
acido

doido

deido

geido

ésteres

2~ (244 ,5~triclorofenoxi)-propidnico, sales

y ésteres

2-(2,4,5—triqlorofenoxi)-etil~2,2—dicloro-
L. ’

propionico, sales ¥y egteres

4~(2,4-dicldrofenoxi)~but{rico, sales y

éateres

4~( 2~metil~4~alorofenoxi )~but{rico, sales

v ésteres
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propionato de metil=2-cloro~3-(4'=clorofenilo)

cido
oido
dgter
geido
dcido
geido

’ .
acido

dcido
écido
deido
doido
deido

.
acido

2-cloro~9—hidroxi~fluoren-9—oarbox{licq
endo~oxo-hexahidroftalico
dimetflico de &cido tetracloroftalico
4~cloro-2-oxobenzotiazolin=3-il-acético
2,2,3~tricloropropidnico, sales y ésteres
2,2-dioloropropi6nia>; sales v ésteres -
(#)~2~(2,4~diclorofenoxi)=propionico, saleg;;
y ésteres 7
T-oxobiciclo(2,2,1)heptano=2, 3=dicarboxilico
4~clorofenoxiacético, sales y ésteres -
gibereldnico, sales y Ssteres
indolil-acético
indo 1il-butirico
(i)~2"(4-¢lorq—2~metilfenoxi)~propiénico.

sales v ésteres

NyN—-dialil~clorocacetamida

’r .,
gcido
o,
acido

éoido

dcido

goido

’ o,
acido

’ .
acido

@

naftil-acético

N-i-neftil-ftalinfdico, sales y dgteres -

4~amino~3;5{6-tricloro-picol{nico, sales vy
éateres '

tricloroacético

4*(2,4,5~triclorofenoxi)*butirioo» sales v
ésteres o

293, 5=triyodobenzoico, sales y ésteres

benoimidoxiacético, sales y dsteres
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bis=tricloroacetato de etilenzlicol

2t 4"
}g_n_n_ugr*lun_ o

dietilemida de &écido cloroacético
2,6jdicloro-tiobenzamida
2,6~diclorobenzonitrilo

54 N,N~dimetil=~alfa,alfa—~difenilacetamida

difenilgcetonitrilo

N-hidroximetil-2,6-dicloro~tiobenzamida

E) Derivadog de écido carbaminico

dstor igopropilico de éecido carbanilico
10. éster metf{lico de Acido 3,4-dicloro-carbanflico |
dster isopropilico de Acido m-cloro-carbanilico
éeter 4~cloro-2-butinilico de 4cido m-cloro-
carbanilico
&eter isopropilico de Acido m—-trifluorcmetil-
ig, carban{lico
cervamato de 2,6-di-tercibutil-4~tolil-N-metilo
carbemato de 3-(mstoxicarbonilamine)-femil-N-
3~tolilo
cerbameto de 4-cloro=2-butinil=N~(3-clorofenilo)
20+ 2~igopropil-4~(metilcarbamoiloxi)~carbanilato de
metilo
v ademas el dislato, el N,N-dipropil-~S-etiltiocarbamato,

los molinafos ¥ los ditiocerbametos de la formula general
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R

entre

el
el
el
el
el

el

1

v R

2’

gignifican un redical alquilico o alque-
nflico inferior;

junto con el &tomo de nitrdgeno unido &
ellos, constituyen un snillo Ge 5, 6 ¢ 7{»
miembros, eventualmente alguilado, conh

un total de 6 & 7 atomos de carbono, en

el que los grupos exo alqu{licos deben'eéﬁar
ligados 2 los dtomos Ge carbono vecinos del
atomo de nitrogeno; ¥ -
representa el radical etilico, prop{lico,‘i

n-butflico o isobut{lico,

ellog especialuente

ditiocervemato de N-butil-N-etil—-S-propilo

ditiocarbameto de N,N~-diisobutil—-S—propilo

ditiocarbamato de N,N,S-tripropilo

ditiocarbamato de N~isgobutil-N-alil-S—-propilo

ditiocarbamato de N~isobutil-N-metalil-S-

etilo

ditiocarbemato de N-isobubil~N-metalil-S-

propilo
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ditiocarbamato de NyN~dimetelil-S-propilo.

tiocarbemato de N-butil-N-etil-S—-propilo

tiocarbamato de N,N,S-tripropilo

lo mismo gque

el
el
el
el

el
el
el
el
el
el
el
al

el
el
el
el
el

el
el

cerbamato de N-({4-aminobenzosulfonil)-metilo

cerbemato de l-metilprop-2-il-N-(3-clorofenilo)

cerbameto de isopropil-N-(3~clorofenilo)

tiocarbamato de S~2, 3-dicloroalil-N,N~diiso-
propilo

carbamato de S~etil~NyN-dipropiltiol

dcido N-metil-ditiocarbémico

carbamato de S~propil~N~butil-N~etil-tiol

carbamato de 3-(m~tolilcarbemoiloxi)-fenilo

cerbamato de isopropil-N-fenilo

ditiocarbvamato de 2-cloroalil-N,N-dietilo

cerbamato de metil-N-(3,4~diclorofenilo)

cerbamato de 8~2,3,3-tricloroalil~N,N-diiso-
propil-~tiol

carbamato de S—~propil-N,N~-dipropil-tiol

tiociclohexancarbamato de S—etil~N-etilo

carbamato de 3,4-diclorobencil-metilo

carbamgto de S—etil-N-hexghidro-lH~acepin-tiol

carbameto de 2,6~di~tercibutil~4-metilfenil-
N~metilo

carbemato de metil-N-(4~nitrobenzosulfonilo)

(tiocerbemato de) N,N-hexametil~S~isopropilo
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8l carbamato de S—etil—-N,N-diisobutil-tiol

el carbemato de 2-clorobutinil-N-(3=clorofenilo)

la D-N-etil~2~(fenilcerbamoiloxi)~propionamida
gl carbemato de S—etil-N,N-diisobutil~tiol ¥
el carbamato de metil-N'~(N'~metoxicarbamoil=-

sulfanililo)
F) Anilidas

3y4~dicloropropionanilida

3=-gloro~4~bromopropionanilida

3~bromo~4~cloropropionanilida

3,4=-dicloroanilida de 4cido ciclopropancarboxili.co

3~cloro-4~bromoanilida de dcido ciclopropancar—
boxilico

3=~bromo—4~cloroanilida de gecido cicloprbpancarbox{;
lico

N-(3,4~diclorofenil)~2~metilpentanamida

fcido N~l-neftil-ftalamfnico

geido N=(3~tolil)-ftalanfnico

2~metacril-3',4'~dicloro—anilida

N-(4~clorofenil)=2,2-dimetil~valeramida

N-(3~cloro-4-metilfenil)~2-metil-pentanamida

alfe~cloro~N~isopropil—acetanilida

2~(alfa-neftoxi)=N,N-dietil~propionamide

2=cloro=N~(2-metil-6-terci butilfenil)~acetamida

2=gloro=l~2,6~dietilfenil-N-metoximetil~acetamida
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f-metil-N-metoximetil—-2-tercibutil~alfa~
bromoacetanilida
2~[{4~cloro~o~tolil)~oxij-N~metoxi~acetamida ¥

2~cloro-N-igopropil-acetanilida

&) Compuestos ds £osforo organicos

fosfito de tri-(2,4-diclorofenoxietilo) 7

emidotiofosfato de 0-(2,4~diclorofenil)~0!-metil-
N—-isopropilo

pencensulfonemida 'de N~(2~(0,0~di-isopropil~
ditiofosforil)=-etilo] ¥ |

tiofosfato de 8,S,5-tributilo

H) Compuestos diversos

4,5-dicloro~2~trifluorometiibencimidazol

cloruro de 2-cloroetil=trimetil-amonio

hidracida de &cido maleico

gal disddice de dcido metilarsinico

4,5, 7=triclorobenzotiodiazol-2,1,3
3~amino—l,2,4~triazol

cloruro ds triclorobencilo
2-fenil=-3,l-benzoxacinona
N~butil=N-etil-2,6~dinitro~4=trifluorometlilanilina
N,N~-di-(n=propil)=2,6~dinitro=4~trifluorometileniline
dter 4~trifluorometil=-2,44-dinitro~difenilico

Ster 2,4,6-tricloro=4'-nitrodifenilico
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éter 4-triflucrometil-2,4'-dinitro—3'-
metil-difenflico
Ster 2,4-dicloro~4'-nitro~difenilico
5-cloro-6~metil—-3~tercibutiluracilo
sulfemato de amonio
5-bromo—~6-metil=3~(1~metil=N~propil)-uracilo
xantato m~isoprop£lico de 152:4,55657y10,10~
octacloro~4,7,8,9~tetrahidro=4,7-
metilenindano
5=bromo=3-igopropil-6-metiluracilo
3-ciclohexil~6-metiluracilo
3~ciclohexil-6~gecubutiluracilo
3~ciclohexil-5-bromouracilo
3~ciclohexil~5~clorouracilo
3=~ciclohexil=-5,6~trimetilen~uracilo
3~igopropil~5—olorouracilo
3=isopropil—5~bromouracilo
2~cloro-N~etil~4~sulfociancanilina
2,3,6-triclorobenciloxipropanol T
nexacloro—2~propanona
sulfato sbdico de 2~(2,4,5~fric;orofanoxi)~etilo
cienato potésico
éter 2',4'-dinitrofenilico de 3,5-dibromo-4~
hidroxibenzoaldoximav
éter 2',4'-dinitrofenilico de 3,5-diyodo~4~hidroxi-

benzoaldoxing
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‘acroleina
arseniatos
alcohol alflico
carbonato de 2,4~dinitrofenil-2,4~dinitro-6-secu-
5 butilfenilo
5=cloro-2-isopropilbencimidazol
S=yodo—2~ftrifluorometilbencimidazol
3=ciclohexil=6,7~dihidro-1H~-ciclopentapirimidin-
2,4~(3H,5H)~diona

10. bromuro de l:l-etilen~2:2-dipiridilio
sulfato dimet{lico de 1,1-dimetil=4,4'=-dipiridilio
disulfuro de di~(metoxitiocarbonilo)
2-metil-4—~(3'~trifluorometilfenil)~tetrahidro~l;2,4~

oxadiacin—-3,5-diona

15. 1-fenil~4,5~dime toxi~6~piridazona
6~cloro~2-difluorometil=3H~imidazol(4,5~b)~piridina
2~tereibutil~6~cloroimidazol(4,5~b)~piridina
5-amino—4=-bromo—2-fenilpiridacin—-3~ona
hidreto de hexafluoroacetona

20. 3,5~dinitro-4-dipropilamino~bencensulfonamida
cacodilo
4~(metilsulfonil )=2,6~dinitro-N,N-dipropilanilina
4-metil=2,6-dinitro-N,N~dlpropilanilina

5-amino=4-oloro~2~fenll-3-piridazona
2,345~tricloro~4-piridinol
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334,5,6~tetranidro~3, 5~dimetil~1l, 3, 5~tiadiacin~
~ ~2-tiona

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

2y 3—-dicloro=-1,4-naftoquinona

disulfuro de di~(etoxitiocarbonilo)

3y5=dicloro~2,6~difluoro~4-hidroxi-piridina.

Tos agentes segﬁn egte invento pueden utilizarse
en forme de solueiongs, emulsiones{ sugpensiones, grenu-
lados o sgentes de espolvoreo. las formas de empleo
ge determinan segin le finalidad de uso v deben gesgurar

1a finurs de digtribucion de la substancia aotiva.

Pora la prqparacién de goluciones entran em cuen~
ta disolventes como, en particular, los alcoholes Lﬁor
ejemplo, el alcohol etflico o el isopropflico), las ceto-
nas (como la acetona o la ciclohexanoua), los hidrocarbu-~
ros eliféticos (como el querosenc) y los hidrocarburos ol-
elicos (como el benceno, el tolueno, el xileno, la tetra-
hidronaftaline y les naftalinas slquiladas), lo mismo  ~
que los hidrocarburos clorados (como el tetracloroetano
y el cloruro de etileno) ¥ pﬁr dltimo‘también los acei-

tes minerasles y vegeteles o lag megclas de dichas materias.

Las prepareciones acuosas son preferentemente emul-
siones y dispersiones. ~La.s materiag activas se homogenei-~
zen en ague tales como sonr o en uno de los disolventes in-

dicados antes,; de preferencie por medio de humectantes o
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digpersantes. £n calidad de emulgentes o dispersantes ca~
tionactivos, cabe sefialar como ejemplos los compuestos and~
nicos cuaternarios; en calidad de emulgentes q'disperéan~
tes anionactivos, por ejemplo los jebones, los monoésteres

eliféticos de cedens larga de &cido sulffrico, los &cidos

. . . . ? . . L€
sulfénicos elifdtico-srométicos ¥ los acidos alcoxiacé-

ticos de cadena larga; y en calidad de emulgentes o dig~
persmtes no ionogenos, los éteres poliglicdlicos de al-
coholes grasos o los productos de condenssoidn de 0xido
de etileno con p~tgreieslquil~fenoles. Por otra parte,
pueden tembién preperarse concentrados constitufdos vor
materia activa, emulgente o dispersante y eventuales di-
solventes. Tales concentrados pueden diluirse (per ejem-

plos con agua) antes del uso. °

Los agentes de eépolvoreo pueden prepararse ds )
ung parte por mixturacion o molienda conjunta de la subs-
tencie active con una materia de vehfculo sdlida. in ca-
lidad de tal entran en cuenta, por ejemplo: el talco, la
tierre de diatomdoeas, el caolin, la bentonita, el carbona-
o cileico, el Aeido boricos el fosfato tricéleico y tem-
vidn el eserrin de madera o de corcho, €l carbou y otros
meteriales de origen vegetal. Por otro lado, las subs—
tanclas pueden aplicarse también a lag meterias de vehi-
culo con un disolvente voldtil. Mediante la adicidn de

humectantes y coloides protectores, los preparados en for-
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ma de polvo y las pastas pusden hacerse suspendibles en agug

¥ utilizables como asgentes de agpersidn.

En muchos 0asos @s ventajoso 8l empleo de gramila~

‘°“‘u

dosg para la dispensa01on uniforme de las materfas activas

PR
vy 7

por un egpecio de tiempo prolongedo. Lstos pra;arados,bne~

ooo.-

den hacerge por disolucién de la materie activa en un,om*
solvente organico, absoreidn de esta solucidn por mineral

granulado (por ejemplo, atspulgita o 3102) ¥ eliminacion

PRV

del disolvente. También pueden prepararse meszclando lég

L VIR

materlas activas de la formula (I) con compuestos Po'lmﬁrlzgy

VRN

bles, despues de lo cual sp efactile una pollmerlza01on*que

a -

de ja 1ntactas lag substancieas actlvas pero durante'lafpual
se deserrolle la granulacién. £l contenido de materia

1.3 . ’ -
active en los agentes que se han descrito sgqui se halla en~

Jtre 0 1 Yy 95 % vy eh este aspecto cabe seiialar que para la

-zaplicaclon desde aviones o por medio de otros dispositivos

aproplados de aplicacion se utllIZan concentraciones haeta

el'99.5 % 0 incluso la materia activa purz.
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Ejemplo 1

A la temperatura del ambiente y con agitacion
enérgipas se afiadil a gotas una solucidn de 18,3 g de
isocianato de 4~fluoro~3-trifluorometilfenilo en 80 gc"
de acetonitrilo seco a una solucidén de 15 cc de dimesila~
mine 8l 40% en 50 cc de acetonitrilo. Terminada 1a'édici$n,
88 prosiguis agitando Doy unsa hora_todav{a, después de 1o
cual, por ingtilacidn de agua, cristelizo la materia acti-

va l, de la formula

e

p- -NHCO~N Punto de fusiba

CH 151-1542 ¢,

w

De mansra anéloga ge pregaré también el compus sto
siguiente:
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A
e v fe

Punto de fusiéﬁ
L

Ne | X R! an
1 o -oHs ~CH 151 =.154"
2 |o} -0 ~0CH, 9 5.0 !
3 0 ~H "CHB 104 =-.105
4 0 -CH3 ~CH, CH2 0112 CHS 63 ;-:'“;64’
: ?53 o
5 | 0] -om ~CH~C = CH 9 - 96
6 10 90 - 92
e oil
7 0 H —\-_/Q'“ >x~C1 215 ~ 217
T3
8 lol = ~¢ ____ﬁ> 150 ~ 153
9§81 -Gy ~CH 173 - 176
0 ol = ~© 181 ~ 182
/73
1 jo| m ~©~F 189 ~ 190
2 {o] =® - e -
{1 < OCHB 192 -~ 193




1
. ]
Punto de fusion

N_O_ Rl Rl! gc
13 H 157 ~ 160
4 g 62 - 64
15 H 274 - 277
16 H 144 ~ 145
17 H -CH2 CH, C1 82 ~ 85
18 -CH ~CH, CH, CN 106 - 108
‘,32H5
19 H ~CH2-CH( CH2 ) 3CH 3 aceite
20 H -.</ >« 164 ~ 166
21 H "'q\ > .
/C.F.a
- o — ‘n-
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Ejemplo 2

Agente de espolvoreo

Se muelen finamente pertes ignales de wne materia
ective de esfe invento y de deido silfcico precipitadc. De
qste polvoy por mezcls con ceolin o talco, pueder preparar-

se ngentes 48 egpolvorso, prefarentemente con un coaieiido

de materia activa de 1 a 6 %.

Polvos pare sgparsiones

Para preparar un polvo pars aspersiones ge mezclan

vy muelen finamente los componentes siguientes, por ejeuplo:

50  paertes de materia activa segin este invento.

20 pertes de dcido silfcico muy adsorbente

25 partes de Bolus alba (caolin) '

1,5 partes de sodio l-bencil—2-estearil=-bencimidazol-—
'643'~aigulfonico ¥

3,5 partes del producto de reaccion de para-tercioc-

tilfenol y oxido de etileno

Concentrado de emulsign

Las meteriag actives'de buens solubilided pueden for-
) .
Bulsrge también como concentrados de emulsion procediendo a

mezelars

20 partes de materia activa
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70 partes de xileno

10  pertes de una mezcla de mn producto de reaccidn
de un alquilfenol con éqido de
getileno y dodecilbencensulsonato

[ & N
calcico.

Al diluir con sgue hasta la eoncentraciénwipﬁ@ada

pe origine una emulsion apta pare aspersiones.
Granulados

ge disuelven 7,5 g de una de las maberias activas
de la férmule (I) en 100 cc de acetona y la solucion ace—

tdnica asi obtenida se afiade a 92 g de atapulgita grarula-
de (temefio grenuler: 24/48 mallas por pulgada). Se mezcla
bien el conjunto vy me extrae el disolvente en el evapora~
dor giretorios Se obtiene un granulado con 7,5 % de materia

aotive.

Ejemplo 3

Se gembraron en el invernadsro lus especies de plan~

tes siguientes: Avend, Setaria, Sinepis y Lepidium.

El tratemiento de postemergencia de dichas especies
vegetales se efectud con una solucion acuosa al 1% de los
compusstos 1.1 ¥y 1,2 unos 10 a 12 dias despuds de la siem-
bre, en el estadio bifolier e trifolisr, en cantidad de

eplicacidn de 2 kg v respectivemente 4 kg de substancia



activa por hectérea. Ia evaluacidn se rezlizd a los 20
dfas del tratamiento v condujo al resultado que se expone en

las table I y II que siguen.

e

Ll tratemiento de presmergencia se efectud Ooh 1a
54 misma centidad de eplicecidn, pero a las 24 hores ya do

la siembra.

IABLA I

Especie vegetal Compuesto 1 Compuesto 1
Postemergencla Pogtemergencia

10. . 2kg 4kg 2kg 4kg
- ' por hectérea por heotérea

Avena 9 9 7 8

Setaria 9 9 9 9

Sinapis 9 9 9 9

15, Lepidium 9 9 9 9
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-TABLA IT
Especie vegetal Compuesto 2 Compuesto 2
Postemergencia Postemergencia
2kg 4kg kg 4kg
por hectarea por hectérea
5. | Avena 4 6 7 9
Setaria 8 9 9 S
Sinepis 9 9 9 9
Lepidium 9 9 9 9
4
- Bvaluacidn: 1 - 3 = planta no defiada o apenas
10. dafiada
4 - 6 = dailos medianos
7 - 8 = dafios graves
9 = planta extinta
Ejemplo 4
15. Accién herbicide

Se gembraron en el invernadero las especies de plan—
tasg siguier}tes: Triticum vulgare, Hordeum, Avena., Zeg mays,
Oryza; Gossypium, Alopecurus, Poa, Amaranthus, Panicum,

Chrysenthemum, Calendula,; Sinapis, Stellaria, Digitaria,
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Beta, Brasslca e Ipomoea.

Bl tratemiento de poetemergencia de diches esgpe~
cies vegetales se efoctud con una solucion acuosa al A%
de una de lag substancias activas unos 10 a 12 dlas dasnues
de le siembra, en el estadio bifoliar a trifoliar y en cen=
tidad de aplioacion @e 2 kg de gubgtancia aqtiva pq;;pgqta~
res. Te evaluacidn se realizd mnnos 20 dfas despuésf@al

tretamiento y condujo al resultado ¢ue se refleja en la

tabla que sigue.

El tratamiento de preemergencia se realizo con la

mieme cantidad de aplicacion, pero a las 24 horas ya de la

siembre.




1 i o
Compuseto At p%e pg gt pf-e pg st pg st p:%e |
Plantas ‘
Triticum - 1 2 - 1 -
Hordeum ' - 1 1 - 1 2
5. | Avens - 2 2 - 1 -
Zea = 2 - 2 2 -
Oryza - 2 2 - =~ -
Gossypium 1 - - - 2 2
Soja - - -1 - = 1
10. | Digitaria 918 |9l 1| 7 |09
Panicun 8 - - - - 9
i Poa - 9 - 8 7 7
Alopecurus - 6 - '8 - 8
Beta 9 9 9 9 9 -
15. | Calendula 9 - 9 8 7 7
Chryanthemum 9 7 9 9 9 9
Sinepis 9 9 7 9 7 7
Brasgics 9 9 9 7 7 9
Jpomoeas, 9 9 T 9 - T
20.| Stellaria 9 8 9 9 - 9
Ameranthus 9 - 9 S 8 9
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Bvelusoidn: 1=3 = plentas no dmiadas o epenas
dafiadas
4~6 = daflos medianos
7-8 = deflos graves ot
5, 9 = planta extinta o
Ejemplo 4 ;;;}‘

Animeles de ensayo: Aedes Aegypti (larvas)

. . o
Dispogicion del ensayo:

Con un polvo para aspersiones preparado ségﬁn'éi
10. ejemplo 2 con la materia activa n? 8, se organizé'uﬁq'se~
rie de diiuciones en la que las concentraciones dqlmgberia
active fueron de 1; 0553 0,255 0,12; 0,065 0,03; 05,0153
0,0075 ¥y 050035 ppm. En cada preparacion se emplearon 10 -
lervas. lLa evaluacién se efectud el cabo de 24 horas. Con
15. ls ooncentracion de meteris activa de 0,0035 ppm se ob-

tuvo el 100 % de exterminio.

Ejemplo 5

a) Accidn contra Uromyces appendiculates

204 Unas plantas de hebichuela en el estadio bifoliar
se regeron hasta chorrear con una suspension de la subs-
tencia aotiva n® 2, formulada como polvo para aspersio-
nes (concentracion: 0,1 % de substancia activa). Una vez

. . P
seca la capa de aspersion, se inficionaron las plantas con
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une suspension fresce de esporas de la rove de la habichue~

1o v a continuacion se les mentuvo por un dfa en una cama~
ra himede ¥y luego en el invernadero a 20-22¢ C. ILa eva~
luacidn del ensayo se basg en el nimero de las pistuias de
rove existentes al cabo de 12 ilas. Como tegtigos sirvie~
roﬁ plantas no tratadas que, el final del tiempo de incu-
vacién, presentaron un ataque del 100 %. E&n las plantas
tratadas con la substancia activa n? 2 el desarrollo de

Uromyces appendiculates estaba totalmente inhibido.

’ ] Y
b) Accion contra Puccinia coronata

Se efectuo la misme prueba que en a), pero er la

planta huégped Triticum vulgere ¥y con la substancia acti-

va n? 6. ILe substancia activa n® 6 produjo aqui la inhi~

bieidn total del desarrollo de la Puccinia coronata.
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Descrito el obJeto del presente invento se decle~-
ran nueves y de propia invencidn las siguientes reivindi—l
cacibnes con prioridad de la solicitud de patentes suizéé“

néms. 1430/70 del 2,2.70 y  51/7L  del 5.1,7L, .-

Ry

v o

ROrO~

1. Procedimiento para la preparacién de p-fl
n-trifluorometilfenilureas caracterizado por hacerse bggcf

cionar un radiocal aromdtico de le férmula

con una amina primaria o secundaria de la férmula

e
HY 6 HN-R, o H.N-R

o8 HN-R o HN-R,
N
R

.capaces de formar juntos la agrupacidén de urea; en eé%aé
férmulas, . '

B gignifica hidrdgego o alquilo,

R2 significa alquilo{ alquenilo, alquinilo
gleoxilo o fenilo insubstituido o subs~
tituido;

0 hien
Ry ¥y R2 junto con el atomo de nitrdégeno unido
a ellos, forman un anillo heterociclico

triagonal o heptagonal;

ne
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mientras que
A denota la agrupacién
H

]
~N-0XXR! 0

H

A - fv‘\"‘
~N«CX-haldgeno o

H

1
—N-CX-—NH2 0
~N=C=X
donde
R' significa alquilo o arilo y

X significa-oxigeno o azufre,

2. Procedimiento segun la reivindicacién 1, ca-
racterizado porqus en una variante del mismo, se hace reac-

cionar wna anilina de la fdrmula

P~ -NH2

T

con un compuesto de las férmulas
(Rl) (RZ) N-CXXR! 0
(Rl) (2) N-CXFNHQ 0
Rl-N':C‘-:X o]

R2—N=C=X

donde



Ry R2 tienen el mismo significado que en la

1
reivindicacién 1,
R' gignifica alquilo o arilo y
X gignifica oxigeno o agufre,
Be 3. Procedimiento para la preparacién de p-flucno-

~t=trifluorometilfenilureas,

Seglin se desoribe y reivindioca en la presente
memoris descriptiva que consta de 39 hojas foliades y eva-

ocritas a méquine por wna sola cars,

Madrid, a 12 de Pebrero de 1,971,

p-a..'

JAIME ISERN
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