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633 Third Avenue, New York, New York 10017, EE.UU. de A

Esta invención se relaciona con un procedimiento 
para preparar nuevos compuestos herbicidas, útiles para el 
control del crecimiento de plantas indeBeadas mediante la 
aplicación de pre-emergencia o post-emergencia de dichos 
nuevos y útiles compuestos herbicidas.

Los nuevos compuestos herbioidas de esta inven-
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ción son isotiazolpirimidinas sustituidas. la estructura 
de estos compuestos viene expresada por la siguiente fórmulai

0

en la que R y R', pueden ser miembros iguales o diferentes 
del grupo consistente en radicales alifáticos inferiores de 
cadena recta o ramificada (1 a 4 átomos de carbono).

las isotiazolpirimidinas herbicidas preferidas de 
esta invención son aquellos compuestos en los cuales tanto 
R o orno R' son radicales hidrocarburo. En particular se pre­
fieren aquellos compuestos en los cuales uno de los radicales 
R y R es isopropilo o tere—butilo, siendo el otro un radical 
hidrocarburo de 1 a 3 átomos de carbono o tere-butilo.

El control herbicida eficaz del creoimiento de nna 
amplia variedad de especies gramíneas y de plantas de hoja 
ancha, se obtiene en proporciones inferiores a 0,55 kg por 
hectárea. Las composiciones herbicidas pueden aplicarse y uti 
lizarse mediante los métodos normalmente aoeptados.

La nueva clase de compuestos herbicidas de esta in 
vención, tienen la fórmula:

2 0 .

0
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en la que R y R» pueden ser miembros iguales o diferentes 
del grupo consistente en radicales alifáticos inferiores 
rectos o ramificados (1 a 4 átomos de oarbono).

la preparación de las nuevas isotiazolpirimidinas 
de esta lnvenoión puede realizarse convenientemente a par­
tir de materiales fácilmente disponibles. En el siguiente 
esquema están ilustrados los métodos de síntesis, designándo 
se con V una isotiazolpirimidina herbicida de la invención y 
R y R' se definen como anteriormente.

10. RH-HClR-ON
+ HC1 ^

H,C-SH ------ R-C-S-CH-, h2s
piri dina' R-C-S-CH.

S ©  Ha©
I  + 0H2 (CH)2 ----------->  R-C=C( CN),

II

\i/

NH2C1

R ■ CN

III
RH,

III hidrólisis R

\ N

0
II■C-NH,

*NH~
IY



A péaar de que ya se han descrito con anterioridad 
métodos para preparar los intermediarios usados en la sínte­
sis de las isotiazolpirimidinas de esta invención, con el 
fin de que los nuevos oompuestos de esta invención puedan ser 
faoilmente disponibles para aquellas personas expertas en la 
técnica, a continuación se resumen de forma breve los métodos 
para la preparación de aquellos intermediarios empleados en los 
ejemplos. los ejemplos que describen la síntesis de las iso- 
tiafcolpirimidinas siguen a la descripción de la preparación de 
los intermediarios. Todas las temperaturas se expresan en gra­
dos centígrados. Todas las presiones reducidas y a menos que 
no se especifique lo contrario son la presión reducida nor­
malmente obtenida con un aspirador de agua.

los ditioalcanoatos de metilo intermediarios (i del 
esquema) fueron preparados mediante la reacción de metilmer- 
captan y cloruro de hidrógeno con el aloanonitrilo apropiado, 
seguido por la tiohidrólisis en piridina con sulfuro de hi­
drógeno. Este procedimiento ha sido descrito por Mayer, 
Scheithauer & Kunz, Chem. Ber. j39, 1393 (1966).
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Se prepararon loa siguientes compuestos!
ditioacetato de metilo, p.e, 50-512/30 mm Hgj 
ditiopropionato de metilo, p.e. 752/4-0 mm Hg; 
ditiobutirato de metilo, p.e. 762/29 mm Hgj 
ditioisobutirato de metilo, p.e. 48-512/8 mm Hgj 
ditiotrimetilacetato de metilo, p.e. 65-6 72/12 mm Hg. 
Además del método de Mayer et al para la preparaoión 

de ditioéaterea (i), existe el método de Peak y Stansfield, j. 
Ohem. Soc., 4067 (1966), el cual emplea la reacción de 
Willgerodt-Kindler para formar una tioalquilmorfolida, segui­
do por la metilación y ulterior tiohidrólisis.

Los ditioésteres (I) reaccionan con malononitrilo 
para formar la sal sódica del 2-ciano-3-mercapto-2-alqueno- 
nitrllo deseado (II del esquema) mediante el método de 
Hartke and Peshkar, Archiv. Eharm. ¿0 1, 601 (1968). Se pre­
pararon las sales sódicas de los siguientes compuestos

2-oiano-3-meroapto-2-butenonitrilof 

2-oiano-3-meroapto-2-pentenonitriloj

2-oiano-3-meroapto-4-metil-2-pentenonitrilo; 
2-oiano-3-mercapto-4,4-dimetil-2-pentenonitrilo; 
y 2-oiano-3-mercapto-2-hexenonitrilo.
Las sales sódicas se utilizan en la siguiente etapa 

sin una purificación rigurosa.

La sal sódica (II) se convierte al 3-amino-4-ciano- 
5-alquilisotiazol (III del esquema) mediante un método simi­
lar al desorito de Hartke and Peshkar, Arohiv. Pharm. ¿0 1 ,
611 (1968), que comprende la reacción con monooloramina, for-
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mada a partir de hidróxido amónico e hipoclorito sódioo. Se 
prepararon los siguientes compuestos habiendo sido verifica­
das sus estructuras por análisis de espectro infrarrojo y de 
espectro rmns

3-emino-4-ciano-5-metilisotiazol, p.f. 176,5-177,52} 
3-amino-4-oiano-5-etilisotiazol, p.f. 153,5-1552; 

3-amino-4-oiano-5-isopropilisotiazol, p.f. 83-852} 

3-amino-5-tero-butil-4-cianoisotiazol, p.f. 45-502} 
3-amino-4-ciano-5-isopropilisotiazol, p.f. 123,5-
124,52.

las 3-amino-5-alquilisotiazol-4-carboxamidas inter­
mediarias (IV del esquema) fueron preparadas hidrolizando 
los 3-amino-4-oiano-5-alquilisotiazoles apropiados con ácido 
sulfúrico concentrado. Se prepararon los siguientes compues­
tos habiendo sido verificadas sus estructuras mediante análi­
sis de espeotro infrarrojo y de espectro rmn:

3-amino-5-isopropilisotiazol-4-oarboxamida,
p.f. 195,5-197,52}

3—smino—5—tero—butilisotiazol—4—carboxamida,
p.f. 118-120Q.

los métodos utilizados para la preparación de las 
isotiazolpirimidinas de la invención (V en el esquema) se des­
criben en los siguientes ejemplos.

EJEMPLO 1

6-etil-3-isopropilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona

Se añade gota a gota 1 mi de ácido sulfúrico ooncen-
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trado a una suspensión de 2 g de 3-amino-4-ciano-5-isopropil- 
isotlazol en 4 mi de anhídrido propiónioo, a 02(5. la mezcla de 
reacción se calienta durante 1 hora en un baño de vapor de 
agua y se vierte entonoes sobre hielo triturado. la suspensión 
se filtra y el filtrado se basifica con hldróxido amónico di­
luido para proporcionar 2,1 g de producto? p.f. 160-1612. De 
forma similar, se prepara una muestra adicional de 0,9 g de 
produoto (p.f. 162,5-163,59). los sólidos se combinan y se 
recristalizan dos veces en acetato de etilo-hexano para pro­
porcionar la 6-etil-3-isopropiliBotiazol¿3,4-d7pirimidin-4(5H) 
-ona purificada? p.f. 167-168,52.
Análisis: Calculado para C^H^N^OS:

C 53,80? H 5,87? N 18,83 
Encontrado: C 53,39? H 5,68? N 18 ,71 

EJEMPLO 2

3-isopropil-6-propilisotiazol¿3,4-d7plrimidin-4(5H)-ona

Mediante el método del ejemplo 1 , se añaden lenta­
mente 3,6 mi de ácido sulfúrioo concentrado a una mezcla de 
5,9 g de 3-amino-4-ciano-5-isopropilisotiazol en 25 mi de 
anhídrido butírico, manteniendo, durante toda la adioión, una 
temperatura de 5-202, La mezcla se trata como en él ejemplo 1 
para obtener un sólido blanco. Este sólido se disuelve en 
20 mi de ácido acético glacial y la solución se calienta a 
502 durante 1 hora, la solución caliente se filtra y se vierte 
en 200 mi de agua y la lechada así obtenida se enfría en un 
baño de hielo. El sólido se recoge y se recristaliza en etsnol-
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agua para dar 1 ,8  g da 3-i3opropil-6-propilisotiazol/3,4rd7
pirimidin-4(5H)-ona, p.f. 102—1043. loa espectros ir y rmn 
del produoto estaban de acuerdo con la estruotura asignada. 
Análisis calculado para C^H^N^OS:

C 55,67; H 6,37; N 17,70 
Enoontrado: C 55,68; H 6,20; HT 17,63.

EJEMPLO 3

3,6-diisopropiliaotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona
Mediante el método del ejemplo 1, se trata nwp mez­

cla de 7 g de 3-amino-4-ciano-5-isopropilisotiazol y 14,4 g
de anhídrido isobutírico, con 5 mi de ácido sulfúrico concen­
trado y la mezcla se oalienta en un baño de vapor de agua du­
rante 1,75 horas. La mezcla de reacción caliénte se vierte 
sobre hielo triturado y agua. El producto precipitado se 
recristaliza dos veces en metanol-agua para dar 5,7 g de 3 ,6-
diisopropilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona; p.f. 155-1572.
Los espectros ir y rmn del producto estaban de acuerdo con 
la estructura asignada.
Análisis: Calculado para C^H^N^OS:

C 55,68: H 6,37; X 17,71 
Encontrado: C 55,86; H 6,60; N 17,67.

EJEMPLO 4

6-tero-butil-3-isopropillsotiazol^3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona

A una mezcla de 10 g de 3-amino-4-ciano-5-isopro- 
pilisotiazol y 15,6 g de cloruro de trimetilaoetilo, se 
añaden lentamente 7 mi de ácido sulfúrico concentrado. La tem-
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peratura de la mezcla de reacción se incrementa lentamente a 
802 durante la adición. la mezola se calienta a 1252 durante 
2 horas y la mezcla caliente se vierte en agua de hielo, la 
mezcla se neutraliza a pH 7,5 mediante la adición de bicar­
bonato sódico. El sólido se aisla y se seca para dar 8,9 g
de 6-terc-butil-3-isopropilisotiazol¿3,4-d7pirimidin-4.(5H)-
ona bruta, p.f. 202-2042. la recristalizaolóh en metanol- 
agua incrementa el punto de fusión a 202,5-203,52. ios es­
pectros ir y rmn estaban de acuerdo con la estructura asig­
nada.
Análisis: Calculado para C^^fl^oS:

C 57,11; H 7,18; N 16,65 
Encontrado: C 56,85; H 6,93; N 16,76 

ejemplo 5

3-iaopropil-6-metiliBotlazol/3>4.-d7pirimidin-4(5H)-ona
Mediante el procedimiento del ejemplo 1 , se trata 

una suspensión de 10 g de 3-amino-4-oiano-5-isopropilisotia- 
zol, en 13,3 g de anhídrido aoétloo, con 7 mi de ácido sulfd 
rico concentrado, gota a gota, a 0-52. la suspensión se oa- 
llenta en un baño de vapor de agua durante 1 hora, se vierte 
sobre hielo y se extracta con aoetato de etilo, los extractos 
de aoetato de etilo se concentran a presión reduoida para 
dar un producto sólido. Este producto se recristaliza varias 
veces en acetato de etilo -802 para dar 9,0 g de 3-isopropil- 
6-metilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona; p.f. 204-2062.
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Los espectros ir y nun estaban de acuerdo con la estructura 
asignada.
Análisis: Calculado para CgH^N^OS:

051,67; H 5,30; N 20,09 
C 51,51} H 5,07} N 19,87

EJEMPLO 6

3-etll-6-i3opropilisotiazol/3,4-d7plrimidin-4(5H)-ona
Mediante el método del ejemplo 1, se trata una 

mezcla de 7 g de 3-amino-4-oiano-5-etilisotiazol y 15,8 g 
de anhídrido isobutírico, con 5 mi de ácido sulfúrico con­
centrado y la mezcla se calienta en un baño de vapor de agua 
durante 1,75 horas, vertiéndose entonces en hielo-agua. La 
mezcla aouosa se extracta 3 veces con acetato de etilo, se 
combinan los extractos y se oonoentran por evaporación a 
presión reducida, para dar un aceite que se oristaliza a la 
temperatura del hielo seco. El sólido se recristaliza en 
oiclohexano-hexano para dar 3,1 g de 3-etil-6-isopropil-iso- 
tiazol¿3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona, p.f. 150-1512. Los espec­
tros ir y rmn estaban de acuerdo con la estructura asignada. 
Análisis: Caloulado para C ^ ^ N ^ O S :

0 53,80; H 5,87} N 18,83 
Encontrado: G 53,65} H 6,04} N 18,46 

EJEMPLO 7

-6~t9ro-butil-3-etilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona
Mediante el método del ejemplo 4, se hacen reac­

cionar 15,6 g de anhídrido trimetilaoótico y 10 g de 3-
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amino-4-oiano-5-etilisotiazol, en presencia de 7 mi de áoido 
sulfúrico concentrado, para dar 15,7 g de 6-tero-butil-3-
etiliaotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona| p.f. 198,5-199,52,
tras la recristalización en metanol-agua. Los espectros ir 
y rmn estaban de acuerdo con la estructura asignada.
Análisis: Calculado para C^H^N^OS:

0 55,68; H 6,37} N 17,71 
Encontrado: C 55,78; H 6,31; N 17,47 

EJEMPLO 8

6-tero-butil-3-propilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona
Se calienta a 552 una mezcla de 7,8 g de 3-smino-

4-ciano-5-propilisotiazol y 1 1 , 2 g de cloruro de trimetil- 
aoetilo, y, a la vez que se mantiene la temperatura por deba 
3o de 602, ae añaden gota a gota 5,2 mi de ácido sulfúrico 
concentrado. La mezcla se calienta entonces a 1252 durante 
2 horas. El áoido se neutraliza por la adición de bicarbo­
nato sódico saturado hasta que el pH es de 7 ,5 y el sólido 
se aisla por filtración. La recristalización en metanol- 
agua proporciona 5,6 g de 6-tero-butil-3-propilisotiaBol/3,4-d7- 
pirimidin-4(5H)-ona, p.f. 159-16 12. Los espectros ir y ram 
del producto estaban de acuerdo con la estructura asignada. 
Análisis: Calculado para C12h ^ n^0S:

C 57,35; H 6,82; N 16,72 
Encontrado: C 57,35} H 6,75} N 16,87 

EJEMPLO 9
3-tero-butil-6-e tili sotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona
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Se añaden lentamente 300 mi de áoido sulfúrico 
concentrado a 37,5 g de 3-amino-5-terc-butil-4-cianoisotia-
zol, a la vez que la temperatura se mantiene por debajo de 
50fl. la mezola se calienta entonces a 552 durante 3,5 horas.

5. La mezcla caliente se vierte en hielo-agua y la solución se
neutraliza (pH 9) por adición de hidróxido amónioo concentra 
do. La solución se extracta tres veces con acetato de etilo 
y los extractos combinados se evaporan hasta sequedad para 
dar 36,6 g de sólido que por recristalizaoión en tolueno 

10. proporciona 18,7 g de 3-amino-5-tero-butilisotiazol-4-car-
boxamida, p.f. 142-1432. Los espeotros ir y rmn estaban de 
acuerdo con la estructura asignada.
Análisis: Oaloulado para CgH^N^OS:

C 48,23; H 6,58; N 21,10 
15. Enoontrado: 0 48,21; H 6,86; N 20,98.

Una mezcla de 5 g de 3-amino-5-tero-butilisotiazol-
4-oarboxamida y 10 mi de anhídrido propiónioo, se enfria a 
02 y a la mezcla se añade lentamente, mientras que la tempe­
ratura se mantiene por debajo da 02, 2 mi de ácido sulfúrioo 

20» oonoentrado. La mezola se calienta entonces durante 2,5 horas
en un baño de vapor de agua y la mezcla caliente se vierte en 
hielo-agua. El sólido blanoo se aisla y el filtrado acuoso se 
extracta tres veces con acetato de etilo. Los extractos com­
binados se concentran por evaporación hasta sequedad bajo 

25. presión reducida. El residuo y el sólido anteriormente aislado
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se combinan y se recristalizan en metanol-agua para dar 5,4 g 
del 3-terc-butil-6-etil-isotiazol/J,4-d7pirimidin-4( 5H)-ona, 
p.í. 179-1800. Este producto es idéntico al producto obtenido 
mediante la reacción de anhídrido propiónioo y 3-amino-5-terc- 
butil-4-cianoisotiazol, de acuerdo con el método del ejemplo 1 .

los espectros ir y rmn del producto estaban de 
aouerdo con la estructura asignada.
Análisis: Calculado para C^H^N^OS:

C 55,68} H 6,37} N 17,71 
Enoontrador C 55,94; H 6,30; N 17,86 

Mediante los métodos ejemplificados anteriormente 
se prepararon los siguientes compuestos adicionales de la in 
venoión:

Ejemplo 10. 3-tero-butll~6-metilisotiazol/3,4-d7pirimidin-
4(5H)-ona, p.f. 206-2072,

limpio 11» 6-etil-3-propilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)- 
ona, p.f. 132,5-133,52.

Sjemploj.g. 6-isopropil-3-metilisotiazol/3,4-d7pirimidin-
4(5H)-ona, p.f. 182,5-184,52.

Ejemplo 13. 6-etil-3-metilisotiazol¿3»4-d/pirimidin-4(5H )- 
ona, p.f. 245-2462.

U .amPl0 14. 3,6-dietilisotiazol/3,4-d7pirimidin-4(5H)-ona,
p.f. 158-1592.

Ejemploj^. 6-metil-3-propilisotiazol^,4-di7Pirimidin-4( 5H)-
ona, p.f. 183-1842.25.
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SLW l ° " • 3-etil-6-metilisotiaaol/3,4-d7pirimldin-4(5H)-
ona, p.f. 249-2502.

S1SBp:i° 1I' s-i»°PK>pil-3-propilisotiazol¿3, 4-d7pirimidin-4  
(5H)-ona, p.f. 154-1552.

a g!ljl° r-' 6-t«rc-butil-3-metilisotiazol¿3,4-d7-pirimldin- 
4(5H)-ona, p.f. 236-237,52.

gfercplo 19, 3-terc-'butil-6-iaopropilisotiazol/3,4-d7-pirimi-
din-4(5H)-ona, p.f. 220-2232.

Ejemplo 20. 3,6-di-tero-butilisotiazol/J,4-d7pirimidin-4(5H)
ona, p.f. 267-2892.

La actividad biológioa de los oompueatos de esta 
invención fuó demostrada en ensayes herbicidas normales. loa 
métodos de ensayo asi como los resultados de los mismos, 
fueron los aiguientes:

ttoa los ensayos herbicidas de pre-emergenoia, se 
plantaron en bandejas de lecho plano y de poca profundidad, 
que contenían de 50,8 a 76,2 mm de tierra de arcilla roja, 
semillas de judías de lima (rhaseolus lunatus), mais (Zea ma^s) 
lechuga (Lactuca sativa), mostaza (Brassioa júncea) y hierba 
silvestre (Digi tarta sanguinalis). En el espacio de 24 horas 
después de la plantación, se pulveriza una solución acuosa 
aoetónioa del compuesto a ensayar sobre la tierra en una pro­
porción de 8,8 kg de ingrediente activo por hectárea. Las 
Plantas del ensayo se mantienen en un invernadero y se riegan 
regularmente durante dos semanas, después de cuyo tiempo se
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comprueba la fitotoxieidad del compuesto, las especies de '

plantas Individuales fueron examinadas con relación al tanto
por oiento de destruooión y fortalece. t ny ortaleza. las plantas de control
O n tratar se mantuvieron en oada ensayo reallsado.

la labia I Indios los resultados del ensayo herbi- 
cida de pre-emergeneia.

Sara los ensayos herbloidas de post-emergenola, 
as semillas de la coseoha de ensayo fueron plantadas en 
an ejes de leobo plano que contenían de 50,8 a 76,2 mm de 

erra de arcilla roja. las bandejas de crecimiento se man- 

Vieron en un Invernadero y se regaron reglamente durante 
«OS semanas aproximadamente. Una veo abiertas las primeras 
^ a e  trifoliadas de las plantas de Judia, se extrajeron del 
cernadero las piantas del ensayo y se pUverioaron con una 

soluoión acuosa aoetdnloa del compuesto a ensayar en una pro- 
porcidn de 8,6 *  de ingrediente activo por heotérea. las 

P antas fueron examinadas en el invernadero y regadas regu­
larmente durante dos semanas mds, después de cuyo tiempo se 

comprobó la fitotoxioidad del competo. Se examinaron espe­

cies d. plantas individuales con respecto al tanto por oiento 
mortandad y fortalece, bes plantas de control sin tratar 

fueron mantenidas en cada ensayo realisado.

oid . ^  IaWa 11 Ínai03 103 re3UItados «cayo herbi-ciaa de poat-emergencia.

rara las aplicaciones, herbicidas, las isotiasol- 
P rimidinas de esta invención pueden utilisarse en diversas



formulaciones, incluyendo los adyuvantes agrícolas y los 
vehículos agrícolas, es decir, aquellos materiales utiliza­
dos normalmente para facilitar la dispersión de ingredientes 
activos en aplicaciones agrícolas, reconociendo el hecho de 
que la formulación y modo de aplioaoión de un tóxico puede 
afectar a la actividad del material en una aplicación de­
terminada. De este modo, un compuesto de esta invenoión pue­
de formularse como un gránulo de un tamaño de partícula re­
lativamente grande, como un polvo humectable, como un con­
centrado emulsionable, como una solución, o como cualquiera 
de los diversos tipos conooidos diferentes de formulaciones, 
en función del modo deseado de aplicación.

las formulaciones granuladas son particularmente 
útiles para la distribución aérea o para la penetración de 
una superficie tupida de follaje. Las formulaciones granula­
das útiles pueden ser de diversos tipos. Los gránulos impreg­
nados son aquellos en los que el ingrediente activo se aplica 
a grandes partículas de un vehículo absorbente, tal oomo 
una atapulgita o arcilla caolínica, carozos de maíz, mica 
expandida, eto., normalmente en forma de una soluoión en un 
disolvente. Los gránulos de superficie revestida pueden pro­
ducirse pulverizando el ingrediente activo fundido sobre la 
superficie de una partícula generalmente no absorbente o 
pulverizando sobre una solución de ingrediente activo en un 
disolvente. El núcleo puede ser soluble en agua tal como un
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fertilizante en perlas, o insoluble tal como arena, trocítos 
de marmol o talco basto. Eb particularmente útil un granula­
do en el cual se aplica un polvo humectable como un revesti­
miento superficial a una partícula de arena u otra partícula 
insoluble con el fin de que el polvo humectable pueda disper 
sarse tras el contacto del gránulo con la humedad, los grá­
nalos pueden producirse por aglomeración de polvos mediante 
rodillos de compactación, por extrusión a través de una bo­
quilla o mediante el empleo de un disco de granulación. las 
formulaciones granuladas pueden variar ampliamente en concen 
tracion, -siendo las foliaciones útiles aquellas que con­
tienen una cantidad tan pequeña como de 0,5 $ o una cantidad 
tan grande como 95 $ de ingrediente aotivo.

Los polvos humectables, que son también útiles 
tanto para los herbicidas de pre-emergenoia como para los de 
post-emergencia, se encuentran en forma de partículas fina­
mente divididas que se dispersan fácilmente en agua o en otros 
dispersantes. El polvo humectable se aplica finalmente al te­
rreno bien como un polvo seco o bien como una emulsión en 
agua u otro líquido. Los vehículos típicos para los polvos 
humectables, incluyen tierra de batán, arcillas caolínicas, 
sílioes y otros diluyentes inorgánicos altamente absorbentes 
y fácilmente humectables. los polvos humectables se preparan 
normalmente para que contengan de 5 a 80 * aproximadamente de 
ingrediente aotivo, en función de la absorbencia del vehículo
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y contienen también normalmente una pequeña cantidad de un 
agente humectante, dispersante o emulsionante, para facili­
tar la dispersión. Por ejemplo, una formulación útil en forma 
de polvo humectable contiene 80,8 partes de una isotiazol- 
pirimidina de esta invención, 17,9 partes de aroilla de pal­
mito, y Tina parte de lignosulfonato de sodio y 0,3 partes 
de poliéster alifético sulfonado, como agentes humectantes.

Otras formulaciones útiles para las aplicaciones 
herbicidas son los concentrados emulsionables, los cuales 
son composiciones liquidas o en pasta homogéneas, dispersa- 
bles en agua o en otro dispersante, y pueden consistir en su 
totalidad en el compuesto de esta invención con un agente 
emulsionante líquido o sólido, o pueden contener también un 
vehículo líquido agrioolamente aceptable, tal como xileno, 
naftas aromátioas pesadas, isoforona y otros disolventes or­
gánicos no volátiles.

los agentes humectantes, dispersantes o emulsionan 
tes tipióos utilizados en las formulaciones agrícolas inclu­
yen, por ejemplo, los alquil y alquilaril-sulfonatos y sul- 
fatos y sus sales sódicas; óxidos de polietileno; aceites sul 
fonadosj ásteres de ácidos grasos de alcoholes polihídricos; 
y otros tipos de agentes de superficie activa, muchos de los 
cuales se encuentran en el comercio. El agente de superficie 
aotiva, ouando es utilizado, comprende normalmente de 1 a 15 ^ 
en peso de la composición herbicida.

Estas formulaciones pueden aplioarse sin ulterior



diluoión o como soluciones, emulsiones o suspensiones dilui­
das en agua o en otro diluyante adecuado, las composiciones 
pueden aplioarse al área en donde se desea el control, pulve 
rizando dichas composiciones sobre la vegetación indeseada o 

5. sobre la superficie del terreno en el caso de composiciones
liquidas, o mediante distribución, por un equipo mecánico, 
en el caso de sólidos. El material aplicado superficialmente 
puede mezclarse también en la capa superior de terreno median 
te cultivo, o dejarse tal como se aplica, según sea apropiado 

10. para obtener los resultados óptimos con el tratamiento parti­
cular.

los compuestos herbioidas activos de esta inven­
ción pueden formularse y/o aplicarse oon insecticidas, fun­
gicidas, nematoeidas, reguladores del crecimiento de las 

15. plantas, fertilizantes y otros productos químicos agrícolas.
A la hora de aplioar un compuesto activo de esta invención, 
puede formularse solo o con otros productos químicos agríco­
las, empleándose, desde luego, una cantidad y una concentra­
ción efioaces de una isotiazolpirimidina.
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T a b l a  I

Evaluación en pre-emergencia de los compuestos 
a 8,8 kg/ha

Compuesto EBpeoies de las plantas de ensavo
5.

del
E.1 emulo

Judias 
de lima Maíz Lechuda Mostaza Hierbasilvestre

I 0* 0 0* 100 30
II 100 70 100 100 100

III 100 100 100 100 95*
IV 100 100 100 100 100

10. V 100 70* 100 100 90*
VI 90* 100 100 100 100
VII 100 100 100 100 90*

VIII 100 100 100 100 100
32 100 0* 90* 100 90*

15. I 100 0 100 100 100
II 100 70* 100 100 100
III 100 70* 100 100 100
XIII 100 70 100 100 100
IIV 100 70* 95* 100 100

20. XV 25 0 100 100 100
XVI 90* 0* 95* 100 100
XVII 100 100 100 100 100

XVIII 100 100 100 100 100
III 90* 0* 90* 100 100

25. XI 100 0 70* 100 100
Las plantas no destruidas fueron dañadas severamente y no se espe­
raba que vivieran.
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l a b i a  II
Evaluación en post-emergenoia de los compuestos

Compuesto
a 8,8 kg/ha
Espeoies de las plantas de ensayodel

Ejemplo Judías 
de lima Maíz Lechuga Mostaza Hierba silvestre

I 100 100 100 100 100
II 0 0 0 20 0

III 100 100 100 100 . 100
IV 100 100 100 100 100
V 100 100 100 100 100

VI 100 100 100 100 100
VII 100 100 100 100 100

VIII 100 100 100 100 100
n 100 70* 100 100 100
X 100 30* 100 100 100

XI 100 100 100 100 100
XII 100 100 100 100 100

XIII 100 70* 100 100 100
XIV 100 50 100 100 100
XV 100 30* 100 100 100

XVI 100 90* 100 100 100
XVII 100 100 100 100 100

XVIII 100 100 100 100 100
XIX 100 30 100 100 100
XX 30* 0 0 0 0

las plantas no destruidas fueron dañadas severamente y no se 
esperaba que vivieran
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N O T Assssrasses
Descrita suficientemente la naturaleza del invento, 

así como la manera de realizarse en la práotioa, debe hacer­
se constar que las disposiciones anteriomente indicadas son 
susceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alte­
ren su principio fundamental. También se hace constar que el 
invento corresponde a una solicitud de patente presentada en 
Norteamérica con el No. de Ser, 189.780 de 15 de octubre de 
1971, acogiéndose por lo tanto a los beneficios que conceden 
los Convenios Internacionales en vigor, siendo lo que oonsti 
tuye la esencia del referido invento por lo que se solicita 
Patente de Invención por 20 años en España, sobre: PROCEDI­
MIENTO PARA LA PREPARACION DE ISOTIAZOLPIRIMIDINAS SUSTITUI­
DAS} caracterizándose por lo siguiente:

1.- Procedimiento para la preparación de isótiazol 
pirimidinas sustituidas, de fórmula:

O

en la que R y R' son cada una un radical alifático inferior 
recto o ramificado} caracterizado porque comprende hacer 
reaccionar un compuesto elegido entre (a) un 5-alquil-3-ami- 
no-4-oianoisotiazol,

R -i-----  CN

S
N n h2
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y (b) una 5~&lquil--3~aminoisotiazol-4— carboxamida,

R
0h
c-n h2

s
NH2

en un medio áoido, oon un agente acilante que contiene el
0
11

radical R'-C-, y recuperar el producto resultante.
2.- Procedimiento para la preparación de isotiazol 

pirlmidinas sustituidas, tal y como queda sustanoialmente 
descrito en la presente Memoria,

Esta Memoria consta de 23 hojas escritas a máquina 
por una sola cara.

10. Madrid,
FMC CORPORATION.

6 QCT. 1972

J. GOMEZ ACEBO YEfawht U e»»U FwfWü
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