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PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE ISOTIAZOLPIRIMIDINAS
SUSTITUIDAS.

Sotboitante: TG CORPORATION, entidad norteamericana, residente en
633 Third Avenue, New York, New York 10017, EE,UU. de 4.

Esta invencién se relaciona con un pfocedimiento
Para preparar nuevos compuestos herbicidas, Qtiles pare el
control del crecimiento de plantas indeseadas mediante la
eplicacién de pre-emergencim o post-emergencia de dichos
5. nuevos y Utiles compuestos herbicidas.

Los nuevos compuestos herbicidas de esta inven-
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- cién son isotiazolpirimidinas sustitufdas. Ia estructurs

de estos compuestos viene expresada por la siguiente férmula:
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en la que R y R', pueden ser miembros iguales o diferentes

. del grupo consistente en radicales aliféticos inferiores de

cadsna recta o ramificade (1 a 4 Atomos de carbono).

las isotiazolpirimidinas herbicidas preferidas de
esta invencidn son aquellos compuestos en los cuales tanto
R como R' son radicales hidrocarburo. En particular se pre-
fleren aquellos compuestos en los cuales uno de los radicales
Ry R' es isopropilo o terc~butilo, siendo el otro un radical
hidrocarburo de 1 a 3 Atomos de carbono o terc-butilo.

El control herbicida eficaz del crecimiento de unsg
amplia variedad de especies gramineas y de plantas de hoja
ancha, se obtigne en proporciones inferiores a 0,55 kg por
hectdrea. Las composiciones herbicldas pueden aplicarse ¥ uti
lizarse mediante los métodos normelmente aceptados,

La nueva clase de compuestos herbicidas de esta in

vencidn, tlenen la férmula:

s2 1 2 'YELK\
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en la que R y R' pueden ser miembros iguasles o diferentes
del grupo consistente en radicales aliffticos inferiores
rectos o ramificados (1 & 4 &tomos de carbono).

La preparacién de las nuevas isotiazolpirimidings
de esta invencién puede reelizarse convenientemente & par-
tir de materiales facilmente disponibles. En el siguiente
esquena estdn ilustrados los métodos de sintesis, designéndg
se oon V una isotiazolpirimiding herbicida de la inveneién y

RynR se definen como anteriormente.

R-ON §H~Hc1 S
+ HC1 [ H,S |
2
HyC-SH —>> R~C-5-CH, FRTT R~0-5-CH,
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A pesar de que ya se han descrito con anteriorided

métodos para preparar los intermediarios usados en la sinte-~
sig de las isotiezolpirimidinas de esta inveneién, con el
fin de que los nuevos compuestos de estm invencién puedan ser
facilmente disponibles para aquellas personas expertas en la
técnica, a continuacién se resumen de forma breve los métodos
rara la preparacién de aguellos intermediarios empleados en log
ejemplos, Los ejemplos que describen la sintesis de las igo-
tlazolpirimidinas siguen a 1a descripeién de la preparacién de
los intermediarios. Todas las temperatures se expresan en gra-
dos centigrados. Todas las presiones reducidas y a menos que
no se especifique lo contrario son 1g rresién reducids nor-
malmente obtenids con un aspirador de agua.

Los ditioaleancatos de metilo intermediarios (I del
esquema) fueron preparados mediante la reaceidn de metilmer-
captan y cloruro de hidrégeno con el alcanonitrilo apropiado,
seguido por la tichidrélisis en piridina con sulfuro de hi-
drégeno. Este procedimiento ha sido desorito por Mayer,
Schelthauer & Kunz, Chem. Ber. 99, 1393 (1966).
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Se prepararon los siguientes compuestos;

diticacetato de metilo, p.e, 50-512/30 mm Hg;

ditiopropionato de metilo, p.e. 75¢/40 mm Hg;

ditiobutirato de metilo, p.e. 769/29 mm Hgs
ditioisobutirato de metilo, p.e, 48-512/8 mm Hg;
ditiotrimetilacetato de metilo, p.e. 65-67¢2/12 mm Hg.

Ademés del método de Mayer et al pera la preparacidn
de ditioéstersa (I), existe el método de Peak y Stansfield, J,
Chem, Soc., 4067 (1966), el cual emplea la reaceién de
Willgerocdt-Kindler pare formasr uns tioalquilmorfolida, segui-
do por la metilacién ¥y ulterior tiohidréliais,

Los ditioésteres (I) reaccionan con malononitrilo
para formar la sal sédics del 2-0iano-3-mercapto-2-alqueno-
nitrilo deseasdo (II del esquems) mediante el método de-
Hertke and Peshkar, Archiv, Fharm, 301, 601 (1968). Se pre-
pararon las sales addicas de los siguientes compueston

2-oiano-3—meroapto—2—butunonitrilo;

2~ciano—3-mercapto-2-pentenonitrilo;
2-oiano~3-mercapto-4-metil—2-pentenonitrilo;
2—ciano-3smercapto-4,4-dimetil-2—pentenonitrilo;

¥y 2-01ano-3-mercapto-znhexenonitrilo.

Les sales sédicas se utilizan en l1a siguiente etapa
8in una purificacién rigurosa,

La sal sédica (II) se convierte al 3~amino-4-ciano-
5-alquilisotiazol (IIT del esquema) mediante un método simi-
lar al desorito de Hartke and Peshker, Archiv, Pharm, 201,

611 (1968), que comprende 1a reaccién con monocloramine, for-
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mada a partir de hidréxido aménico e hiposlorito sédicoe. Se
prepararon los siguientes compuestos habiendo sido verifica-
das sus estructuras por andlisis de espectro infrarrojo y de
espectro rmm:

3-amino—4-ciano-5—metilisotiazol, p.f. 176,5-177,59!

3~emino-4-cisno-5-etilisotiazol, p.f. 153,5-1552;

3-amino-4-oiano-5-isopropilisotiazol, p.f. 83-859;

3-amino-5-tero-butil-4—cianoisotiazol,Vp.f. 45-502

3-amino~4-ciano-5—isopropilisotiazol, p.f. 123,5-~

124,59,

Les 3-amino-5—alquilisotiazol-4—carboxamidas inter-
medierias (IV del esquema) fueron preparadas hidrolizando
los 3~emino-4~ciano-5-alquilisotiazoles apropiados con &cido
sulfirico concentrado. Se prepararon los siguientes compues-
tos habiendo sido verificadas sus estructuras mediante sngli-
8ls de espectro infrarrojo y de espectro rmn:

3—amino-5-isopropilisotiazol-4-carboxamida,

p.f. 195,5-197,509;

3—amino-5-tero-butilisotiazol—4-carboxamida,

p.f. 118-120¢,

Los métodos utilizedos pare la preparacién de lag
isotiazolpirimidinas de la invencién (V en el eséuema) se des—
criben en los siguientes ejemplos.

EJEMPLO 1

6-etil-3—isopropilisotiazol[§,4f§7pirimidin-4(5H)-ona

Se aflade gota a gota 1 ml de dcido sulfirico concen~
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tredo a una suspensién de 2 g de 3-amino-4-ciano-B-isopropil-
isotiazol en 4 ml de anhidrido propiénico, & 02C. La mezclae de
reaccién se calients durante 1 hors en un bafio de vapor de
agua y se vierte entonces s§bre hielo triturado. La suspensidén
se filtra y el filtrado se basifics con hidréxido aménico di-
luido para proporcionar 2,1 g de producto; p.f., 160-1612, De
forma similer, se prepara una muestra adicional de 0,9 g de
produsto (p.f. 162,5-163,59). Los s6lidos se combinan y se
recristalizan dos veces en acetato de etilo-hexano para Pro—
porclonar la 6—etil—3-isopropilisotiazol[§,4-§7birimidin-4(5H)
~ona purificada; p.f. 167-168,5¢2,
Andlisis: Caloulado para C1OH13N3OS=
¢ 53,80; H 5,87; N 18,83
Enocontrado: C 53,39; H 5,68; N 18,71
EJEMPLO 2

3-1sopropil—G-propilisotiazol[§,4-g7birimidin~4(5H)-ona

Mediante el método del ejemplo 1, se afiaden lenta-
mente 3,6 ml de dcido sulfirico concentrado a una mezcla de
5,9 g de 3-amino-4-ciano-5—isopropilisotiazol en 25 ml de
anhidrido butirieco, menteniendo, durente toda la adieién, una
temperatura de 5-202, Ie mezcle se trate como en é1 ejemplo 1
pare obtener un sélido blenco. Este sélido se disuelve en
20 ml de dcido acético glacial y la solucién se calients a
50§ durante 1 horas. La solucién caliente se filtra y se vierte
en 200 ml de agua y la lechada asi obtenida se enfria en un

bafio de hielo. El s61ido se Tecoge y se recristgliza en etanol-
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agua pera dar 1,8 g de 3-isopropil-6-propilisotiazol/3,4-d/
pirimidin-4(5H)-ona, p.f. 102-1042, Ios espectros ir ¥y rmn
del producto estaban de acuerdo con la estructura asignada.
Andlisis caloulado para C11H15N3OS:
C 55,67y H 6,37; X 17,70
Encontrados C 55,68; H 6,20; N 17,63,
EJEMPLO 3

3,6-diisopropilisotiazol/3,4-d/pirimidin—4(5H)-ona

Mediante el método del ejemplo 1, se trata una mez-
cla de 7 g de 3-amino~4~ciano-5-isopropilisotinzol Yy 14,4 g
de anhidrido isobutirieo, con 5 ml de 4eido sulfdrico concen-
tredo y la mezcla se ocelienta en un bafio de vapor de agua du-
rante 1,75 horas. La mezcla de reaccidn calidénte se vierte
sobre hielo triturado y agua. El producto precipitado se
recristaliza dos veces en metanol-asgua para dar 5,7 g de 3,6~
diisopropilisotiazol[?,4-§7pirimidin—4(SH)-ona; p.f. 155-157¢,

Los espectros ir y rmn del producto estaban de acuerdo con

la estructura asignada.
Analisis: Calculado para 011H15N3OS:
¢ 55,68; H 6,373 ¥ 17,71
Encontrado: C 55,863 H 6,605 N 17,67.
EJEMPLO 4

6-tero-butil—3—isopropilisotiazol[?,4<Q7pirimidin-4(SH)—ona

A una mezcla de 10 g de 3~amino-4-ciano-5-isopro-
rilisotiezol y 15,6 g de cloruro de trimetilacetilo, se

afiladen lentemente 7 ml de 4cido sulfiérico concentrado, La tem-
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peratura de la mezela de reaccidn se incrementa lentamente a
899 durante la adicién. Ia mezcla 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 adieién de bicar-
bonato sédico. El1 sélido se aisla J 8e seca pars dar 8,9 g
de 6-terc-but11-3-isopropilisotiazol[?,4-;7pirimidin~4(5H)-
ona brute, p.f., 202-2042, ILa recrigtalizacién en metanol-
ague increments el punto de fusién a 202,5-203,52, Los es-
peotros ir y rmn estaban de acuerdo con la estructura aglg-
nada.,
Anélisims: Caleulado para 012H17N3OS:
¢ 57,11; H 7,18; N 16,65
Encontrado: C 56,85; H 6,93; N 16,76
EJEMPLO 5

3—1sopropil-s-metilisotiazol[?,4-@7birimidin-4(5H)-ona

Mediante el procedimiento del ejemplo 1, se trats
une, suspensién de 10 g de 3~amino-4-cisno-5-isopropilisotia-
zol, en 13,3 g de anhidrido acético, con 7 ml de deido sulfd
rico concentrado, gota a gota, a_0~59. La suspensién se ca-
lienta en un bafio de vapor de agua durante 1 hora, se vierte
sobre hielo y se extracta con acetato de etilo, Los extractos
de acetato de etilo se concentran a presién reducids pars
dar un producto sélido. Este producto.se recrigtalize variss
veces en acetato de etilo -802 para dar 9,0 g de 3-isopropil-
6-met111sotiazoL(§,4-g7pi;imidin-4(SH)-ona; p.f. 204-2062,
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Los espgctros ir y rmn estaban de acuerdo con la estructurs
asignads.
Ané;isis: Calculado pars 09H11NBOS:
¢ 51,67; H 5,30; N 20,09
¢ 51,513 H 5,07; N 19,87
EJEMPLO 6
3-etil—6-isopropilisotiazol[§,4;47pirimidin-4(SH)-ona

Mediante el método del ejemplo 1, se ireta une
mezola de 7 g de 3-amino-4-ciano-5-etilisotiazol Yy 15,8 g
de anhidrido isobutirico, con 5 ml de 4deido sulfirico ocon-
centrado y la mezcla se calienta en un bafio de vapor de agua
durente 1,75 horas, vertiéndose entonces en hielo-ggua. ILa
megcla acuosa se exiracta 3 veces con acetato de etilo, se
combinan los extractos Yy se concentran por evaporscién a
presién reducida, pare dar un aceite que ge oristaliza a la
temperétura del hielo seco. El s6lido se recristaliza en
clolohexano-hexano para dar 3,1 g de 3-etil-6-isopropil-iso-
tiazol[3,4-§7pirimidin—4(5H)-ona, p.f. 150-1512, ILos espec-
tros ir y rmn estaban de acuerdo con la estructura asignada,
Andlisis: Caloulado para C1OH13NBOS:
¢ 53,80; H 5,87; N 18,83
Encontrade: C 53,65; H 6,04; X 18,46
EJEMPIO 7
6-tero-but11-3-et111sotiazolﬁ,4-@7p1rimidin-4( 5H)-ona

Mediante el método del ejemplo 4, se haten rego-

olonar 15,6 g de anhidrido trimetilacético Yy 10 g de 3-
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amino-4-ciano-5-etilisotiazol, én presencia de 7 ml de 4oido
sulfirico concentrado, para dar 15,7 & de 6~terc-butil-3-
etiliaotiazol[?,4—Q7birimidin~4(5H)—ona; p.f. 198,5-199,50,
tras la reeristalizacién en metanol-agua, ILos espectros ir
¥ rmn estaban de scuerdo con la estructura asignada,.
Analisis: Calculado para 011H15N3OS:
C 55,68; H 6,37; N 17,71
Encontrado: C 55,78; .H 6,313 N 17,47
EJEMPLO 8

6-terc-but11-3-propilisot1azoL4§;4-@7pirim1d1n-4(5H)-ona

Se calienta & 552 una mezcla de 7,8 g de 3~amino- -
4~-ciano~5-propilisotiazol ¥ 11,2 g de cloruro de trimetil-
acetilo, y, a la vez que se mantiene la temperatura por deba
Jo de 602, se afiaden gotm a gota 5,2 ml de 4cido sulfiirico
concentrado. La mezcla se calienta entonces e 125¢ durante
2 horas. El dcido se neutraliza por la adieién de bicarbo-
nato sdédico saturado hasta que el pH es de 7,5 y el sélido
8¢ aisla por filtraeidén. Ia recristalizacidn en metanol~
agua proporciona 5,6 g de 6~terc~butil-3—propiliaotiazol[?,4-;7—
pirimidin-4(5H)-ona, p.f. 159-1612. Los espectros ir ¥y rmn
del producto estaban de acuerdo con la estructura asignada,
Analisis: Caleulado pars 012H17N3OS:

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

EJEMPLO 9

3—terc-butil—6-etilisotiazol[§,4-g7birimidin-4(SH)-ona
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Se affaden lentamente 300 ml de doido sulfdrieco
concenirado a 37,5 g de 3-amino-5-terc-butil-4-cianoisotia—
zol, a la vez que la temperatura se mantiene por debajo de
509. La mezcla se calienta entonces a 55¢ durante 3,5 horas.

5 Le mezole caliente se vierte en hielo-agua y la solucidén se
neutralize (pH 9) por adicién de hidréxido eménico concentra
do. Ia solucién se extracta tres veces con acetato de etilo
¥ los extractos combinados se evaporan hasta sequedad pars
dar 36,6 g de s61ido que por recristalizaecidn en tolueno

10, proporciona 18,7 g de 3-amino-5-terc-butilisotiazol-4-car—

- boxamida, p.f. 142-1432, Tos espeotros ir Yy ron estaban de
acuerdo con la estructura asignada.
Anélisis: Caloulado paras 08H13N3OS:
C 48,23; H 6,58; N 21,10

15, Encontrado: C 48,21; H 6,86; N 20,98,

Una mezcla de 5 g de 3-amino-5~terc-butilisotiazol~
4-carboxamida y 10 ml de anhidrido Propiénico, se enfria a
02 y a 1a mezela se affade lentemente, mientras que la tempe-
raturs se mantiens por debajo da 02, 2 ml de dcido sulfirieo

20, concentrado. La mezole se calienta entonces Gurante 2,5 horas
en un baffo de vapor de sgus y la mezela caliente =e vierte en
hielo-agua. El s61ido blanco se sisla ¥ el filtrado acuoso se
extracta tres veces con acetato de etilo. Los extractos com~
binados se concentran por evaporaclén hasta sequedad bajo

25, presidén reducida. El resfduo y el sélido anteriormente aislado
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se combinan y se recristalizan en metanol-agua para dar 5,4 g
del 3-terc-butll-6-etil-isotiazol/3,4-d/pirimidin-4(5H)-ona,
p.f. 179-1802. Este producto es idéntico al producto oitenido
mediante la reaccién de anhidrido Propiénico y 3-amino-5-tere-
butil-4-cianoisotiarol, de acuerdo con el método del ejemplo 1.
Los espectros ir y rmn del producto eataban de
acuerdo con la esiructura asignada,
Anplisis: Calculado para 011H15N3OS:
C 55,68; H 6,373 N 17,71
Encontrado: C 55,94; H 6,30; N 17,86
Mediante los métodos ejemplificados anteriormente
se prepaeraron los siguientes compuesios adicionales de 1z in
venoiéns
Ejemplo 10, 3-tero-butil~6-metilisotiazol[§,4-g7birimidin—
4(5H)-ona, p.f. 206-207¢,
Ejemplo 11, 6-et11-3-propilisotiazolz§;4-g7birimidin-4(53)-
ona, p.f. 132,5-133,52,
Ejemplo 12. 6-imopropil-3-metilisotiazol/3,4-47pirimidin.
4(5H)-ona, p.f. 182,5-184,5¢,

~ Ejemplo 13. 6—etil-3-metilisotiazol[§,4-g7birim;din~4(5H)-'

ona, p.f. 245-2462,

Ejemplo 14, 3,6-dietilisotiazol[§;4-g7birimidin~4(5H)-ona,
p.f. 158-159¢e,

Ejemplo 15. 6-metil-3—propilisotiazol[j,4-d17birimidin~4(5H)-
ona, p.f, 183-1842,
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Ejemplo 16, 3-eti1—6-metilisotiazol[?,4-§7birimidin~4(SH)-
Ona, po f. 249-2509 .

Ejemplo 17. 6~isopropil—3—propilisotiazol[?,4-@7birimidin~4

' (5H)-ona, p.f. 154-155¢9,

Ejemplo 18. 6-tero-buti1-3-metilisotiazol[§,4-§7Lpirimidins
4(5H)-ona, p.f. 236-237,50,

Ejemplo 19, 3-tero-butil-s-isopropilisotiazoLZ§,4-g7Lpirim1-
" @in-4(5H)-ona, p.f. 220-223¢,

Ejemplo 20, 3,6-di-terc-butilisotiazolzj,4-g7p1rimid1n-4(5H)
ona, p.f. 287-289¢,

La actividad biolégica de los compuestos de egta
invencién fué demostrads en ensayos herbicidas normales. Los
métodos de ensayo asi como los resultados de los mismos,
fueron los siguientes:

Para los ensayos herbicidas de pre-emergencia, se
plantaron en bandejas de lecho plano y de poca profundidad,

que contenfan de 50,8 a 76,2 mm de tierra de arcilla roja,

semillas de judfas de lima (Phaseolus lunatus), maiz (Zes mays),

lechuga (ILactuca sativa), mostaze (Brassics Juncea) y hierba

silvestre (Digitarig senguinalis). En el espacio de 24 horas
despuéds de la plantacién, se pulveriza una soluecién acuosg
aceténicn delroompuesto 8 ensayar sobre la tierrs en una Pro-
poreidn de 8,8 kg de ingrediente activo por heotdrea, ILas
rlantas del ensayo se mantienen en un invernadero y ge riegan

regularmente durante dos Semenas, después de cuyo tiempo se
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comprueba 1g fitotoxicidad del compuesgto, Lag eéspecies de
Plantas individuales fueron examinadsg ¢on relacién al tanto
Por oiento de destruccién y fortalezé. Las plantas de control
8in tratar se mantu&ieron en éada enseyo realizado,

La Tabla I indica log resultados del ensayo herbi-
cida de DPre-emergencia,

Parg los ensayos herbioidas de poat—emergenoia,
las semillag ge la oésecha de ensayo fueron plantadas en
bandejas de lecho plano que contenfan de 50,8 a 76,2 mm de
tierra de arcilla roja, Ias bandejas de crecimiento se man-
tuvieron en un invernadero ¥ 8e regaron regularmente durante
dos semangs aproximadamente, Ung vez abiertas lagg Primergg
hojas trifoliadas de les plantss de Judia, ge extrajeron del

invernadero lag plantas del ensayo y se pulverizaron con ung

Plantas fueron eXaminadas en el invernadero ¥ regadas regu-
larmente durante dog Semanas més, despuds de cuyo tiempo sme
comprobd la fitotoxicidag del compuesto, Se examinaron espe-
cies de plantags individuasles gon respecto al tanto bor ciento
de mortandad ¥ fortaleza., Ias plantas de control sin tratar
fueron mentenidas en cadg énsayo realizedo.

La Tabla IT indica los resultados del ensayo herbi.

clda de Post-emergencia,

Parg las aplioacioneseherbicidas, lag isotiazol-

Pirimidinas de estg invencién pueden utilizarse en diversas
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formilaciones, ineluyendo los adyuvantes agricolas y los
vehiculos agricolas, es decir, aquellos materiales utiliza-
dos normalmente para facilitar la dispersién de ingredientes
activos en aplicaciones agricolas, reconociendo el hecho dé
que la formulacién y modo de aplicameién de un t6xico puede
afectar a la activided del material en uns aplicacién de-—
terminada. De este modo, un compuesto de esta invenoién UG~
de formilarse como un grénulo de un temaflo de particuls re-
lativamente grande, como un Polvo humectable, como un con-:
éentradoremulsionable, como una solueién, o como cualquiera
de los diversos tipos conocidos diferentes de formulaciones,
en funcién del modo deseado de aplicacidn, '

Las formulaciones granuladas son rarticulsrmente
Utiles para la distribucién adres o pera la penetracién de
una superfieie tupida de follajq. Las formulaciones granula-
das dtiles pueden ser de diversos-tibos. Los grémulos impreg-
nados son aquellos en los que el ingrediente motivo se aplica
a grandes particulas de un vehiculo absorbente, tal como’
una atapulgita o areills caolinica, carozos de maiz, mica
expandida, etc., normalmente en forma des uns solueién en un
disolvente, Los grémulos de superficie revestide pueden pro—
dueirse pulverizando el ingrediente activo fundido sobre lé
superficie de una particuls generalmente no absorbente o
pulverizando sobre una solucién de ingrediente activo en un

disolvente. El nfcleo pueds ser soluble en agua tal como un



fertilizante en perlas, o insoluble tal como arena, trocitos
de marmol o talco basto. Es partiOularmente util un granula—
do en el cual se aplica un polvo humectable como un revesti-
miento superficial a uns rarticula de arena u otra rartioculs

5, insoluble con el fin de que el polvo humecteble pueda disper
sarse tras el contacto del grémilo con la humedad., ILos gré-
nulos pueden producirse por aglomeracibén de polvos medisnte
rodillos de compactaolén, por extrusién a través de uns bo-
quilla o mediante el empleo de un disco de granulecibn, Las

10. formulaciones grenuladas pueden veriar empliamente en concen
tracion, -8lendo las formulaciones ttiles aquellas que con-
tienen una cantidaed ten pequefia como de 0,5 % o una cantidad
tan grande como 95 % de ingrediente activo,

Los polvos humeetables, que son tambidn Utiles

15. tanto para los herbicidas de pre-emergencia como para los de
Post-emergencia, 'se encuentran en forme de partfoulas fing-
mente divididas que se dispersan facilmente en agua o0 en otros
dispersentes. E1 pelvo humectable sme aplica finalmente gl te-
rreno bien como un polvo seco o bien como une emulsién en

20. agua u otro liquido. Los vehiculos tipicos para los polvos
humectables, ineluyen tierra de batén, arecillas caolinicas,
silices y otros diluyentes inorgénicos altamente absorbentes
Y facilmente humectables. ILos polvos humectables se preparan
normalmente para que contengan de 5 a 80 % aproximadamente de

25. ingrediente activo, en funcién de la absorbencia del vehfoulo
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¥ contienen también normalmente uns pequefia cantidad de un
agente humectante, dispersante o emlsionante, para facili-
tar la dispersidén. Por ejemplo, une formulacién dtil en forme
de polvo humectable contiene 80,8 partes de uns isotiazol-~
Pirimidina de esta inveneién, 17,9 partes de arcilla de pal-
mito, y una parte de lignosulfonato de sodio ¥ 0,3 partes

de poliéster alifético sulfonado, como égentes humectantes.

Otras formulaciones dtiles para las aplicaciones
herbleidas son los concentrados emulsionables, los cuales
son composiciones liquides o en pasta homogéneas, dispersa-
bles en agua o en otro dispersante, y puedgn consistir en su
totalidad en el compuesto de esta inveneién con un agente
emulsionante liquido o sélido, o pueden contener también un
vehiculo liquido agricolemente aceptable, tal como xileno,
naftas aromAticas pesadas, isoforonsa ¥ otros disolventes or-
génicos no volétiles.

Los agentes humeotantes, dispersantes o emilsionan
tes tipicos utilizados en las formulaciones agricolas ineclu-
yen, por ejemplo, los alquil y alquilarii—sulfonatos Y sul-
fatos y sus sales sbdicas; éxidos de polietileno; amceites sul
fonédos; ésteres de #4cidos grasos de alcoholes polihidricos;
¥ otros tipos de sgentes de superficie setiva, muchos de los
cuales se encuentran en el comercic., EL agente de superficid
activa, cuando es utilizado, comprende normalmente de 1 a 15 %
en peso de la composicidén herbicida,

Estas formuleciones pueden eplicarse sin ulterior
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dilueién o como soluciones, emulsiones o suspenslones dilui-
das en agua o en otro diluyente adecuado. Las composiciones
pueden apliocarse al 4rea en donde se deses el control, pulve

rizende dichas composiciones smobre le vegetaoilén indeseads o

-sobre la superficie del terreno en el caso de composiciones

1lfquidas, o mediante distribueién, por un equipo mecénioco,

en el caso de sélidos. El material aplicado superficialmente
puede mezclarse también en la capa superior de terreno median
te cultivo, o dejarse tal como se aplice, segin Sea apropiado
vara obtener los resultados éptimos con el tratamiento parti-
cular,

Los compuestos herbieidas activos de esta inven—
cién pueden formularse y/o aplicarse con ingecticidas, fun-
glcidas, nematocidas, reguladores del crecimiento de las
plantas, fertilizantes y otros productos quimicos agricolas.
A la hora de aplicar un compuesto activo de esta inveneién,
puede formularse solo o con otros productos quinicos agrioco-
las, empledndose, desde luego, una cantidad ¥y una concentra~

cién eficaces de una isotiszolpirimidina.
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Tabla I

Evaluacién en pre-emergencia de los compuestos

& 8,8 kg/ha .
Compuesto Especies de las plantas.de ensayo
del Judlas " HMlerba
Ejemplo de lima Maig Lechuga Mostaza silvestre
I o* 0 o* 100 30
II 100 70 100 100 100
III 100 100 100 100 95*
v 100 100 100 100 . 100
v 100 70® 100 100 90%
Vi 90% 100 100 100 100
VII 100 100 100 100 90*®
VIII 100 100 100 100 100
= 100 o¥* 90® 100 90*
X 100 o 100 100 100
XI 100 70% 100 100 100
XII 100 70% 100 100 100
XIII 100 70 100 100 100
XIV 100 70% 95* 100 100
xv 25 0 100 100 100
wr oo 90® o* 95% 100 100
XVII 100 100 100 100 100
XVIII 100 100 100 100 100
xIx 90* o® 90® 100 100
p 0.4 100 0 70% 100 100

® Las plantas no destruidas fueron dafindas severamente ¥y no se espe-

raba que vivieran.
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Tabla II

Evaluseidén en post-emergencia de los compuestos

a 8,8 kg/ha
Compuesto Espeoies de las plantas de ensayo
5, Eigggig ggd{iga Meiz 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
10, v 100 100 100 100 100
VI 100 100 100 100 100
VII 100 100 100 100 100
VIIT 100 100 100 100 100
194 100 70% 100 100 100
15. X 100 30 100 100 100
X1 100 100 100 100 100
XII 100 100 100 100 100
XIII 100 70% 100 100 100
xIv 100 50 100 100 100
20. 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
25, xx 30* 0 0 0 0

* Las plentas no destruidas fueron defiadas severamente Y no se

esperaba que vivieran
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NOT A

Descrita suficientemente la naturaleza del invento,
asl como la menere de realizarse en la préctica, debe hacer-
88 constar que las disposiciones anteriormente indicadas son
sugcepitlibles de modificaciones de detalle en cuanto ﬁo alte-
Ten su prineipio fundementel. Tembién se hece constar que el
invento corresponde & una solieitud de vatente presentada en
Norteamerice con el No., de Ser, 189.780 de 15 de occtubre de
1971, acogiéndose por lo tanto & los beneficios que conceden
los Convenios Internacionsles en vigor, siendo lo que consti
fuye la esencia del referido invento Por lo que se solicita
Patente de Invencién por 20 afios en Espafia, sobre: PROCEDI-
MIENTO PARA LA PREPARACION DE ISOTIAZOLPIRIMIDINAS SUSTITUI-
DAS; ocaracterizédndose por lo siguiente:

1.~ Procedimiento para la Preparacién de isotiazol
pirimidines sustituidas, de fémula:

0

R NH

SNg” N)\R‘

en la que Ry R' son cade una un redical alifédtico inferior
recto o remificado; caracterizado porque comprende hecer
re&cclonar un compuesto elegido entre (a) un 5-alquil-3-ami-

no-4-cianoisotiazol,

]

oN
5. fyL\‘NH

N 2



y (b) una 5-alquil-3-aminoisotiazol-4-carboxamids,

0

n
R , //J\\ C-NH2
S\\N,/ NH2

en un medio 4cido, con un agente acilante que contiene el
0
" .
redical R'-C-, y recuperer el producto resultante,
5. 2.~ Procedimiento pare la Vpreparacién de isotiazol
pirimidinas sustituidas, tal y como queda sustancislmente
descrito en la presente Memoria. 7
' Este Memoria consta de 23 hojas escritas & méquina
por une sola cera. '
10. Madrid,- -6 0CT. 172

PMC CORPORATION.

3, GOMEZ ACEBO Y MO

[VEEEML-Q!!!! Feogiadea
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