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La presente invención so relaciona con nuevas composi­
ciones de materia y m&s ospecificamonto so relaciona con nue­
vos compuestos químicos de la fórmula!
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alquenilo, haloalquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfonilo, 
alquilaulfinilo y cioloalquilo de 3 a 7 ¿tomos de carbono op- 
cionalmonte substituido con alquilo, alcoxi, halógeno o hi- 
droxi; y R* se selecciona del grupo que censista en alquilo, 
alquenilo, haloalquilo y
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 ̂ /!en donde R** y R̂ ' son cada uno hidrógeno o alquilo; con la coa- 
dición do que R es alquilo solo cuando R^ as cioloalquilo.

En una realización preferida de la presente invención
R*** se selecciona dol grupo que consiste en alquilo inferior,

' alquonilo inferior, haloalquilo inferior, alcoxi inforior, al- 
quiltio inforior, alquilsulfonilo inforior, alquilsulfinilo in­
ferior y cioloalquilo de 3 a 7 ¿tomos de carbono opcionalménte

/  ̂substituido con alquilo inferior, alcoxi inforior, halógeno o "



hidroxij y R so solocciona del grupo que consiste en alquilo 
inferior, alquonilo inferior, cloroalquilo inferior, bromoal- 
quilo inferior y

2

C C
.. /

en donde R^ y son cada uno hidrógeno o alquilo de hasta 3 
Atomos de carbono.

la expresión inferior según se utiliza aquí designa, 
una cadena de carbono recta o ramificada de hasta 6 Atomos de 
carbono.

los compuestos de la presente invención pueden fAcilmen- 
te prepararse calentando un compuesto de la fórmula!
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en donde es alquilo, y R y R son como se han descripto 
anteriormente, en un medio de reacción Acido acuoso diluido du­
rante un periodo do apro2d.maditM0n.te 10 a aproximadamente 6o min, 
Pueden utilizarse temperaturas desde apro3cimadamente 70"C hasta 
la temperatura de reflujo do la mezcla do reacción. El medio do 
reacción puede comprender un Acido inorgánico acuoso diluido 
tal como ácido clorhídrico a una concentración do aproximada-



meato 0*5 a aproximadamente 5%. Al completarse l a  reacción e l  

producto deseado puedo recuperarse como un precipitado enfrian­
do la mezcla de reacción. Este producto puede u t i l i z a r s e  como 
tal o puede purificarse adicionalmente por medios convenciona­
les tales como recristalización y similares.

Los compuestos de fórmula II pueden prepararse haciendo 
reacoionar una cantidad molar de un dimoro de isocianato de la 
fórmula:
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en donde es como se ha descripto anteriormentecon aproxi­
madamente dos cantidades molares de un dictil acebal de la fór­
mula:

0R^

- N - Cil, - .. . 2 - CH )
R.2i - ' c 0R*̂

2 5'en dende R y R^ son como se han descripto antes aquí* Esta 
reacción puedo efectuarse calentando una mezcla del dimero do 
isocianato y el aceta! en un medio de reacción orgánico iner­
te tal como benceno a la temperatura de reflujo de la mezcla 
de reacción. El calentamiento a reflujo puede continuarse du­
rante un periodo da aproximadamente 2 a aproximadamente 30 miu 
para asegurar la terminación de la reacción. Luego de esto tiem



po el producto deseado puede recuperarse con evaporación del 
medio do reacción y puedo utilizarse como tal o puedo purifi­
carse adicionalraonte mediante técnicas convencionales en el 
arte.

El dimero de isocianato de fórmula III puede preparar­
se haciendo. reaccionar, un tiadi^zql.de la fórmulat
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en donde R os como se ha deocripto antea aquí, con fosgeno. 
Esta reacción puedo efectuarse agregando una suspensión oso­
lución de tiadiazol, en un solvente orgánico apropiado tal co­
mo acetato do etilo, a una solución saturada ¿e fosgeno en un 
solvento orgánico tal como acetato de otilo. Esta mezcla resul­
tante puede agitarse a temperatura ambiente durante un perio­
do de aproximadamente 4 a aproximadamente 24 hr. la mezcla de 
reacción puede luego purificarse con gas nitrógeno para eli­
minar fosgeno no reaccionado. El producto deseado luego pue­
de recuperarse por filtración si so forma como un precipita­
do o por evaporación del solvente orgánico utilizado ai es 
soluble en el mismo. Este producto puede utilizarse como tal 
o puede purificarse adicionalmentc si se desea*

iiauxazoirs ¿tti*vo¿j< de la fórmula V útiles para ,
preparar les compuestos do la presente invención son 5-metil- 
2-amino-l,3,4-tiadiancl, á^ctil-2-^dno-l, j,̂ -̂ isdidjí.azô  , $- 
propil-2-amino-l,3* 4-tiadiazcl, 5-alil-2-amino-l,3^4-tia^ia-



zol, g-pent- 3*cnil- 2-atnino-1, 3 ? 4-ti adi azol, g-clorometil-2-asnino 
l,3*4-tiüdiazol, g-¡3-cloroetíl-2-and.no-l,3j4-tíadiasol, g-y- 
cloropropil-2-¿sminc-l, 3,4-tiadiuzol, g-tr.icloro)sietil-2-íunino- 
1,3,4-tiadiazol, g-met oxi-2-amin o-l, 3,4-t i adi azol, g-etoxi-2- 
amino-1,3^4**tiadiazol, g-propo?d.-2-amino-l, 3,4"tindiazoí, g- 
butiloxi-2-*amino-l, 3̂  4-tiadi¿:zol, g-hexiloxi-2-ímiiuo-l, 3,4- 
tiadiazol, g-metiltlo-2-aminó-l,3,4-tiadiazol, g-etiltio-2- 
amino-l,3,4-tiadiazol, g-propiltio-2-*amino-l,3j4.-tiadiazol, g- 
butiltio-2-amino-l,3,4-tiadiazol, g-mctilculf onil-2-amino-l,3, 
4-tiadiazol, g-etileulfonil-2'-amino-l,3^4-tiadiazol, g-butil- 
sulfonil-2-amino-l,3^ 4-tiadiazol, g-h o xil sul f onií-2-amiao-1, 3, 
4-tiadiazol, g-metilsulfinil-2-amino-l,3,4-tiadiazol, 5-etil- 
sulfinil-2-acd.no-1,3;4-tiadiazol, g-propiísulfinil-2-aníno- 
1# 3̂  4-tiadiazol, g-butilsulfinil-2-aBdno-l,3?4-tiadiazol, g- 
.trifluormetil- 2- aad.no-1,3 * 4-t i adi azol, g-t-butil- 2-antino-l ,3, 
4-tiadiazol, g-ciclopropil-2-a)nino-l, 3  ̂4-tiadiazol, g-cicío- 
butil-2-aMino-"l,3^4-tiadiazol, g-ciclopentil-2-amino-l,3^4- 
tiadiazol, g-ciclohoxil- 2- and.no-1 , 3 ̂ 4-ti adi azol, g-ciclohep- 
til-2-and.no-l, 3̂  4-tiadiazol, g-(2-metilciclobutil)-2-a:nino- 
-L# 3# 4-tia(H/azol, g- (3-motoxiciclopontil)-2rprnino-l , 3 ̂ 4-tiadía- , 
zol^ g- ( 3 - dcoiQ ciolob.e :d. 1) - 2-aminó-1 /3 ,̂4-t i adi az ol y g-(l-me- 
tilciclohoxil)-2-atnino-l,3#4-tiadiazol, g-(4-hidroxic!clohexi!)- 
2-amino-l,3,4-tiadiazol, g-(4-clorociclohoxil)-2-cmino-l,3y4- 
tiadiazol, g-(4-bro!naciclohe^d.l)-3-amino-l,3j)4-tiadiazol, g- 
(3-ctilcicloheptil)-2-amino-l, 3j4-tiadiazol, g-(3-propoxici- 
olohe3EÍl)-2-amino-l,3,4-tiadíazol y similares.

El diotil acebal de f6nsmla IV cuando no es fácilmente 
accesible puede prepararse haciendo roaccionar una amina de la



fórmula;

H - N - H . (VI)

en donde R^cs-CbRó se ha descriptp anteriormente aquí con 
el diétil. acetal da ct-bromoacet aldehidos Esta reacción puede 
efectuarse combinando de aproximadamente 1 a aproximadamente 
2 cantidades polares de la amina de fórmula IV con una canti­

dad molar del di otil acebal de a-bromo acetaldehido en propor­
ciones aproximadamente equimolares en un modio de reacción 
orgánico inerte tal cosno metanol, la mésela de reacción luego 
puede calentarse a reflujo durante un periodo de aproximada­
mente 4 a aproximadamente 8 hr. Luego do este tiempo la mez­
cla de reacción puede enfriarse a temperatura ambiente y pue­
de agregarse un hidróxido o carbonato do metal alcalino en 
-una cantidad suficiente para neutralizar la mezcla do reac­
ción# la agitación puede continuarse a temperatura ambiento 
durante un periodo do liaste aproximadamente 24 hr para asegu­
rar la terminación de la reacción, luego de este tiempo la 
mezcla do reacción pueda filtrarse y el filtrado destilarse 
bajo presión reducida para proporcionar el producto deseadoi 
' ' "" Compuestos ilustrativos de la fórmula VI son alilami-
ná^ propargílamina, 2-butenilaniina, 3-butenllamina, 3-pento- 
nilamina, 4-pontenilamina, 5-hexenilamina, 1-metil-2-propi- 
nilamina, l,l-dimetil-2-propinilamina, l-atil-2-propinilami­
na, l,l-dietil-2-propi.tnblimtina, l-propil-2-propinilamina, 1,1- 
dipropil*2-propinila!nina, 1-cíoroalquilaRiina, 1-bormoalilamina,

" — ( ***
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4*cloro*2-buteailimína, ó-cloro-4"bcxenilamina y similares.
La manera on que los compuestos de la presente inven­

ción pueden prepararse se ilustra más específicamente en los 
siguientes ejemplos.

EJEMPLO 1
Preparación de dimero do isocianato de 5-ciclopropil-l, 3; 4*- 

tiadiazol -2-ilo

Una solución saturada de fosgeno en acetato de etilo 
(100 mi) se introdujo en un recipiente de reacción de vidrio 

- equipado con un agitador mecánico. Se agregó al recipiente de 
reacción una suspensión de g-ciclopropil-á-amino-l; 3,4-tia- 
diazol (6 gramos) en acetato de etilo (100 mi) y la mezcla 
resultante se agitó durante un periodo de aproximadamente 16 
hr; resultando en la formación do mi precipitado. La mezcla 
de reacción luego se purificó con gas nitrógeno para elimi­
nar fosgeno no reaccionado. La moz'cla purificada se filtró 
para recuperar el producto deseado dimero do isocianato de 
5-ciclopropil-l,3,4-tiadiazol-2-ilo.

. EJEMPLO 2
Preparación ,del dlmctil acetal de 2-/Ivmetil-3-.(5**ciclopro** 
pil-1  ̂3# 4**tiadiazol-2-il)ureidq7apetaldóbidó'' * \
'.."...... .....— - .... . ,, i ............

Una mozcla' de 'dimero de isocianato de j-ciolopropil- 
1 jt3)4**t i adi azol-2-il (7 gramos)^ el dimotil aootal de 2-me- 
tiloatinoaootaldahido (5 gramos) y acetato da otilo (50 mi) 
so introdujo on un recipiente do reacción de vidrio equipado 
con un agitador mecánico y un condensador de reflujo. La mez­
cla de reacción se calienta a reflujo durante un periodo de 
aproximadamente 2 hr. Luego do este tiempo la mezcla so des­
poja de solvente bajo presión reducida para proporcionar el
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producto deseado da dimetilacetal do 2-^/l-motil-3-(5-ciclo- 
propil-1, 4-tiadiazol-2-il)urcid^c¡7acet aldehido como un acei­
to.

EJBMPI.0 3
Preparación de'1-(5-ciclopropil-1 ,3,4-tiadiazol-2-il)- 3-:ne- 
til-4**hi droxi-3,, 3-i^dazclióin-^-^T^ _

E^ydí¿etil-a'cetal de 2-"^l-metil-3-(5-ciclopropil41,3, 
4-tiatliazol-2—il) uroid^o/acctaldehido obtenido en el Ejemplo 
2, agua (400 mi) y ócido clorhídrico (4 mi) se introducen en 
un recipiente de reacción de vidrio equipado con un agitador 
mec&nico, termómetro y condensador de reflujo. La mezcla de 
reacción se calienta a reflujo durante un período de aproxi­
madamente 15 min. La mezcla de reacción luego se filtra mien­
tras eat& caliento y el filtrado se enfria para formar un pre­
cipitado. El precipitado se recupera por filtración, se seca 
y ae recristaliza en acetato de etilo para proporcionar el 
producto deseado l-(S-cicÍopropiÍ-1,3,4-tiadiazol-2-il)-3<- 
metil—j—hidro3¡ñ—1,3—imidaHolidín-*2-*ona que tiene un punto de 
fusión de 178 a 179*0.

HjH'íPj.O 4
Preparación del dietil aceta! do 2-alilaminoacctaldehido

Alilamina (60 gramos), el dietil acatal de 2-bromo- 
acetaldehido (90 gramos) y metanol (100 mi) so introdujeron 
en un recipiente do reacción de vidrio equipado con un agita­
dor mócanico, termómetro y condensador de reflujo. La mezcla 
de reacción se calentó a reflujo con agitación durante un pe­
ríodo 00 aproximadamente 6 hr. Luego de ese tiempo la mezcla 
de reacci&nsa enfrió a temperatura ambiento y ae agregó hí-



dróxido do sodio (20 g). La mezcla de reacción luogo se agi­
tó durante un periodo adicional ¿o aproximadamente 16 hr. La 
mezcla luego se filtró y el filtrado se destiló para proporcio­
nar el producto deseado el diotil acotal de 2-alilaminoacct-al­
dehido que tiene un punto de fusión do a 4^0 mm de pro-
sión de Hg.

EJEMPLO 5

Preparación del dinero do icocianato de 5-t-butil-l,3^4"tia-
d ia z o l-2- i l  "*

Una solución saturada do fosgeno en acetato de etilo 
(100 mi), se introdujo en un recipientes de reacción de vidrio 
equipado con un agitador mócanico. Se agregó al recipiente de 
reacción una suspensión de 5-t-butil-2-cmino-l, 3 3 4*-tiadiazol 
(10 g) en acetato de otilo (300 mi) y la mezcla resultante se 
agitó durante un periodo de aproximadamente 16 hr resultado 
en la formación de un precipitado. La mezcla de reacción lue­
go se purificó con gas nitrógeno para eliminar fosgeno no reac­
cionado. La mezcla purificada luego se filtró para recuperar 
el producto deseado diaero do isocianato de 5-t-butil<*l, 3?4- 
tiadiazol-2-iI*como un sólido que tiene-un-punto de fusión de 
2ól^a2ó3"C.

EJEMPLO ó
Preparación del dietil acetal de 2-/l-riLil-3-(5-t-butil-ly 3,4- tiatüasol-2-il)ureido/acot-aldohído "*

Una mezcla do dimero do isocianato do 5-t-butil-1 ,3̂ 4** 
tiadiazol-2-il (8,7 c) 3 el cl.ctil acebal de 2-alilaminoacetal- 
deliido (8,0 g) y benceno (j0 mi) so introdujo en un matraz de 
reacción do vidrio equipado con un agitador mecánico y termó­
metro. La mezcla de reacción luogo se calentó con agitación
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hasta que los reactivos se disolvieron. Luego de este tiempo 
la mezcla de reacción se despojó de benceno para proporcionar 
un aceite. Este aceite se disolvió en una mezcla do óter-pen- 
tano y se trató con tierra do diatcaica y se filtró. El fil­
trado luego se despojó de solvente para proporcionar el pro- 
ducto desudo &i'díctil acetal do '2Í/l-alil-3-"(Ó"t"*hutil-l,3* 
4-tiadiazoÍ-2-il)uroido7acotaldehid3'"d<xao un aceite rojo os­
curo.

Preparación do 1- (g-tbutil-1,3 ̂ 4**tiadiuzol-2-il)-3-alil- g-hi- 
draxi-1,3-imida3olidíK-2--on.a

El dictil acetal de 2-¿l-alil-3-(5-t-butil-l,3y4"tia- 
diazel-2-il)ureido7acetalde!iido proparado en el Ejemplo 3i 
ácido cloriiídrico concentrado (10 mi) y agua (800 mi) so in­
trodujeron en un recipiente do reacción de vidrio equipado 
con un agitador mecánico, tonómetro y condensador do reflu­
jo. La mezcla de reacción so calentó a reflujo durante un pe­
riodo de apr03d.madamento lg atin. La mezcla do reacción so fil­
tró mientras estaba caliento y el filtrado luego se enfrió re­
sultando en la formación de un precipitado. El procipitado se 
recuperó por filtración, so socó y se rocrisbnliaÓ en una mez­
cla de acotato do otiló-hexano para proporcionar el producto 
de seado 1-(g-t-butil-1,3,4-t i adiaz ol-2-il)-3* alil-g-hidroxi- 
l,3**imidazclidin-2-ona que tenia un punto de fusión do 106"
a icy*c.

n,7K!-íT?,0 8
Preparación del di moro de isscianato de g-t rif luormoti.'.-l ? 3 # 4** 
tiadíazol-2.-il i .?-ocíanato



Una solución saturada do fosgeno en acetato de etilo 
(100 mi) se introdujo en un recipiente de reacción de vidrio 
equipado con un agitador mecánico. Se agregó al recipiente de 
reacción una suspensión da 5-tr.if luormatil-2-amino-l, 3,4-tia- 
diazol (45 g) en acetato da etilo (300 mi) y- la mezcla resul­
tante se agitó durante un período do aproximadamente 16 hr re­
sultando en la formación de un precipitado. La mezcla de re­
acción luego se purificó con gas nitrógeno para eliminar fos­
geno no reaccionado. La mezcla purificada se filtró para re­
cuperar 48 g de un sólido blanco. Este sólido se recristali­
zó en dimctiiformamida para proporcionar el producto deseado 
dimero de isocianato de 5-trifluormetil-l,3,4-tiadiazol-2-ilo.

EJEMPLO 9

Preparación del dietil ocotal de ̂2-/í-¿¡lil-3-(5-trifluormotil 
1, 3* 4-tiadiazol-2-il)urcid.'')/ acctai debido

Una mezcla de dimaro de icocíanato de ó-trifluormetil- 
l#3#4**tiadiazol—2—ilo (9^0 g), e¡l diotil acetal de 2— alil— 
aminoacetaldelíido (8,0 g) y benceno (30 ciL) se introdujeron 
en un recipiente ¿e reacción de vidi'io equipado con un agita­
dor mecánico 'y*-tcrmómetro. La mezcla de reacción, luego so ca-

^ .y/" \lentó con agitad!^ hasta que Ipa-reactivos se disolvieron. 
Luego de esto tienipo la mezcla de reacción so despojó de ben­
ceno para proporcionar mi aceito. Esto aceite so disolvió en 
-una mezcla do 6ter-pantano Y ce trató con tierra de diatomona
y so filtro. El filtrado luego se despojó del solvente para 
proporcionar el producto deseado el dietil acetal 2-^1-alil-
3-(^-trifluo:Tnetil-í, 3 j,4-tiadiazol-2-il)urcitIo/acet aldehido 
como un aceite rojo.
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EJEMPLO 10
Preparación de l-(g-trifluormetil-l,3^4-tiadiazol-2-íl)-3-alil-g -hidroxi-1, 3-imidazolidin-2-ona

El dictil acetal de 2-^/I-alíl-3-(ó-trifluormctil-l,3,
4-tiadiazol-2-il)ureido7acetaldohido preparado en el Ejemplo 
9* agua (800 mi) y ácido clorhídrico (10 mi) se introdujeron 

, en un recipiente'áe reacción de vidrió equipado con un agita­
dor mecánico, termómetro y condensador'de reflujo. La mezcla 
de reacción se calentó a reflujo durante un período de apro­
ximadamente 15 min. La mezcla do reacción luego se filtró 
mientras estaba caliento y el filtrado se enfrió resultando 
en la formación de un precipitado. El precipitado se recupe­
ró por filtración, se secó y so recristalizó enhexano para 
proporcionar el producto deseado l-(5-trifiuormetíl-l,3,4- 
tiadiazol-2-il)-3-alil-5-hidroxi-1,3-imidazolidin-2-ona que 
tenía un punto de fusión de 92° a 93°C.

Compuestos adicionales ¿entro del alcance do la pre­
sente invención que pueden prepararse por los procedimientos 
de los ejemplos precedentes son l-(g-cíclohexil-l,3,4-tiadia- 
zol-2-il)-3*-metil-5-hidroxi-lj¡ 3-imidazolidin-2-ona, l-(g-cl-
clobutil-l;3*4"Madia2ol-2-il)-3-propil-5-hidro3d.**l, 3-imida-
zolidin- 2-ona, 1- (g-ciclopantil-1, 3, 4-t i adi azol- 2-il) 
til-g-hidrosdL-l,3-imidazolidin-2-ona, l-(g-cicloheptil-l,3,4- 
tiadiazol-2-il)-3-metil-g-hidro3d.-l, 3-imidasolidin-2-ona, 1- 
/g-(l-metil-ciclohoxil) -1,3,4-t i adiazol- 2-il7-3-motil-g-hi- 
droxi-l,3-imídazolidin-2-ona, l-/g-(4-clorociclohoxil)-l,3,4- 
tiadiazol-2-il7-3-otil-g-hidro3d.-l, 3-imidazolidin-2-ona, 1- 

 ̂ ( g-motil-1,3,4-tí adit.zol-2-il)-3-propargií-g-hidroxi-l, 3-*imi-



dazolidin-2-ona, l-(5-!Rot;oxi-l,3^4*-bíadiazol-2-il)-3-bKt-3- 
enil-5-hidroxi-l^ 3-imidazolidin-2-onay 1-(5-mctiltio-l,2,4- 
tiadiazol-2-il)-3-box-4-onil-^-hidroxi-l, 3-imidazolidin-2-ona,
1- (4-mebilaulfonil-l, 3  ̂4-*biadiazol-2-il)-3*-(líl*dimetilprop-
2- inil)-5-hidroxi-1,3-imidazolidin-2-ona, 1-(5-metilsulfinil- 
1^3# 4**biadiazol- 2-il) - 3- (1; 1-dipropilprop- 2-iail) - 5-hidroxi- 
1, 3-imidaz olidia- 2-oaa , 1- ( 5-otil-í^ 3 , 4-bi adi az ol- 2-il) - 3 - 
alil-5**bidroxi-l, 3-imidazolidin- 2-ona, 1- ( S-propií-1, 3* 4-bia- 
diazol-2-il)-3-bub-3-cnil-5-}¡LÍdroxi-ly 3-imidazolidin-2-ona,
1- (5-bubiltio-l,3#4**tiadiazol-2-il)-3-propar6Íl-5*'bidrbxi-í, 3- 
imidazolidin-2-ona^ l-(5-pontiltio-l^ 3,4-tiadiazol-2-il)-3** 
alil-S-hidyoxi-l, 3-ÍDíidazolidin-2-ona^ 1- ( 5-hexiltio-l p 3í 4- 
tiadiazol-2-il)-3*-alíl-3-hidroxi-l, 3-imidazolidin-2-ona^ 1- 
(5-etiltio-l,3^4**biadiazol-2-il)-j-alil-5-hidroxi-1^3*-imida- 
zolidin-2-onat l-(5**ctoxi-l^ 3 4̂**bia,diazol-2-il) -3**box-5-onil- 
5-hidroxi-l; 3-*ia^dazolidin- 2-ona, 1-* (3-propoxi-l, 3,4-biadia- 
zol-2-il)-3**alil-5-hidyoxi-l{, 3-imidazolidin-2-onai 1-í 5-buio- 
xi-1, 3,4-ti adiazol- 2-il)-3-(1 1̂- dietílproí)- 2-inil) - 5-hi drojd.- 
1,3-imidazolidin-2-ona^ l-(^-hoxiloxi-1,3,4-ti adiazol-2-il)-
3- alil-3-hidroxí-l, 3^io!idazoiídin-2-ona^ .^i^ts-oloromebií-l <, 3? 
4**biadiazol—2— islii—3"*!̂ idyóxi—1  ̂3**4midazolidin—2—onâ  1— 
(5-^-cloroetil-l^ 3? 4*"biaíH.azol-2-il)-3*-alil-3'"'̂ dyoxi-lí 3"*inti- 
dazolidia-2-ona, l-íy-clorobutil-l^3  ̂4-biadiazol-2-il)-3-alil-
5-hidroxi-l, 3*-ÍLíidazolidin- 2-ona, 1- (5-alil-l^ 3 * 4-tiadíasol-
2- il)-3-alil-5-bidroxi-l^ 3"*Lnidazolidin-2-ona, l-(5-pent-3-
* onil-1^3t4**tiadiazol-2-il)-3-alil-5-hidroxi-l, 3**ÍMÍdazoli(̂ LLn- 
2—ona^ 1(^—hox—5—enil—ly 3y j.adiazoí—2—il)—3—aül—5—bidroxi—
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1; 3-imida2olidin-2-cna, l-(5-etilsulfonil-lt 3*4**tíadiazol-2<- 
il)-3**alil-3*-lTÍdrcxi-l, 3-imidazolidin* 2-ona^ l"(5**prcpilsul- 
foníl-1,3  ̂4^tiadiazol-2-il)-3-alil-3-hidroxi-l^ 3-L3Ídazoli-<
din-2-ona, l-(3-butilsulfonil-l,3* 4"*tindiazol-2-2.1)'"*3'*alil-
3-hidroxi'-l, 3-imidazolidin" 2-ona, 1- ( 5-hoxilsulfonil-1 ̂3̂ 4** 
tiadiazol-2^il).-*3-álil-^-hid.rcxi-^y3^iüidazolidin.-*2-onaí 1- 
(á-etilsulfinil-l ̂3̂  4-*tiadiazol-2-il)a^-alil- 5**hidr03d.*"l , 3** 
imidazolidin-2-ona^ 1- (5-propilsulí'inil-l, 3, 4*-tiadiazol-2-il)-.
3-alil-5-"hidroxi-l, 3-imidasolidin-.2-*ona, l-(á*-butil-culí:inil-
1^ 3^4"'tiadiazoÍ-2-il)-3-aiiÍ-3-h.idro3d.-l^ 3-*iniidazolidín-2-ona,
1- *(Ó-pentilsulfinil-l^ 3)4-tiadlazoÍ-2-il)-3"alil"5'-'h3-droxí- 
1, 3-imidazolidin**2-ona, l-(5"hcxalct(lfinil-l, 3y4-tiadiazol-2- 
il)-3'*alil-5-hidroxi-l(, 3*-imidaz olidin- 2̂- ona ̂ l-( Ó**t-bubil-l^ 3,
4-tiadiazol-2-il)-3-"(l-clcyoalll)-5-hidrox^.-l,3^**ÍB!idazoli(Mn-
2- ona; 1- (3-t-bntil-l 3 ̂ 4-tiadiazol- 2-il)-3-(4-*bromopent- 2- 
enil)-3*'bidroxi-l^ 3**imidazolidin-3"-onay 1*-(5-t-butil-1 , 3 # 4** 
tiadiazol-2-ii) -3*" (ó-clorohex-3-enil) -^-hidroxí."!, 3"imidazoli- 
dín-2-ona^ 1- (Ó-t-bntil-l, 3y 4'*"tiadiazol"-2-il)*-3-"(4p4^4-triclo- 
robut-3-onil)-3-hidroxi-'ly 3**^idazolidin-2-ona, l-(3**trifluor- 
atetil-lp3^4-"tiadiazol-2-il)-¿?-(l-me-bilprop-2-inil)-5-hidroxi- 
1,3-LRÍdazolidin-3-ona^ 1- (3-trifluorn:ctil-lj, 3  ̂4-tiadiazol- 
2-il) -3- (1-ctilprop- 2-inil) -5-hidroxi-"l ̂ 3-imidasülidin-* 2-cna, 
l-(3-tr.ifluom!stil^la 3^4-tiadiazol-2-il)-3-'(l"'propílprop-2-
i?/.il)-5*-kidroxi-l,', 3-imidasolidia-2-ona y similares.

Para-uso práctico como herbicida los compuestos do la
presento invención se incorporan generalmente en composicio­
nes herbicidas que comprendan un portador inerte y tuna canti­
dad herbicí (lamente tóxica de tal compuesto* Talos coRpcoioio**
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nes herbicidas, que también pueden denominar so forntulaciones, 
permiten que el compuesto activo sea aplicado convenientemen­
te al sitio de la infestación de maleza en cualquier cantidad 
deseada4 Betas composiciones pueden sor sólidos talos como 
polvillos, granulos, polvos humactables; o pueden ser líqui­
dos tales como soluciones, aerosoles, o concentrados emulsio- 
nables*

Por ejemplo, los polvillos puedan prepararse moliendo 
y mezclando el compuesto activo con un portador inerte sóli­
do tal como talcos, arcillas, sílices, pirofilita y similares. 
Pueden prepararse en formulaciones granulares impregnando el 
compuesto, generalmente disuelto on un solvente apropiado, 
sobre y dentro do portadores granulados tales como attapul- 
gaita y las vermiculitas, generalmente do una gama de tamaño 
do partícula de aproximadamente 0,3 a 1,5 mía. Los polvos lm- 
mectabíes, que pueden dispersarse ed agua o aceite en cual­
quier concentración deseada del compuesto activo, pueden pre­
pararse incorporando agentes humectantes en composiciones do 
polvillos concentradas.

En algunos casos los compuestos activos son suficiente-
. - * .. * < ly-* \mentó solubles tyn¡ solventes org&nicps cúíudnca talos como que-

rosea o xileno do manera do que pueden utilizarse directamen­
te como soluciones on estos salvontos. Frecuentemente, pueden 
dispersarse soluciones de herbicidas bajo presión superatmos - 
fórica como aerosoles. Sin embargo, las composiciones herbici­
das líquidas proferidas son concentrados omulsionablos, que 
comprenden un compuesto activo de acuerdo con la presento in­
vención y como el portador inerte, un solvente y un emulsio-
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nante. Tales concentrados emulsionablos pueden extenderse con 
agua y/o aceite hasta cualquier concentración deseada de com­
puesto activo para aplicación como rocío al sitio de la infes­
tación de malaxa, los emulsionantes, más comúnmente utilizados 
en estos concentrados son no iónicos o mezclas de no iónicos 
con agent e¡s'-' t'en si o act"i vo s aniónicos. Con el uso de ciertos 
sisteatas emulsionantes puede prepararse una emulsión inverti­
da (agua en aceite) para aplicación directa a infestaciones 
de maleza.

Una composición herbicida típica do acuerdo con la pre­
sente invención se ilustra mediante ol siguiente ejemplo, en 
donde las cantidades son en partes en peso.

BJKHPI.0 11
Preparación de un Polvillo 

Producto del Ejemplo 3 .10
Talco en polvo 90
loa ingredientes precedentes se mezclan en un moledor- 

mezclador mecánico y se muelen hasta que se obtiene un polvi­
llo de libro fluidez homogónea del tamaño de partícula desea­
do. Bato polvilo es útil para aplicación directa al sitio do 
la inferí ación de maleza.

los compuestos do la presento invonoión pueden aplicar - 
se como herbicidas de cualquier manara reconocida en el arte.
Un método para el control do malezas comprende poner en con­
tacto el lugar de dichas malezas con una composición herbici­
da que comprende un portador inorto y como un ingrediente ac­
tivo esencial, on una cantidad que es herbicidamente tóxica 
a dichas malezas, un compuesto do la presente invención, la
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concentración ¿a los ccKtpucotos da la presente invención en 
las composiciones horbiciJ.es variará marcadamente con el tipo
do formulación y el propósito para el cual esta designada, pe­
ro gonoralmcntc las composiciones herbicidas comprenderán de 
aproximadamente 0,05 a aproximadamonto 95% en poco de los 
compuestos activos do la presente invención. En una realiza­
ción preferida de la presente invención, las composiciones 
herbicidas comprenderán de aproximadamente 5 a aproximadamen —
te 75% en peso del compuesto activo. Las composiciones tam­
bién pueden comprender substancias adicionales talos como 
otros plaguicidas, talos como insecticidas, neciatocidas, fun­
gicidas, y similares; estabilizantes, dispersantes, desactiva­
dores, adhesivos, aglutinantes, fertilizantes, activadores,
sinórgicos y similares.

los compuestos do la presente invención tambión son 
útiles cuando se combinan con otros herbicidas y/o deafolian­
tes, desecantes, inhibidores dol crecimiento y similares en 
las composiciones herbicidas descriptas anteriormente aquí.
E sto s  o tro s  m a te r ia le s  pueden co n o titu iii.d e ...aproximadamente 

* * ' - "' ^5% a 95% de los.**Agredientes activos' en*' las coí^posiciones her-" b .
bieldas. El uso de-combinaciones do estos otros herbicidas y/o 
desfolíantes, desecantes, etc con los compuestos do la presen­
to invención provee cc-nposicioncs herbicidas que sen más efec­
tivas para controlar las malezas y a menudo proveen resulta­
dos no obtcniblos con composiciones separadas do los herbici­
das individuales*

Las malezas son plantas .aunósoatxQs que crooon donde 
no sen deseadas, quo no tienen valor económico, o interfieren



coa la producción de cosechas de cultivo.; con el crecimiento 
de plantas ornamentales, o con el bienestar del ganado* Son 
conocidos muchos tipos de malezas, incluyendo anuales tales 
como chual, chual americano, carnicera, garranchuelo, mosta­
za salvaje, mastuerzo, bellico, hierba de ganso, pamplina, 
avena salvaje, varbasco, verdolaga,'^ierba de corral, pimien- 
ta dé agua, "cKmtincdea, cadillo, ¿tLfCrfón salvaje, cequia , 
alfalfa, zizaña ¿el maíz, ambrosia, cerraja, maleza ¿el cafo, 
crotón, cúfea, cúseuta, fumaria, zuzón, ortiga del canamo, 
tártago, espérgula, emex, arroz de jungla, maleza acuática, 
hinojo, maleza de carpeta, dondiego de dia, paja do cama, len­
teja, náyade, hierba bromo, panisa otoñal, mora, carpe, pani­
zo, maleza del agua, maleza dol tu, nabo salvaje y bálago; 
bienales tales como zanahoria salvaje, matricaria, avena sal­
vaje, manzanilla, bardana, candelaria, malva de hoja redonda, 
oardo del toro, viníebla, candelaria do polilla, y cardo de 
estrella p&rpura; o perennes tales como vallico, blanco, ba- 
llico perenne, maleza falsa, hierba Jolmson, abrojo canadien­
sê  correhuela del cerco, hierba do Deratuda, acedera de la ove­
ja, bardana rizada, hierba de la nuez, patüplína dol campo, 
amargón, campánula, correhuela dol catupo, centaura negra ru­
sa, mezquita, binaria, milenrama, áster, balcho, ve moni a, 
sesbania, junco, espadaña, berro do? invierno, ortiga del ca­
ballo, juncia de la nuez, vencut&sigo y vaina segadera*

Símil amonte, talos níJ.ozas pueden clasificarse como 
malezas de hoja ancha o herbácea* Es económicamente deseable 
controlar el crecimiento da talos malezas sin dañar las plan--
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tas beneficiosas o el ganado.
El nuevo, compuesto de la presente invención son parti­

cularmente valiosos para controlas* malezas dobido a que son 
tóxicos a muchas especies y grupos de malezas mientras quo 
BOA relativamente no tójdLcos a muchas plantas beneficiosas, 
la cantidad exacta de compuesto requerida dependerá de una 
variedad de factores, incluyendo la fortaleza de la especie 
de maleza particular, clima, tipo de tierra, mótodó de apli­
cación y clase de planta beneficiosas en la misma área y si­
milares. Así mientras que la aplicación do hasta solo aproxi­
madamente ?0 g o 140 g do compuesto activo por hectárea pue­
de ser suficiente para un buen control de una infestación le­
ve de malezas que crecen bajo condiciones adversas, puede re­
querirse la aplicación de 11¿2 kg o más do compuesto activo 
por hectárea para un buen control de una infestación densa de 
malezas perennes fuertes quo crecen bajo condiciones favora­
bles.

la toxicidad herbicida da los nuevos* compuestos de la 
presente invención puede ilustrarso por muchas de las tóeni— 
caa de ensayo conocidas en el arte, .talos ,cĉ *ó ensayo de\pre- 
y poac8aerger3ia*.̂ \&:,-.:y- '3-*-//.

La actividad herbicida do los compuestos do la presen­
te invención oe demostró ciadianto experimentos llevados a ca­
bo para el controld o preemargoncia do una variedad de malezas. 
En estos experimontss tiestos do invernadero plásticos peque­
ños llenados con tierr.. seca fueron sobrados con diversas se­
millas do malezas. 24 hr o monos dospnüs del sombrado los ties­
tos so rociaron cea agua hasta que la tierra estaba húmada y



el compuesto de ensayo formulado como una emulsión acuosa de 
una solución do acetona que contenía emulsionantes se roció 
a las concentraciones indicadas sobre la superficie'de la tio'
rra.

Luego de rociar, los recipientes con tierra se coloca­
ron en el invernadero'y se pr¿wy^&¡) ;con calentamiento su- 
^mentario sc's&n" fue requerido y un riego diario o más fre­
cuento* Las plantas se mantuvieron bajo esas condiciones du­
rante un período do 15 a 21 días, en cuyo momento se clasifi­
có las condiciones de las plantas y el grado do daño a las 
plantas en una escala de 0 a 10, como sigue: 0 =* ningún daño, 
1; 2 <=* levo ¿año, 3,4 *= daño moderado, 5,6 *=* daño moderada­
mente severo#, 7,8#9 — daño severo y 10 =* destrucción. La efec­
tividad del compuesto se demuestra medíante los siguientes da­
tos:

TABLA I

Gasificación do Daño
Prqc!uí.-to cíel Ejemplo 3 
Conceatr ación (kgs/H a)

Espec:ir¡ de Halesa 4# 43 1,12 0,28

Avena Salvaje 10 9 8
Hora 10 10 9
Verbasco 10 10 9
Hierba Jolmscn 10 8 0
Chual 10 9 9
Mostaza 10 9 9
Carrisara Amarilla 10 9 8
Hierba de Corral 10 10 8
Garranchuela 10 7 0
Hierba bromo 10 10 - Ó
bontliego de Día 10 10 3



31 -

La actividad herbicida de loa compuestos do la presen­
ta invención también so demostró on loa experimentos llevados 
a cabo para un control do posemergencia do una variedad de ma­
lezas* En estos experimentos el compuesto a sor ensayado so 
formuló como una emulsión acuosa y so roció a la dosis indi­
cada sobre el follaje do las malezas que habían alcanzado un 
tamaño proscripto. Luego do rociar^ las plímtas se colocaron 
en un invernadero y so regaron diariamente o m&s frecuentemen­
te* No se aplicó agua al follaje do las plantas tratadas*.La 
severidad ¿el daño se determinó 10 a 15 días después del tra­
tamiento y ce clasificó on la escala de 0 a 10 descripta an­
teriormente aquí* La eficacia do este compuesto se demuestra 
mediante les siguientes datos:

TABLA 11

Clasificación de Daño
Producto  d e l Ejem plo 3 

' C on cen tración  (kgs/H a)

Especie de Maloca 4-.4 8 1*12 . 0i28
Juncia de nuez amarilla 9 6 0
Avena Salvaje,...., 10 _._r ip, . 6
Hora - ! 10 í-.-y'-lo' lo'
Verbasco * - - lo /. - 10 10
Hierba Johnson 10 10 1
Correhuela 8 10 5
Mostaza 10 10 10
Carricera Amarilla 10 10 7
Hierba de Corral 10 10 8
Garranchuela 10 5 0
Dondiego do Día 10 10 9
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- REIVINDICACIONES -
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Los puntos de invención propia y nueva que se presentan 

para que sean objeto de esta solicitud de Patente de Invención en 

España, por VEINTE.,años, son losa%tg%ae; recogen en las reivindica-'/v' ' *
cione.s ..siguientes: ^

l?"Un procedimiento para preparar nuevas tiadiazolili- 

midazolidinonas de la fórmula

OH

y ------ N CH----- CHo
i !! íl ! ! s

R -  C^ ^ C  -  N N -  R

0

en donde R*** se selecciona del grupo que consiste en alquilo, alque- 

nilo, haloalquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfonilo, alquilsulfini- 

lo y cicloalquilo de 3 a 7 átomos de carbono opcionalmente substitui- 

do con alquilo, alcoxi, halógeno o hidroxi; y R se selecciona del 

grupo que consiste en alquilo, alquenilo, haloalquilo y

25

C - C === CH
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3 Aen donde R y R^ son cada uno hidrógeno o alquilo; con la oondi-, 

p 1oión de que es alquilo solo cuando R es cicloalquilo; que com­

prende calentar un dialquil acetal de la fórmula:

N

R*** -  C

N

!!
c

OR̂

N -  C -  N -  CHg -  CH

H 0 R̂ 01̂

10

"15

20

25

ó 1 Pen donde R^ es alquilo, y R y R^ son como se han descripto antes 

aquí, en un medio de reacción acuoso ácido diluido.

2&.- El procedimiento de la reivindicación 1 en donde 

el dialquil acetal se calienta a una temperatura que varía de apro­

ximadamente 70°0 a aproximadamente a temperatura de reflujo de la 

mezcla.

38,- El procedimiento de la reivindicación 1 en donde 

eí calentamiento se efectúa durante un periodo de aproximadamente 

10 a aproximadamente 60 min.

43,- El procedimiento de la reivindicación 1 para pre­

parar 1- (5-oiclopropil-l,3,4-tiadiazol-2-il)— 3-me tiI-5-hi dr oxi-1J3- 

-imidazolidin-2yona que comprende- calentad'-el dimatil acetal de 

2-^%-metil-3-(5-oioíopr opil-1,3,4-tiadiazol-2-il) ui'eido/acetaldehi- 

do en un medio de reacción ácido acuoso diluido.

$9,- El procedimiento de la reivindicación 1 para pre­

parar l-(5-t-búíil-l,3,4-tiadiazol-2-il)-3-alil-3-hidroxi-l,3-inti- 

dazolidin-2-ona que comprende calentar el dietil acetal de 2-/1-
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-alil-3-(S-.t-'butil-l, 3,4-tiadiazQl-2-il) ui-oidc^acetaldehido en un 

medio de reacción ácido acuoso diluido.

6a.- El procedimiento de la reivindicación 1 para prepa­

rar l-(5-trifluormetil-1,3 y 4-tiadiazol-2-il)-3-ali1-5-hidroxi-1,3- 

5 -imidazolidin-2-ona que comprende calentar el dietil acetal de

2-/l-alil-3- (5-^ri$luormetil-l ̂ y^tiááiazol^-il) ureid^7*acetaldehi- 

\ d.o .en ''dn,mádio''de reacción ácido acuoso ^.iluido.

7e U n  procedimiento para preparar nuevas tiadiazolilimida- 

zolidiii'onas.

.10 Tal y como se ha descrito en la Memoria que antecede y

para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de veinticuatro hojas escritas a ma­

quina por una sola cara.

15 .

20

Madrid,

P.A.

25 IGF.
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