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La presente invencidén se refiere a un
procedimiento para preparar mievos derivados de imidazolidin-
diona, fitiles para ejercer influencia ,sobre el crecimiento
de plamtas. ’
T Ya~s~é ha dado a conocer que el cloruro de
(2 -cloroetil)~trimetilamonio muestra propiedades reguiadoraa del
crec in;iento dé plantas (compérese; Patente norte-americana No.
3.156.554). La erlcaéia de esa substancia, sin embargo, -sobre todo,
en bajas ééntidédc_es de aplicacibn - ho siempre es enteramente satisfac-
toria.

Ademés se ha dado a conocer que un produc-
‘to que eé encuentra en el comercio bajo la designacién "Off-Shoot-T",
a base de alcoholeé grﬁao’s con 6,8,10 y 12 &tomos de carbono, puede
ger aplicado para la regulacién del crecimiento de plantas, particular-
mente para la reprgslén dgl» crecimiento de renuevos laterales en plan~ -
tas de tabaco (compéres'e:.Férm. Chem. Handbook 1978, Melater ..
i’ubllshlng Co., W.ill_oughby, Ohio, 1975, Pesticide Dictionary D 147).

En c?eftos.casos, gobre todo, en bajas

cantidades de aplicacién, tambien la eficacia de ese producto deja de

\" LU )

desear todavia,
Ahora se ha encontrado que los nuevos deri-

vados de imidazolidindiona de la férmula B

- - e [N O—— ot evm——— e n— v apete e
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(1).
" HO” Ccl,-R

en la cual
R representa cloro, alquilo con 1 6 2'4tomos de carbono o
cloroalquilo con 1 6 2 tomos de carbono y 1 a 5 Atomoa de ¢loro,

muestran fuertes propiedades regt.;ladoraa del crecimiento de plantas,

Ademés se ha encontrado que se obtienen
los derivados de imidazolidindiona de la férmula (1), sl derivados de
imidazol clorados de la formula o

C1 Cl
) (I

¢l ¢ccC 12 -R

en la cual
R tiene ei significado arriba mdicado;
se hacen reaccionar con reactivos hidrolizantes.

Sorprendentemente, los derivados de imi-
dazolidindiona de la fbrmuia (I) seglin la invencién muestran un efecto
regﬁlador ciel crecimiento de piantas considezjablemente superior a
aqué_l dél. cloruro de (2 -clqroetﬁ) -trimetilamonio conocido del estado
de la técnica y. del producto "Off-shoot-T" tambien conocido, que son

productos reconocidamente bien eficaces de igual orientacibn de acti-
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vidad. Por c'o'nvslgulente, las aubstancms.aegﬁn el invento repregentan
un val loso enrlqueoimtento‘ de la téenica .

$i, como substanciag de partida, se emplean
2 .4,5-tricloro~2 -triclorometil-2H-imidazol y 4cido f6rmico, el desa-
rrollo de 1a reacclén puede ser representado por el sigulente esquema

de férmulas:

Cl C1 0O
N) - : H,
>( + 3 HCOOH HN H 43 HCL + 3 CO

— )

Cl .ccl, ' nd" ca,
Los derivados de imidazol clorados aplica-
bles como substancias de partida, estén definidos generalmente por
1a férmula (II1). En la formula (II), R representa preferiblemente cloro,
metilo, cloxfometilo, diclorometilo y triclorometilo.
. - Los derivados de imidazol clorados aplica-

LY

bles seghn la invencidén, hasta ahora son desconocidos. Pero se los

pueden preparar de tal manera que: 2-algu il-imiddazoles de 1a férmula

un.

" enla cual

Rlrepresenta alquilo con 1 a 3 tomos de carbono,
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en--un diiuye'nte inerte a la temperatura ambiente, por reaccién con
4cido clorhidrico, se transforman en los correspondientes hidro-
cloruros y éstos entonces, sin aislamim'to previo, se hacen reaccionar
con cloro elemental primeramente a la temperatura ambiente y en-
tonces bajo aumento paulatino de la temperatura a 50°C hasta 150°C.
Como diluyentes que pueden ser aplicados
en la preparacién de los compuestos de la fébrmula (II), en principio,
entran en consideracl_bn todos los disolvéntes inertes resistentes al
cloro. A éstos pertenecen particularmen te oxicloruro de f63foro,

cloroformoy 12,2 -tetracloroetano.

En la produccibn de los compuestos de la
férmula (1), se procede en detalle de tal manera que en una solucién
o suspensién de un compuesto dg la férmula (I7I) en un diluyente, a la
temperatura ambiente bajo refrigeracién, se introduce 4cido clorhi-
drico gaseoso y entonces primefammte a la temperatura ambiente sc
hace reaccionar con cloro elemental. Para ldgrar una reaccibn mas
répida y completa posible, la cantidad de cloro aplicada, durante todo
el desarrollo de 1a cloracién, siempre es ajustada en forma tal que
un matiz yrerdoso del gas de escape indica un ligero exceso. La mezcla
de reaccién que se encuentra al principio a la temperatu_ra ambiente,
es calentada paulatinamenté hasta una tempezlatura de unos 50° a
150°C, en 1o éue conveniéntemente siempre se aumenta la temperatu-

ra recién cuando haya decrecido una fase exotérmica. La respectiva

temperatura final es dependiente del diluyente ablicado. Si se aplica,

por ejemplo oxicloruro de fésforo o cloroformo, se trabaja en el 1{-

mite inferior del margen de temperatura indicado.
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Si, po;' otra parte, el 1,1,2,2~-tetracloro-
etano sirve de diluyenfe, ge trabaja en €l limite superior dl;l margen
de temperé.tura .indlcadg. Nat;xralmente tambien pueden realizarse
cloraciones en oxicloruro de fésforo o cloroformo encima de la tem-
peratura de reflujo del respectivo diluyente, elimindridose el disolvente
por destilacidn bajo présién reducida y continudndose la cloracién has~
ta la tdmpératura deseada, o eliminéndose el diluyente por destilaclén
durante el aumento de temperatura en la corriente decoro . Terminada
1a eloracién, pﬁsede el alslamiento de los productos de reaccibn de
tal rzj.aneré que primeramente se elimina el diluyente y entonces ya sea

se destila bajo bresk‘m reduéida el residuo que queda,y eventualmente

se 10 recristaliza o sea se recristalizan los productos de reaccibn sin

destilacion previa directamente en un disolvente apropiado.

Como ejemplos de las substancias de la
f&rrr;ula (I1) aplicables segn el invento, en detalle sean mencionados
2,4,5 -triclpm -2 -triclorometil-ZH-iﬁ idazol,
2,4,5-tricloro-2-(1, 1 -dicloroetil) <2 H~imidazol,
2,4,5-tricloro-2-(1,1, -dicl'ox;opropil) -2H~-imidazol,

2,4,5 -trlcloro-z_; (1,1,2-tr icloroetil)-2H-imidazol,
2,4,5 ~tricloro-2-(1,1,2,2 -tetracloroetil) -2H-tmidazoi,
é,{',é-tzgicloro-Z -(1 ,'1,2 2 2-pentacloroetil) -ZH-imldazol..

En la reahzac i6n del procednm iento segin
la lnvenctbn para la produccion de los nuevos derivados de lmtdazolldin-

diona de l1a fbrmula (I), como reactwos hidrolizantes entran en consi-

| . deracidn &cidos fuertes ;norgémcos u orgénicos. Como preferidos sean
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mencionados: dcido sulfirico coxicentrado, dcido fosférico concentrado

y &cido formico. .
El procedimiento segtn la invencibén para

la produccién de los nuevos derivados de imidazolidindiona de la fér-
mula (I), por lo general, es realizado bajo exclusiéon de disolventes o
diluyentes adiclonales, Sin 'embargo, en principio es posible llevar

a cabo la reaccibn segin el invento en presencia de un diluyente iner-
te, tal como p.ej. tetrahidrofurano o dioxano.

Las temperaturas de reaccidn pueden ger
variadas dentro de un margen amplio. Por lo general, se trabaja entre
-20 y +120°C, preferiblemente entre 0° y 50°C,

.El procedimiento segin la invencibn es rea-
lizado generalmente a la presioén normal,

| En la realizacion del procedimiénto segin
la invencidn pa 1 mol del Compuesto de pariida de la férmula (11),
convenientemente se aplican por lo menos 3 moles del agem te hidroli-
zante. Convenientemente, el agente hidrolizantg sirve al mismo tiem~
po como.medio de reaccién. Por ésto, se aplican hasta 10 partes en
peso de agente hidrolizante por cada parte en peso del compuesto de
partida de la férmula (I1),

En la produccién de los nuevos derivados
de imidazolidindiona por el procedimiento segin la invencién, una

vez terminada la reaccion, los productos de reaccibn se prese tan

directamente en forma cristd ina o sea se 108 pueden precipitar en

estado cristalino por la adicién de agua en que son practicamente in-
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solubles. Se aislan los productos cristalinos por simplemente recoger-
se los mismos por succidn. Una purificacidn adicional, bor lo genéral, :
no es necegaria, pero én cago necesariv puede ser efeciuada seglin
procedimientos usuales, por ejemplo, por r,ecri.stalizacién en disolven~
tes orgénicos,’ .tales ® mo acetonitrilo.

~ Como ejemplos de los derivados de imida-
zolidindiona de la férmula (I), en detalle sean mencionadas:
2 -hidroxi«2 -triclorometil-imidazolidin-4, 5 -diona,
2 «hidroxi-2-{1,1~dicloroetil)-imidazolidin-4,5 ~diona,
2 ~hidroxi-2-(1,1-dicloropropil)~imidazolidin-4, 5 -diona,

2 -hidroxi=2-(1,1,2-tricloroetil)-imidazolidin-4, 5 ~diona,

. 2-hidroxi-2-(1,1,2,2-tetracloroetil)~im idazolidin-4,5 -diona,

~ 2-hidroxi-2-(1,1,2,2,2-pentacloroetil)-imidazolidin-4, 5 -diona,

Las substancias activas segin la invencién
intervienen en el metabolismo de las plantas y, por ésto, pueden ser
aplicéc_i_as como agentes reguladores del crecimiento. |

Para el modo de achar de age_ntes: regula-
dores del crecimiento de plantas, segiin la experiencia hecha hasta

ahora, vale el hecho de que una substancia activa puede ejercer sobre

plantas uno o varios efectos diferentes. Los efectos de las.substancias

dependen esencialmente del tiempo de aplicacién en relacién al estado

de desarrollo de 1a semilla o de la plahta, asi como de las cantidades

de substancia activa aplicadas a las plantas o sug alrededores y del tipo

de la dplicacién. En cada caso, los agentes reguladores del ¢recimien~
to han de te er una influencia positiva en el sentido deseado sobre las

plantas cultivadas.
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Lag substancias reguladoras del
crec imiento de plantas pueden ser aplicadas, por eemplo para
la represibn del crecimiento vegetativo de las plantas. Tal repre-
sibn del crecimiento es de interés econbmico, entre otros, en el
cago de gramineas, pués por una moderacién del crecimiento de
las mismas puede reducirse, por ejemplo la frecuencia del corte
de céspedes de jardines de adorno, en pamues y campos de deporte
o en los bordes de caminos. De importancia es tambien la repre-
8idn del crecimiento de plantas herbiceas y leflosas en bordes de ca-
minos y cerca de postes de lineas aéreas de corriente eléctrica o
bien generalmente en lugares en gue una fuerte vegetaciébn noes

deseada.

De importancia es también la aplica-
cibn de agentes reguladores del crecimiento para la repre.-gibén
del crecimiento en longitud de cereales, pués por un acgrtamiento
de los tallos se reduce o se elimina totalmente el peligro del do-
blamiento (de la "echada por el suelo') de las plantas antes de la
cosecha. Ademés, log reguladores del crecimiento pueden producir,
en el caso de cereales, un refuerzo de los tallos que tambien contra-
rresta a la echada por el suelo. .

Una represidn del crecimiento vegeta=-
tivo permite, en el caso de muchas plantas cultivadas, una siembra
o plantacién més densa del cultive, con el resultado de que puede
conseguirse uﬁ mayor rendimiento en relacién al 4rea de guelo.

Un mecanismo ulterior del aumento
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de rendimiento con.agentes moderadorea del crécimlento, reside
en qﬁe las substancias nutritivas beneficlan a mayor grado a la for-
macién de florés y frutas, miéntras que el crecimiento vegetativo es
restringido.

Con los agentes reguladores del cre-

¢ imiento puede lograrse a menudo tarabien una activacién del creci-
miento'vegetat‘wo. Esto eg de grén utilided, si se cosechan las par-
tes vegetativas de lag plantas. Una activacidn del crecimliento vegeta~
tivo, sin embargo ,'también puede conduclr simulténeamente a una
activacidén del crecimiento generativo, da modo que llegan a formarse,
por ejemplo, mayores cantidades de {rutas o fruias de mayor tamafio.

Aumentosde rendimiento pueden ser lo-
grados » en ciertos éasos, tambien por una intervencibn en el meta-
bolismo vegetal, gin que se hagan notar cambios de la con;posiclbn
de las plantag, a fin de asi obtener una mejos calidad de los productos
de cosecha, Asi es pogible, por ejemplo aumentar el contenido de
azficar en las remolachas azucareras, en la cafia de azficar, en
ananis a.ssi como en frutas citricas o aumentar el contenido de proteina
en habas de soya o cereales.

Bajo la influencia de agentes reguladores
del crecimiento pueden llegar a formarse frutag p%rtenocarpas.
Adem&s;puede ger ejercida influencia sobre el sexo de las flores.

Con agentes reguladores del creqimien-

to puede tenerse una influencia pas itiva tambien sobre la prc;ducc ibn

o la segregacidn de substancias vegetales secundarias. Como ejemplo
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sea mencionada la estimulacidn del ilujo dc-;. latex en gomeros.
Durante el crecimiento de 1a planta,
ﬁor aplicaci 6n de reguladores delcrecimiento, puede ser aumentada
tamb ien' la ramificacién lateral mediante una quebradura quimica
de la dominacidn apicai. En ésto existe interés, por ejemplo, en
la reproduccién por estacas de lag plantas. Sin embargo, tambien es
pbsible inhibir el crecimiento de los renuevos laterales, por ejem=-
plo en ell caso de plantas de tabaco para impedir, despues de la de-
capitacibn, b formacidén de renuevos laterales y con esto activaxft ,
el crecimiento de las hojas.
Bajo la influencia de agentes reguladores

del crecimiento, el follaje de plantas pueds ser controlado de tal

- modo que una deshojadura de las plantas sea lograda en un tiempo

deseado. Tal deshojadura es de iaterés, al objeto de facilitar una
cosecha mecénica, por ejemplo, en el caso de uvas o de algodén, o
de reducir la transpiracidén en un tiempo en qt{e la planta ha de ser
trasplantada.

Mediante la aplicacion de agentes regu-
ladores del crec imiento puede impedirse la caida prematura de las
trutas. Sin embargo, tambien es posible ~ por ejemplo en el caso
de frutas - estimular la caida en el sentido de una eliminacibén quf-
mica proporcional hasta un grado determinado. Los agentes regula~
dores del crecimiento pueden servir tambien para reducir la fuerza
necesgaria para el desprénduniento de las frutas en plantas cultivadas ,

en el tiei'npo de la cosecha, con el resultado de hacer posible una

_cogecha mecénica, respectivamente facilitar una cosecx}a manual,
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_ " Con agentes réguladores del creci-
miento-, ademéis puede lograrse una aceleracién o tambien un fetar-
do de ia madureéz d_é‘ los prodqc;cos délcosec;ha antes o despﬁeé de la
cosecha. Esto és de parficular ventajx.a, porque as{ puede lograz;se
una adaptacibén dptima a las necesidades del mercado. Ademés, en

ciertos casos, los reguladores del crecimiento pueden mejorar la

" coloracién de las frutas, Ademés, mediante agentes reguladores

del crecimiento puede congseguirse tambien una concentracién tem=
poral de la madurez, C‘én ésto se crean las condic’ibx}es prévlp‘is pa~
ra que, por ejemplo en el cago de tabaéo, de tomates y. de café,

una ¢osecha qupleta mecénica o manual pueda ser réaligada en una
sola etapa de trabajo.

Por la aplicacion dé agentes reguladores

.del crecimiento, puede tenerse influencla tambien sobre el reposo

de las gsemillas. o_térotes de las plantas, vale decir, el ritmo anual
ex;d'é:geno, con el :esultado de que las plantas, taleé como por ejem-
plo anands o plantas de adorno en estableéirnientos de horticultura,
germi;mé.xi,, brotan o florecen en un tiempo en ;:112 normalmente no
muestfap ninguna disposic ién" para ésto.

o - Con agentes reguladores del creci-
miento puede conseguirse tarab lén que la brotadura de botones o

pinipqllbs ola: germinac ibn de semillas sea retardada, por ejen;pl_o

para que en regiones sujetas ai peligro t_ie heladas sean evitados da- -

fos causados por heladas tardfas.

Los reguladores del crecimiento pueden
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generar tambien una 'halot"i,lla en plantas cultivadas. Con éato se

-crean las condiclones previas para que pueda ser realizado un cul-

tivo de plantas en’suelos salliferos, Mediante los agentes reguladores
del‘ creclr;xlento puede inducirse en plantas tambien una resigte ncia
a 'heladas y sequlas.

Las sustancias activas segin la inven=
cibén pueden éer llevadas a las siguiente_s formulaciones usuales, ta~
les como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y
granulaaos. Estas se preparan én forma en sl conocida por ejemplo
por mezclado de las substancias activas con diluyentes, vale decir,
disolventes liquidos,‘ gases licia dos que se encuentran bajo presibn
y/o sustancias portadoras soblidas, eventualmente bajo utilizacién
de agentes tensioactivos, vale decir emulsionantes y/o disperéantes
y/o agentes espumantes. En caso de utilizacién de agua c'omo dilu-
yente, pueden utilizarse, como disolventes auxiliares por ejemplo
también solventes orgénicos. Como disolventeé lfquidos entran bé-
sicamente en consideracidn: hidrocarburos arométicos tales como
xileno, tolueno, benceno o alquilnaftalenos, hidrocarburos arométicos
clorados o hidrocarburos alif4ticos clorados, tales como cloroben-
cenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, hidrocarburos alifsticos
tales como ciclohexano, parafinas por ejemplo fracciones de petro-
leo, alcoholes tales como butanol o glicol, asi como sus éteres y
ésteres, cetonas tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutil-
cetona o ciclohexanona, solventes polares fuertes tales como dimetil-

formamlida y dimetilsulféxido, asf como agua, bajo agentes diluyen-
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- teg o portadoreg gaseosas licuados, ge entienden aquellos liquidos ’

que son gaseosos 8 temperatura normal y bajo presién normal,

por ejemplo gaées propulsores de éerosol, tales como hldrocar-
bu.rosrhalogenados por ejemplo, freon; como portadores sblidos en-
tran en consideracién minerales naturales molidos tales como cao-
lines, arcillas , talco, creta, cwarszo, attapulguits, montmorillonita

o tierra de diatomeas , y minerales sintéticos molidos, tales como
fcido silicico altamente disperso, 6xld6 de aluminio y silicatos,
eom;a agentes emulsionantes y/o espumantes entran en considerac ibns
emulsionantes no iondgenos y anibnicos, tales como ésteres polioxi-
etilénicos de 4cidos grasos, éteres polioxietilénicos de alcohdes
grasos, por ejezz;plo éter alquilarilpoliglicélico, alquilsulfonatos,
alquilsulfatos y arilsulfonatos; como agentes dispersantes:'_por ejem-
plo lignina, lejlas de desecho de sulfito y metilcelulosa.

Regulacidn del erecimiento de plantas.

Las subgtancias activas segtn el in«

vento pueden estar presentes en lag formulaciones en mezcla con

‘otras substancias activas conocidas, taks como fungicidas, insec=

ticidag , acaricidas y herbicidas, asi como en mezcla con fertili-
zantes.

Por lo general, las formulaciones con-
tlenen entre 0,1 y 85 % en peso de substancia activa, preferiblemen-
te entre 0,5 y 90 % en peso. Las substancias activas pueden ger
aplicadas como tales, en forma de éus formulaciones o‘ de las for-
mas de aplicacién preparadas de las filtimas, tales como goluciones

[
I/I“

. 9
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mas, au'spensloxies, polvos arrojables,. pastas, polvos solubles, pre-
parados de espolvoreo y grénulados.

La aplicaclon es efectuada en forma
usual, por ejemplo .pdr riego, rociada, pulverizacidn, esparclmlentd,

espolvoreo, espumacidn, gasificacién etc. Ademés es posible aplicar

- las substancias activas segfin el procedimiento de volumen ult}a—bajo,

aplicar la preparacién de subatancia activa o la substancia activa pro-

‘ éian{ente dicha por pinceladas a las plantas o partes de planta o inyec-

tar la preparac ién de substancia actiw o la substancia act"wa propia-
mente dicha en el sielo. Pueden ser iratadas tambien las semillas
de las piantas.

La cantidad aplicada de la substancia
activa puede variar den4ro de mérgenes amplios. Por lo general,
ge emplean por hectirea de suelo 0, 01 a 50 kg.. preferiblen ente
0,05 a 10 kg de subéténcia activa.

En cuanto al tiempo de aplicacién, vale
la regla de efectuarse la apiicacifm de los reguladores del crecimien-
to dentro de un tiemi:o preferido cuyos limites exactos dependen de
las condicionés climaticas y '{egét.ativés.

En los siguientes ejemplos se describe
la ictividad de las substancias segun el invento como agentes regula~
dores del crec’tmtentb, sin excluir la posibilidad de aplicaciones ulte-

riores como reguladores del crecimiento.
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Ejemplo A

Inhibicion del crecimiento / trigo
Disolvente: 10 partes en peso de metanol
Emulsionante: 2 partes en peso de monolaurato de polietileno~sorbitén.

Para la produccion de una preparacibn
adecuada de substancia actlva, se me zcla 1 parte en peso de la subs~
tancla activa, con las cantidades indicadas del disolvente y del emulsivo
y se diluyé con agua hasta la concentracién deseada.

Unas plantas jovenes de trigo en el estado
de desarrollo dé 2 hojas son rociadas con la preparaclbn de la subg-
tan_cia activa hasta su mojadura al grado de formacidén de gotas, Des-
bues de que las plantas testigos no tratadas alcanzaron una altura de
crecimiento de unos 60 cm, se mide en tqdas las plantas el crecimiento
adicicnal y se calcula la inhibicién de crecimiento en % del 'crecimiento
adicional de las plantas testigos. Significah 100 % 1a paralizacién del
crecimiento y 0 % un crecimiento correspondiente a»aquél de las plantas
testigos. '

Las substancias activas, sus concentraciones

y los resultados constan en la siguiente tabla:'



TABLAA

Inhibicidn de crecimiento/trigo

- 16 =

Substancia concentracién de la inhibicién
activa substancia activa de crecimlento
en% en%
- - 0
testigo
_ © ©
CI-CHZ -CHz 'N(CHQ:; Cl 0,05 50
{conocido)
§ < 0,05 55
H><J‘R
HO CCl3
(1)
=
0,05 80
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Ejemplo B
Inhibicidn del crecimiento/cebada

Disolvente: 10 partes en peso de metanol
Emulsionante: 2 partes en peso de monolaurato de polietilenc-gorbitan

Para la produccidén de una preparacién
adecuada de substancla activa, se mezcla 1 parte eﬁ peso de la subs~
tancia aqtlva con las cantidades indicadas del disolvente y del emulsi-
vo y se diluye _c;on agua hasta la concentracién deseada.

Unas plantas jovenes de cebada en el
estado de desarrollo de dos hojas son rociadas con ia preparacién de
substancia activa hasta su mojadura al grado de formac ibn de gotas.
Despues de que las plantas testigos no tratadas alcanzaron una altura
de crecimiento de unos 60 cm, se mide en todas las plantas el cre-
cimiento adicional y se calcula la inhibicién de crecimlenté en % del
crecimiento de las plgntas testigos. Significan 100 % la paralizacién
del crecimiento y 0 % un crecimiento correspondiente a aquél de las
plantas testigos.

. l.ag substancias activas, sus concentra-

ciones y los resultados constan en la siguiente tabla‘:'B:.



TABLAB,-

- 18 -

Inhibicién del crecimiento /Cebada

Substancia

concentracién inhibicidén del
activa de la substan=- crecimiento en
cia activa en% %
- - 0
* (testigo)
e © ,
CI»CH2 -CHz-N(CHs)a Cl 0,05 20
(conocido)
j f 0,05 50
‘ RN H
HO Cl3
(1)
i O
: ; 0,05 55
E cC 12 --CH3
@)
Ejemplo C_

"Inhibicién del crecimiento / porotoa de soya

Disolvente; 10 partes en peso de metanol

Emulsionante; 2 partea en peéo de monolaurato de polistileno~-gorbitén

Para la produccibn de una preparacién



adecuada de substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de 1a aubs~

tancia activa con las cantidades indicadas del disolvente y del emul-
gionante y se diluye con agua hasta la concentracién deseada.
" Unas plantag jovenes de habas, enel
5 estg.do de desarrollo en que las hojes secundarias estén desarrolladas
enteramente, son rociadas con las preparaciones de substancia ac-
tiva hasta su mojadura al grado de formacién de gotas. Al cabo de
tres semanas, se mide el crecimiento adicional y se calcula la
inhibicién de crecimiento en% del crecimiento adiclonal de las élan-
10 tas testigos. Significan 100 % la paralizacitn del crecimlento y 0 %
un crecimiento correspondiente a aquél de las plartas testigos.
Las substanciasg activas, sus concen-~

traciones y los resultados constan en 1a siguiente tabla c;'

TABLAC,

“ 15 Inhibicién de crecimiento/par porotos de soya.
Substancia " concentracién de la inhibicién de
activa substancia activa en crecimiento en %

%

- . 0

(testigo)
jl}(\lﬂ 6,05 ) 50

H CCl1
-3

(1)

HN 0,05 50

g

HO” ' CCly-CHg
@)
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E!'emglo D. -

Inhibicibn del crecimiento de renuevos latérales en tabaco.

Digolvertte; 10 partes en peso de metanol

Emulsionante; 2 partes en peso de monolaurato de poletileno-sorbitén

- Para la produccién de una prepara~

cién adecuada de substancia activa, sé mezcla 1 parte en peso de la
subatancia activa con 1as cantidades indicadas del disoivehte y del

e mulsivo y se diluye con agua ﬁntb. la concent‘rac 16n deseada.
. ' ' Las puntas de brotes de plax'taé de
tabaco de una altura 'de unos 60 cm son quitadas por rotura. El_ dia

siguiente, las plantas son rociadaé gon las pi-eparaciones de subs-

"tancia activa hasta su mojadura al grado de formad 6n de gotas. Al

cabo de tres semanas se rompen ¥y 8e pesan los renuevos laterales
que se formaron durante gaﬁé tiempo. El peao de los renuevos late-
ralea.d_e 1as plantas tratadas es comparado con el peso de los renﬁe-
vos h‘tenin de ui plantas testigos ho_ trgtadqs_,rie; expresadoen %.
Slglnmcini 100 % de Lnhibicién la ausencia defrénu_evos lateriylea y0%

un crec Lm_u_mtb de r'enueyoa laterales correspondiente & aquél de las

_ plantas tditlfoa.

Las substancias actlvas, sus con-

eéntrac lones y los resultados constan en la alguien_te tabla ‘.D:'



-2l -

‘TABLAD

Inhibicién del crecimiento de renuevos laterales en tabaco.

Substancia conceniracidn de 12  inhibicién del

activa . subsgtancia activa en  crecimiento de
% renuevos latera-
les en %
- : - 0
(teatigo)
R
"Off -Shoot-T" 0,2 20
(conocido)
. ¥
0,2 80
HN H
HO CC1‘3
(1)
4

Oft-Shoot-T = regulador del crecimiento comercial a base de
alcoholes grasoa con 8, 8, 10 y 12 &tomos de carbono. -
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Ej_emglo B

Infuencia sobre el crecimiento en a.rbolltda de montes

. (Acer f)seudoplatanua, Alnus glutinosa)

Disolvente: 10 pa'rtes en peso de metanol
Emulslonante: 2 partes en peso de onnolaurato de polietileno-sorbitén
Para la p:;oducc ién de una prepara-

cién adecuada de substancia activa, se me zcla 1 parte en peso de la
substancia activa con las cantidades lndica}daa del disolvente y del
emulsivo y se diluye con agha’ hasta la concentracibn deseada.

| | Unas plantitas dé un afio de edad,
nacidas de semillas, de una altufa de crecimiento de unos 25 cm,
son rocladas con la pz;eparacién de substancia activa hasta su moja-
dura gl grado de formacion de gotas. Al cabo de 6 semanas de cre-;
Eimtento en el invernéculo, se mide el crecim iento adlcior;al y Be
calcula la influencia sobre el creclmiento en % del crecimiento adi-
cional de las plantas testigos, significando 0 % un crecimiento corl;es-

pondlontg a aquél de las plantas testigos. Los valores positivos ca-

‘racterizan una activacién del crecimiento en comparacién con las

plantas testigos, mientras que lés‘v;iqu:eq negativos corresponden
a una’ inhibicion del crecimiento. -

Las a’i;ﬁq"eancﬁé aétlyaa, sus con-

‘centraciones y los fecultadoa_'conuthi; en 1a siguiett é tabla-'; E:

B T

. %
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- 03 -
TABLAE,.
. Influencia sobre el creciml ento en arbolitos de montes.
Substancia . concentraciébn influencia so-
activa de la substancia bre el crecimiento en%
V activa en %
Acer pseudo- Alnus glu-
platanus tinosa
- o - 0 0 . %

(testigo)

L

51

g TR

><jm
a3y
A
| -
1
o>
on
|

7 < ) . 0,1 + 11 + 47
H><:H 0,2 + 4 + 30
HO 'Clz'CHS . | | .

o e e
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Ejemplos de Preparaclién

Ejemplo 1. '

I-IN><H
HO (1
3
A 800 g de &cido formico se agregan, a una

temperatura de 10 a 20°C bap agitacién y bajo referi geracién en el

transcurso de media hora, 350 g (1,21 moles) de 2,4,5-tricloro=2«

€N I 4

triclorometil-2H~imidazol. Subsiguientemente, el precipitado cris-

~ talino es recogido por succién y secado. De esta manera se obtienen

245 g (88 ,5% de 1a teoria) de 2 -hidroxi-2 ~triclorometil-imidazolidin-
4,5-diona del punto de fusién de 245°C (en acetonitrilo). | |
Anslisis: (C,H,C1.N;0,) | |
calculado:'zo,s %C ; 1,3% H; 45,6% CL 12,0 % N: 20,5 O:
encontrada 20,7% C: 1,3% H; 45,9% Ck 12,0% N:' 20,7% O;

- Un rendimiento similarmente bueno en 2- i
hidroxi-2 -tricloro-metil-imidazolidin-4,5-diona es obtenido por hi=~
drdlisis de 2,4,5-tricloro-2 -tr;hlorometil-zﬂ-imidnzol con 4cido

sulfiirico concentradoa 20°C. ‘Aqui 1a elaboracién procede de tal

" manera que se viérte 1a mezcla de reaccién sobre agua helada, se

recoge por succidn el precipitado cristalino que se forﬁxa, se lo la-

va con agua y Qe lo seca.
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Ejemglo 2.
HX‘TH
HO” Cl -CH
9 3

En 300 g de &cido formico, a una tempera-

tura de 20 a 30°C bajo agitacibn, se introducen en porciones 50 g
(0,186 moles) de 2,4,5-tricloro-2-(1 , 1-dicloroetil) -2H=~imidazol. La
cantidad de los cristales precipitados es aumentada por'la elimina-
cién , bajo Apre_s' ion reducida, del &cido cloroférmico en exceso. El
regiduo que queda, es recrisgtalizado en acetonitrilo. De esta manera
se obtienen 39 g (88,5 % de la teor{a) de 2-hidroxi-2-(1,1-dicloroetil)-
imidazolidin-4,5-diona del punto de fsién de 220°C.

La composidén elemental C5H6C12N203

" es confirmada por el espectro de masa.

- Preparacion de las substancias de partida.

Cl C Clq |
Sobre una suspensibén agitada de 750 g (9,15

moles) de 2-metil-imidazol en 3000 ml de oxicloruro de f6sforo,

bajo refrigeracidn inicial con hielo, se hace pasar una fuerte co-

i
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rriente de &cido clorhldrico gaseoso hasta que haya decrecido la
reaccion exotérmica de la formacion de hidroclc')ruro’ ¥ que por la
suspensidn sea recogido tan solo poco 4cido clorhtdriéo ulterior
(tiempo.requerido aprox imadamente una hora), Subsigulentemente,
comenzéndosé a la temperatura ambtente,- se introduce cloro gaseoso,

al principlo bajo ligera refrigeraciédn, luego bajo aumento lento de

la températﬁra. Al cabo de 17 horas de cloracibn, se presenta a

53°C una solucién clara de color amariilo claro. Durante otras 6 ho-
ras se calienta en la corriente de cloro hasta alcanzar 1a tempera~
tura de reflujo (aproximadamente 105°C ).- A esta temperatura ée 8i-
gue clorando todavia durarte 2 horag. -Subsiguientemente ge elabora
elimindndose por destilacién el oxiclqrﬁrq de fésforo y é'ometlén_dose |
el residuo restante a una destilacién fracciona;!a bajo presidn reducida.
De esta manera se obtieneri 2479 g (93 % de la teorf) de 2,4,5-tri-
cloro-2 -trlclorométil-ZH-imidaqu de una pureza al 99,0 %
(determinada por cromatografia -de .gavs)..-

Punto de ebullicién + 96-1059C / 0,3 mm Hg.

Punto_de fusién: 66-68°C despues de la recristalizacidn en éter de pe-

tréleo.

-' Eiemgio-ﬁa :

Q‘l £
¥y Y
| élu><;z'-cns

Segn el método descripto en el E‘jemplo la,



por reaccidn de 2-etil-imidazol con 4cido clorhidrico gaseosq en oxiclo-
rurq‘ de fosforo y por subsiguiente cloracion del hidroclorure con cloro
elementai, sc; obtiene el 2,4,5-fricloro-2 -(1,1i-dicloroetil)=2H-imida-~
zol con un rendimiento de aéroximadamente un 90 % de la teorfa. -

Descrita suficientemente la naturaleza del in-
.vento, asi como la manera de realizarse en la prictica, debe
hacerse constar que las disposiciones anteriormente indicadas
son susceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no al=
teren su principio fundamental.
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REIVINDICACIONES

' le= Procedimiento para preparar derivados de imi-
dazolildindiona, de férmula: .

(@)
-
HN H

HO CCIZ-R
en la cual R representa cloro, alquilo con 1 2 &tomos de care:
bono o clorcalquilo con 1 6 2 Atomos de carbomo y 1 a 5 &tomos
de cloro; caracterizado porque derivados de imidazol clorados

(1)

de Férmula < Y o : :',
an :

‘N . M 1‘

;

a” Secy-r (D "'

en la cual R tiene el significado arriba indicado, se hace
reaccionar con reactivos hidrolizantes, opcionalmente en pre-
sencia de un diluyente inerte, a temperaturas entre =20 y
+1202C, con preferencia O y $02C.

2¢= Procedimiento para prepérar derivados swv imida-
zolidindiona, tal y'como queda sustancialmente descrito em la
presente Memoria. ' ,

Esta Memoria comsta de 28 hojas escritas a miquina
por una sola cara. ' ’

Madrid, .
-5 MOV, 1978
BAYER AKTIENGESELLSCHAFT,

GOMEZ ACEBO Y MODEY
» o Firmado: L. Gaols Forsdaden
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