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~tuyentes haldgeno preferiblemente cloro, benecilo, ciclohexenil

; - -

la presente invencidn se relaciona com un proceso pa-—

ra preparar dcidos imidazolinilbenzoicos, sus ésteres y sus sa

les que Se representan por la férmula (I):

COCRJ
H
! (1)
Nl R2

en donde X es hidrégeno, alguilo 61-03, haldégeno o nitro; Rl es
alguilo Cl-c4; R2 es alquilo 01-06, ciclozlquilo C3-C6, alque-
nilo 02-04, fenilo, halofenilo o bencilo o cuando B, y Rz se
toman junios con el carbono al cual estdn fijados estos pueden

representar cicloalquilo 03—05 oncionalmente sustituidos con

metilo; R3 es hidrdgeno, alquilo Cl—C12 opcionalmente sustitul
do con un grupo alecoxi cl—c3 0 un grupo ciclealquilo C3"C6 6
un grupo fenilo ¢ un grupo furilo o con uno a tres sustituyen-—
tes haldgeno, preferiblemente cloro, alguenilo C3--C5 oncional-
mente sustituido con uno o dos grupos alquilo 01-03 0 un grupo
fenilo con uno a dos sustituyentes kaldégeno preferiblemente

c¢loro, alquinilo C3-05 opcionalmente sustituido con uno o dos

grupos alquilo 01-03 o un grupo fenilo o con uno 2 dos susti-

metilo, etinileciclohexilo, etinilalaouilo, pentadienilo o c¢ci-
cloalquilo 03-06 opcionalmente sustituido con uno o dos grupos
alauile Cx-c,; o un catidn formador de sal de metales alcali-
nos, amonio y amonio alifdiico; o cuando Rl Yy R2 no son igua~
les y los isdmeros épticos y las mezclas isémeras de los mis-
mos; y excepio cuando R3 es un catidén formedor de sal, las sa-

les de adicidn de dcido de los mismos.
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Los compuestos bbtenidos por el proceso de la inven—.
cién con Utiles para controlar especies de plantas indeseable
con imidazolinil benzoatos mediante aplicacién al follaje de
las especies de plantas indeseables o la tierra que contiene
5 semillas, brotes, u orgénos propagadores de las especies de

plantas indeseables, una cantidad herbicidamente efectiva de

un compuesto de imidazolinil benzoato representado por la fér-

mula I precedente.

Compuestos preferidos para uso como agentes herbieis
10.  das son aqugllos representados la fdrmula I anterior, en donde
. X es hidrdgeno, alquilo'Cl~C3, o halégeno; R, es alquilo Cq-
03; R2 es zlquilo 01-03 0 c;clohexilo, cuando Rl ¥y R2 forman
juntos con el carbono al cual estdn fijados estos representan
ciclohexilo o metileiclohexilo; R3 es hidrégeno, alquilo Cl—
15. 012 opcibnalmente sustituido con un grupo alcoxi 01-63 0 un
grupo c¢icloalquilo 03—06, un grupo fenilo o un grupo furirlo
0 con unc a ires sustituyentes haldgeno preferentemente cloro
alquenilo 03-05 opcionalmente sustituido con uno o dos zru-
pos alquilo 01-03 0 un grupce fenilo o con unc a dos sustituyen-
20. tes haldgeno preferiblemente cloro, alquinilo 03—05 opcional~
mente sustituido con uno a dos grupos alqgilo 01—03 0 un gru-
po fenilo o con uno a dos sustituyentes haldgeno preferivle-
nente cloro, bencilo, ciclohexenilmetilo, etinileiclohexilo,
etinilalguilo, pentadienilo, o cicloalquilo C3—06 opcional-
25. mente sustituido con uno o dos grupos aliquilo 01»03; o un catida
Tormador de sal de metales alcdlinos y amonio; y cuando ﬁl y
R, no son iguales los isémeros dpticos y las mezclas isdmeras
de los mismos; excepto cuando RB es un catidn formador de sal)

las sales de adicidén de dcido de los mismos,

30, Compuestos de la férmula (I) aun mds preferidos son
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" los isdmeros dpticos de los mismos, y las mezclas isdmerss

..4_...
aquellos en donde Rl es metilo; R, es isopropilo; y los com-
ruestos pueden agruparse como sigue:

a. Donde X es hidrdgeno o cloro; Ry es hidrégeno; las sales
de metales alcalinos y de amonio de los mismos; los isdmeros
épticos de los mismos, y las mezclas isdémeras de 1os mismos;
b. Donde X es hidrdgeno, me#ilo o cloro; R3 es alquilo C;-
012, opcionalmente sustituido con un grupo alcoxi 01—03 0 un
grupo ciecloalquilo 03-06 0 un grupo fenilo o un grupo furilo

0 con uno a ires sustituyentes haldégeno preferiblemente clorol;

de los mismos, y las sales de adicidn de 4cido de los aismos;
¢« Donde X es hidrégeno, metilo o cloro; R3 es alquenilo é3-
05 opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Cl-
03 0 un grupe fenilo o con uno 2 dos sustituyentes halégeno,
preferiblemente cloro; los isémeros Spticos de los mismos,

¥ las mezclas isdémeras de los mismos, y las sales de adicidén
de dcido de los mismos;

d. bonde X es hidérégeno, metilo o cloro; Ry es alquinilo Cq-
05'0pcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Cl-
C3 un grupo fenilo o con uno a dos sustituyentes haldgeno,
preferidlemente cloro; los isdmeros dpiicos de los mismos,

¥ las mezclas isdmeras de los mismos, y las sales de adicidn

de los mismos.

De acuerdo con la presente invencidn, los imidazoli

nil benzoatos de la férmula I en donde 33 no es H pueden pre-—
pararse haciendo reaccionar una amidaxoisoindoldiona repre-
sentada por la férmula II con un alcdxido de metal alecalino
apropilado. La reaccidn se realiza preferentemente tajo un manto
de gas inerte a una temperatura entre 20°C y 50¢C. General-

mente, se mezcla un metal alcalino o 2idruro de meital alcecalino
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la relacidén de solvente secundario a alcohol, que puede emplears

p -5 -
con un alcohol apropiade y la mezcla 1ﬁego Se mezcla cdn la
imidazoisoindoldiona II.

Dentro de los gases inertes que pueden utilizarse pa-
ra cubrir con un manto estas reacciones estéd el nitrdégeno, ar-
gén y helio; pero se prefiere nitrdgeno.

Metales alcalinos e hidruros de metales alcalinos que
pueden utilizarse incluyen sodio, hidruro de sodio, potasio,
hidruro de potasio, litio e hidruro de litio.

Estas reacciones pueden ilusirarse grdficamente como

sigue:

COOR3
R30-
e 4
netal’ H R
alecalino N 1
| Rp
. N 0
(1) (III) (II)

en donde X, Rl, 32 Yy R3 como Se han descrito anteriormente.

En estas reacciones, el alcohol funciona como un reec:

cionante como as{ también solvente. Por lo tanto, no se requie-
re un solvente secundario; sin embargo, cuando se uitiliza al-
cohol costoso en la reaccidn y/o ud gran exceso de alcohol serig

normalmente requerido para proveer condiciones de reaccidén doti:

mas, puede ser deseable agregar & la mezcla de reaccidn un sol-
vente secundario menos costoso tal como dioxano, tetrahidrofura-
no u otro solvenie no aprético. En la cantidad de solvente no

aprético, que se agrega 2 la mezcla de reaccidn puede variarse
ampliamente en este uso; sin embargo, generalmente no‘exoederé

cuatro veces la cantidad de alcohol utilizado. Por lo tanto,
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se en el procedimiento de la presente invencidn, es de 0,1:1
a 4,0:1. .

Los compuestos de férmula I, en donde R3 es‘hidrdge-
no se preparan haciendo reaccionzr una imidazoisoindoldiona
de férmula IT con un exceso de dcido clorhidrico en presencia
de un solvente miscible en agua tal como tetrahidrofurano o dio
xano. Esta reaccidn proporciona el clorhfdrato de lactona de
férmula IV que, .cuando se trata con un equivalete de una base
tal como hidrdxido de sodio, hidrdxido de potasio 0 carbonats
de-sodio, proporciona el dcido correspondiente. Esta reacci&n

puede ilustrarse con facilidad como sigue:

@

El imidazolinil 4cido asi formado luego puede conver-
tirse a la correspondiente sal de metal alcalino, amonio o
amonio alifético.

Cuando se desea la szl de metal alcalino. el 4eido
se trata con una solucidn acuosa concentrada de hidrdxido de
metal alcalino, seguido por eliminacién del agua, praferible-~
mente mediante destilacidn azeotrdpicea con un solvente orgéni-

co tal como dioxano.
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Ias sales de amonioc o amonio alifitico se preparan de
manera similar excepto que el dcido de férmula (I) se disuelve
parcialmente en un zlcchol inferior $al como metanol, etanol,
isopropanol y similar, y la solucién as{ formada se trata con
5. anoniaco o la amina alifédtica apropiada. Iuego, la mezcla de
reaccidn se concentra y el sdélide restante se trata con hexano
¥ luego se seca para recuperar le sal de amonic o amonio alifé-
tico de férmula I.

La expresién, "emonio alifdtico", significa un grupo

10. de amonio zlifdtico de momoalquilamonioc, dialquilamonio, trial-
quilamonio, monmoalqouenilamonio, dialquenilamonio, trialquenila-+
monio, monoalquinilamonio, dialquinilamonio, trialquinilamonio
monoalcanolamonio, dialcanolamonio, o trialcanclamonio, y el
grupo de amonio alifdtico que contiene de 1 a 18 dtomos de car-
15.- bono.

Las sales de amonio alifdtico de los compuestos de
la presente invencidén se preparan a partir de aminas orgédnices
que tienen un peso molecular debajo de aproximadamente 300.
Estas aminas incluyen metilamina, etilamina, n-propilamina,
20. isopropilemina, p-butilemina, isobutilamina, sec-butilamina,
n-amilamina, iso-amilamina, hexilamina, heptilamina, octilamina,
nonilamina, decilamina, undecilamina, dodecilamina, tridecila-
mina, tetradecilamina, pentedecilamina, hexadecilamina, hepta-
decilamina, octadecilamina, metiletilamina, metilisopropilamina,
25. metilhexilamina, metilnonilamina, metilpentadecilamina, metil-
octadecilamina, etilbutilamina, etilheptilamina, etiloctilamina,
hexilheptilamina, hexiloctilamina, dimetilamina, dietilamina,

di-n-propilemina, diisopropilamina, di-n-amilanmina, diisoamil-

amina, dihexilamina, diheptilamnina, dioctilamina, frize tilamina,

30. trietilamina, tri-n-propilamina, triisopropilamina, tri—grbuti}-
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amina, triisobutilamina, tri-g-butilamina, tri-n-amilamina,
etanolamina, n-~propanoclamina, isopropanclamina, dietanolami-
na, N,N-dietiletanolamina, N-etilpropanolamina, N-butiletanol
emina, alilamina, n-butenil-2-amina, p-pentenil-2~zmina, 2,3J
~dimetilbutenil=-2-amina, di-butenil-2-amina, p-hexenil-2-ami-
ne, ¥y propilendiamina. '

Tos compuestos representados por la férmula (I) an
terior pueden ser mezclas de dos isdmeros de posicidn cuaﬁdo
X es diferente a hidrdgeno, dado que las imidazoisoindoldin-
nas intermediarias de férmula (II) también son mezclas de
isdmeros cuendo X no es hidrdgeno. Como se revresenta segui-
damente, los compuestos de férmula (II) pueden prepararse a
partir de los correspondientes ftalimidocarboxamida prscurse-—
ras mediante su ciclizacidn, y la ciclizacidn ocurre en ya
sea el grupo de imidacarbonilo dando luger a una mezcla isdme

ra cuando X es diferente a hidrdgenoc.

R 00 ) ' 0 Ry
-z A o e /}L\
~ l F‘ i A s "N Ry
N""C"‘CONH ? .
Y 2 ow o Hf NWPAN
6 R ’ N
X 2 . , J |
. 4
4 '
~ {/ //o
N Ry )
X . 0 Rz

en donde 31, R2 v X son como se ha definido anteriormente,
excepto que X no puede ser hidrdgeno.

Deberd comprenderse que los imidazolinil benzoatos

representados por la fdérmula I anterior, pueden ser tautdme~
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ros. Si bien, para conveniencila, los mismos son representados
por una unica estructura identificados como férmula I, estos
pueden existir en cualquiera de las formes isdémeras ilustra-

das seguidamente.

g, Dy

en donde X, By, Ry ¥ R3 son como se han descripto. Por lo

tanto, ambas formas isdmeras de los imidazolinil benzoatos
estdn destinados a ser incluidos bajo la definicidn de la
férmula I. |
Estos compuestos son amféteros. Se disolverdn en

ambas goluciones acuosas dcidas y bdsicas y cuando se tratan
con deidos fuertes, particularmente 4cidos minerales fuertes
tales como decido clorhidrico, decido sulfﬁrico o 4cido brom-
hidricc, formarén las sales de adieidn de dcido de los imida—
z0linil benzoatos I.

| Cozo se deberd comprender cuando R, ¥ R, represen-
tan grupos diferentes en los imidazolinil 5enzoatos, represen-—
tados por la férmula I, el 4tomo de carbono 2l cual estédn fija-
dos es un dtomo de carbono asimétrico. Por lo tanto, los pro-
ductos (como asf también sus intermediarios) existen en for-

mas de d- y l- como asi también las formas de Qlf.

La preparacidén de la forme d- o l- es por lo tanto ﬂf«

cilmente obtenida haciendo reaccionar la apropiada d- o 1~ ima
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dazoisondoldiona épticamente activa II con el alcohol apro-

piado IIT para obtener el correspondiente d~ o l-imidazolinil

benzoato I.

Tas imidazoisoindoldionas I que son utilizadas comg

intermediarios para la preparacién de los imidazolinil benzoa-
’

tos de la presente invencidn se describen en la Patente Esta-
dounidense N2 4.017.510, concedida el 12 de Abril de 1.977.
Ia presente invencidn incluye imidazolinil benzami-

das que tienen la estructura:

R
CON 3
Ry
" R
B 1 (IIT)
I R,
¥

en donde R, es alquilo C1=Cy 3 R2Aes.éié;1i$ €,-Cg, cicloalquil
03-06, alquenilo Ca~C;, fenilo, halofenilo o bencilo; y ctuando
Rl v R2 forman juntos con el carbono 2l cual estdn fijados
ciclozlquilo 03-06 opcionalmente sustituidos con metilo; R3

y R4 cada uno representa individualmente hidrdégeno, alguilo
01—04, alauenilo CS-CS’ alquinilo 03-05 0 bencilo; y'cuando
Rl Yy R2 representan sustituyentes diferentes, los isdmeros
épticos de los mismos.

Si bién la imidazolinil benzamida de la presente
invencidn son ilustradas por la estructnras identificeds come
la férmula (iII) anterior, se deberd comprender que estos
compuestos pueden ser tautdémeros. Tor lo tanto, podrian tener

la estructura:
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en donde R1, R2, R3 N R4 son como s¢ han definido anteriormen-

te. Ambas formes tautémeras estdn, naturalmente, destinadas =
ger incluldas como compusato de la presente invencidn cuando
se hace referencia a travds de la especificacidn ¥ reivindica-
ciones a la estructura de fdérmula III.

De acuerdo con la preseﬁte invencidn, imidazolinil

benzamidas qQue tiensn la estructura:

R
con” 3

=

en donde Ry, Rp, Ry ¥ R4 como se describld anteriormente, pug
de prepararse haclendo rsacclonar wna imidazoisondoldiona que

tiene la estructura:

Z N
N , X Ry (V)
0 "2
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en donde Ry y R, como se han descripto anteriormente, con
una amina representada por la férmula: R4R3NH (IV) en donde
R3 y R4 son como se han descripto anteriormente.

La relacidén molar de amina (IV) a imidazoisoindol-
diona (V) que estd en la gema de 1:1 a 10:1, y preferible-
mente 2:1 a 5:1. La readccidén se realiza preferiblemente en
un solvente no prético tal como tetrahidrofurano, dioxano,
$olueno, xileno, benceno, o similares, a una temperatura en-
tre 509C y R002C.

También se comprenderd cque cuando Ry ¥ R, represen-

2
tan diferentes sustituyentes, ‘el carbono al cual Rl Yy R2
estdn fijados es un centro asimétrico y los productos (como
as{ también sus intermediarios) existen en formas de d- y l-
como as{ también formas dl-. Ademds, cuando la imidazoisoin-
isémero se hace reaccionar con la amina de férmula (IV),
R4R3NH, que forma la correspondiente d- ¢ 1- imidazolinil-
benzamida (III).

' Ias imidazoisoindoldionas intermediarias (V), que
son esenciales para la preparacidn de las imidazolinil benza-
midas de férmula (III) de la presente invencién, son descrip- -
tas con un método para la preparzeidn en la solicitud co-
pendiente N2 631.357, presentada el .12 de noviembre de 1975.

.E1 método para la preparacidén de los compuesios

de la presante invencidén puede ilustrarse grédficamente como

sigue:
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en donde Rl’ Rz, R3 ¥y R4 son como se han deseripto anteriormen-
te.

Llustrativos de los compuestos de la presente inven-
cidén son:

0~(5-isopropil-5-metil-4~0x0~2~imidazolin~2-1l1)-
3=butinilbenzamida;

0-(5,5-dietil-4-0x0-2-imidazolin-2-il)-N,N-dietil~
benzamida,

0=(5,-isopropil-5-metil-4-0x0~2-imidazolin~-2-il)~
N~2-butenilbenzamida,

o-(5=isopropil-5-metil-4-ox0-2-imidazolin~-2-il)~
N-metilbenzamida;

o-(5~-isopropil-5-metil-4-oxo-2-imidazolin-2-il)-
N-isopropilbenzamida;

0=(5=-isopropil-5~metil-4-oxo-2~imidazolin~-2-il)-
N-alilbenzamida; ‘

gg(5—isopropilns—metil-4-oxo~2—imidazolin-2-il)—
N,N~-dialilbenzamida;

0-(5=-isopropil~5~metil-4~0x0-2~imidazolin-2-il)-
N-1,1-dimetil-2~propinilbenzamida;

37(5—5—propil-5-metil—4—oxo-2-imidazo1in-2-i;)-
N~-1,l-dimetilalilbenzamida;

" 0-(5-i80propil-5-metil-4-oxo-2-imidazolin-2~il)-

N,N-difienilbenzmida;

gr(5—cic10hexil—5—meti1-4—0xo-z-imidazolin-z-il)-

o~(5~bencil-5-metil~4=0x0~2~imidazolin-2-il)~
N,N~diisopropilbenzamida;
o~(5~-isopropil-5-metil-4-~ox0-2-imidazolin=-2~il)~

N=bencilbenzamida; y
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o=(4~-0x0-1, 3~diazoespiro/7F,5/dec~2~en-2-il)~N-n-

provilbenzamida. !

Compuestos preferidos de la presente invencidén tienen

la estructura de la fdérmula ITT anterior, en donde R1 es metilo;

32 es alquilo 01—03, preferiblemente isopropilo, ciclohexilo
0 bencilo, o cuando Rl N2 R2 se toman juntos con el carbono al
cual estdn fijados estos pueden representar ciclohexilo; R3 Ng
Ry cada uno representa individualmente hidrégeno, alquilo Cq-
’03; alilo, dimetilalilo, propinilo, o bencilo; y cuando Ry ¥
32 son diferentes, los isémeros 6pticos de los mismos.

los compuestos de la presente invencidn son agentes
herbicidas a2ltamente efectivos Utiles para el control de
plantas monocotiledoneas, juncia (cyperecea) y dicotiledoneas,
Pueden emplearse para el control de post-emergencia de especies
de plantas indeseables aplicando una cantidad herbicidamente
efectiva de los mismos al follaje de las plantas, o puedenuuti-
lizarse para el conirol de pre-emergencia de las plantas indese
bles aplicando una cantidad herbicidamente efectiva del cone
puesto active a tierra que contiene semillas, brotes u drgunos
propagadores, de las plantas indeseables.

Dado que imidazolinil benzoatos (I) de la presente
invencidén exhiben una solubilidad muy limitada en agua, los
mismos generalmente se formulan como polvos humectables, con-
centrados emulsionables, o l{quidos fluibles que se dispersan
generalmente en agua u otro diluente lfquido poco costoso para
aplicacién como un rocio lfguido. Los compuestos de la vresente
invencién también pueden prepararse como formulaciones granula-
res que contienen, generalmente, aproximadezente 10% a 15% en

peso de téxico.

Tipicamente, un polvo humectable puede prepararse
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moliendo juntamente aproximadamente 25% a 80% en peso del imi-
dazolinil benzoato,aproximadamente 2% a 5% en peso de un agen-
te tensioactivo tal como N-metil-N-oleoil taurato de sodio,
alquilfenoxi, polioxietilen etanol, o alquilnaftaleno sulfo-
nato sddico, 5% a 10% en peso de un agente dispersante tal comg
un lignosulfonato de sodio altamente purificado y 25% a 63% en
peso de un portador finamente dividido tal como caolin, atapul-
guita, tierra de diatomeas o similares.

| Una formulacién tipica preparada de acuerdo con la
presente descripeidn es como sigue:

59% en peso de 2-propinil-o-(5-isomropil-5-metil~
4-0x0~2-imidazolin-2-il) benzoato, 3% en pesc de N-metil~
N-oieoil taurato de sodio, 10% en peso de lignosulifonato
de sodio, y 37% en peso de caolin.

las formulaciones liquidaé fluibles pueden preparars%
moliendo juntamente aproximadamente 40% a 60% en peso del
imidazolinil benzoatos de férmula I, 2% a 3% en peso de la
sal sédica de 4cido naftaleno sulfénico condensado, 2% a 10%
en peso de una arcilla gelificante, 2% en peso de propilen
glicol, y de 54% a 32% en peso de agua.

Una formulacidn granular.tipica pueden prepararse
disolviendo o dispersando el compuesto activoe en un solvente
¥y aplicando el tdxico a un portador sorptivo ¢ no sorptivo
tal como atapulguita, arenilla de carozo de maiz, pumita,
talco o similares.

Como se indicd anteriormente,los compuestos de imi-
dezolinil, repfesentados por la férmula I son efectivos herbi-
cidas de pre-emergencia. Son altamente efectivos para el con-
trol de malezes de hojas anchas y plantas herbdceas cuando se

aplican a un régimen de aproximedamente 0,07 Xg por hectdrea,
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11,2 kg por hectdrea 2 la tierra que contiene semillas, bro-
tes u érgancs propagadores de las malezas de hdjas anchas,
juncias, o plantas herbdceas.

Llos compuesios de la presente invencidn son también |
efectivos para el control de malezas de hojas anchas, juncias,
Y plentas herbdceas cuando se aplican al régimen de aproxima-
damente 0,28 kg por hectdrea a 11,2 kg pér hectédrea al folla-
je de las plantas.

Si bién los compuestos de la presente invencién son
muy efectivos para controlar en la amplia variedad de especies
de plentas, los mismos son Unicos entre los herbicidas en su
capacidad para controlar ciertas plantas ciperdceas, particular-
mente juncias, a régimeneé relativamente bajos de aplicacidn.
En la ﬁréctiea, los compuestos de férmula I han demostrado
ser mds efectivos como agentes de conirol de juncia cuando
se aplican como una aplicacidn de pre-emergencia a régimenes
de 0,14 kg por hectdrea, 11,2 kg por hectdrea. Naturalmente,
Se reconoce que pueden utilizarse régimenes superiores de apli
cacién de los compuestos de férmula I para el control de Juncia
Y otras plantas peregnes cuando las infestaciones de las plan-'
tas ciperdceas o peregnes son especialmente fuertes.

- Bajo tales condiciones, los imidazolinil benzoatos
de férmula I pueden apliéarse, bajo pre-~emergencia o post-
mergencia, a régimenes tan elevados como 25 kg por hectdrez.

Dentro de los ciperdceos que pueden controlarse con
los imidazolinil benzoaitos de 1la presenie invencidn estén

juncia de nuez purpdrea (Cyverus rotundus I.), junciaz de nuez

emarilla (Cyperus esulentus L.), juncia ée nuez falsa (Cyverus|
strigosus) ¥ las juncias chatas, plantas paraguas y quilinga.

La invencidn se ilustra adicionalmente medisnte los
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siguientes ejemplos:
EJEMPLO 1

Preparacién de 2-Propinil o=(5-isopropil-5-metil-4-oxo-2-imida-

zolin-2-il)benzoato.

A 12,5 ml de alcohol propargilico se agrega 0,1 g de

una suspensién al 50% de hidruro de sodio en aceite mineral. ILa

adicién se hace bajo un manto de nitrdgeno mientras que la mezcla

se agita y la temperatura de la misma se mantiene a 202C-259C
por medio de un enfriamiento externo. ﬁa formacidn de la sal
gédica de aleohol propargilico se completa en avroximadamente
1 a 2 horas. A esta solucidn se agrega 5,0 g de 3-isopropil-
3-metil-5§>imidézoé§,1—§7isoindol—2(3§),5-diona y la mezciu
se aglita a temperatura embiente durante la noche béjo un man-
to de nitrégeno. Cromatografia por caja delgada indice unz reac:
cién incompleta y se agregda 2 la mezcla de reaccidn 50 mg adi-
ciopnales de una suspensidén 2l 50% de hidruro de sodio en acei-
te. Luego de sgitar durante la noche, la mezcla se enfrfa a 59C
v se agregs 0,7 ml de 4cido clorhidrico 3N. La mezcla luego se
diluye con metilencloruro, se lava con agué y la fase orgdnica
se seca ¥y se concentra en vacfo. El residuo cristelino se trans-
fiere 2 embudo filtrador con hexano y se seca al aire para pro-
porcionar 6,02 g de 2-propinil 9-(5~isopropil-5-metil-4-0x0-2-
imidazolin~-2-il)benzoato, punto de fusidn 131-1442C. Naterial
de una reaccidn similar se recristalizd en acetona-hexano pars
proporcionar el producto puro un punto de fusidén 145-147¢C.
EJENMPLO 2 A

Preparacidn de los Imidazolinil BenZoatos de Férmuls I

Tos siguientes emidazolinil benzoatos se prepararon
mediante esencialmente en mismo procedimiento al descripto en

el Ejemplo 1, pero sustituyendo el alcohol apropiado en lugar
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de alcohol propargilico y la imidazoisoindoldiona apropiada
en lugar de 3-isopropil-3-metil-SH-imidazo/Z,l-a/isoindol-2(3K)
5-diona. Grdficamente, la reaccién puede ilustrarse como si-

gue:
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R1 RE R3 X |Punto de Fusién °e ~
CH, CH(CHj), ~CH,CH,CHy H | 120-121,5 (cesc.)
CH3 cg(CHB)z -CH206H5 'H 110-113 (desc.)
‘053 CH(CH3)2 -(032)7033 H 73-75 (d?st
CHy CH(CHg), -(CHy)y,CHy H 62,5-64,5 {cesc.)
CH3 CH(CH3)2 . =CH,CH=CH, - H |.109-111,5 (dese)
cnj CH(CH3)2 ~~CH3 H 117-118
CHy CH(CH3), ~C(CH3),CH=CH, & 115,5-117,5
CH3 CH(CH3)2 —C(CH3)2CECH H 115-116
CHy CH(CH3)2 : —CH(CH3)2 H 121—122:5
CHg cu(cr{3)2 -C(CH3)3 | H _139,5—341
CH3 CH(CH3)2 —CHZCH3 H 123-124,5
CHg CH(CH3)2 : -CH(CHB)CECH H 97-104
CH CH(CH3)2 ~CH,C(CL)=CH, H 114-116
CHg CH(CHj), | ~CH,CH,C:CH | K 127-128
CH, CH(CHy), -cu(caj)cH=CH2 H . 94-98 (desc.)
CHg ~CH,CH,CH, -c(cz{3)zca=cx2 H 103,5-107 (dese.)
CH3 —<i::::> -C(CH3)2CH=CH2 H 115-120 (desc.)
~(CH, ) - -C(CHy),CHeCH, | B |133;5-138,5 (desc)
-CH(CHB)CHchZCHacHZ- -CHZCSCH H ~ 168-171 (desc.)
~CH ~CH(CH5), CH(CH;)~C(CH3)=CH K 85-94" (desc)
~CH, -CH(CH3)2 ~CH,CH=CHCH, H 101-112 (desc.)
~CH3 -CH(CH3)2 —CH20(0H3)=CH2 B 91-102 (desc.)
~CH- -cn(cu:3: . eCHECH=C(CH3)2 B 107-111
--CH3 -CH(CH3)2 —CH2© H 100-196 {desc.)
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R, 5 - R3 X Punto de Fusién °(
-CHg -CH(CH3)2 -CH(CH=CH,), H 78-87 (desc.)
~CHgy ~CH(CH;), ~CH(CH3)-CH=CHCH3 H 89-107 (desc)

-CH(CH3),|  -CH(CH;), ~CE, u 146-147
~(CHy))g- ~CH, B, 164165

CH, CH[CH3), |  ~CHC(CH3)3 B, 147-148

CH3 CH (CH3)2 -C18H37—§ H 79"81,5 .

CH, CH(CH3) 2 ~. ~CH2CHp0CH; i 87]5—92,5

CH3 CH(CH3) 5 ;_.-CH2-02§ H 122-125

CH3 CH (CH3) 2 “ -CGHIB-E- H . 84-86

P . . CHB .

. ; .
. CH3 CH(CH3) 4 ~C~C2Hs H 87-8¢9
t
' CH3 '
CH3 CH(CH3) 5 ~CH3CH0C, B EH 99-109
cH, CH(CH3), | ~CHy-CH=CH-CgHs " 120-125.
. ¥ ,
~ CH3 CH(CH3)p " |. . ~CHy-C3C~CgHs jn 134,5-138
CH, CH(CH3) 5 ~CHy~C2C-CH3 H 125-128
‘ .
o ' o
CH3 "CH(CHj) 5 - cu=< H ++95,98
CHj3 -

CH3 CH(CHB)Z -CH?“CEC-C-/HlS-_r?x. H 94j'95,5 :
ca3' CH(CH3) , -CHCC13 H 143-145
cH, CH(CH3) 5 ~C(CpHg) CH.~CHy | . & 111,5-115,5

H(CH3) ‘ ‘

cHy CH(CHy) 5 )2 H 74-78

\CH3
cHs CH(CH3) , ,ﬁ::> , 8 168-163
’ - CECH
cl ‘
. ]
CH3 CH (CH3) 5 ~CH,~C=CHjy 4(5) CH3 128-130
CH, CE(CH3) 5 -CH,~C=CH 4(5) .CHy 154-159
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Ry R, R, X Eign008
CH, CH(CH3) 5 CH(CH3) H | 153-157,5
~C - CH=CH3
CH, , CH(CH3) 2 -CoHg H .| 106-108
(+) isomero :
CHy cH(CH3)2 | ~CH,~CECH B | 134-135
(=) isomere :
;' . M ‘.' LY
CHg3 CH(CH3), - =CHy=C=CHa g 120-122
(+) isomero cL .
CH; CH(CH3) 2 ~CH(CH;) CH=CHCH;| 4(5) CH5 95-111
ca, CH(CH3) , ~CH3 3(6) Cl | 162-166
CH3 CH(CH3) 5 | =CHp~C:CH 3(6) C1 | 164-166
cH3 CH(CH3) , ~CH,~CEC~CH,0H B |132-134
~CH.=C= ~160
CHy . CH(CH3) 5 CHy=C=CHy 3(6) Cl | 154-16
: c1
CH3 CH(CH3) ~CHa~CHy~ B 166-169
CHj3 CH{CH3), -CH(CH3)CH=CH-CH3 | 3(6) €1 | 161-163
CH3 CH(CH;) 7 ' ~CoHs 3(6) NO,| 156-157
CHg CaHg -CH3 T~ . H 135-136
CH; C2Hs ~CHy~CECH H 137-139
CH3 C,Hg ~CHy=C=CHy H 125-126
, c1 _ '
CH CH(CH3) 5 ~CHa-C=CHCL H 107-114
c1 _
CHy, CyHs *~CH (CH3 ) CH=CECH; ] 119-12%
| CEs CH({CH3) 2 ~CH~C=CHj 3(6) NO,| 161-162
’ . . Cl )
Ciig CH{CH3)2 CH3 ;3 73-79
. ‘(‘:‘CH=CH2 ’
C2H5
CHg C28s CH3 H 127-128
~C-CH=CHy '
' .
c3 —
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. Punt
Ry 1 Ry Rq % de Fusidn °C
CHj3 CH(CH3) CR(CH3) 3 |l - H 122-122.5
-C-C=CH ;
1] '
CH(CH3)2 X
CHj CH(CH3) 5 ~CzHs 4(35) c1 :112-138
CoHg cH (CH3) 5 - =CHy B | 139-140
CoHs CH(CH3) 5 ~CH,-CzCH : 147-149
C2Hg | CH(CH3), ~CHp~C=CH, " H 134-135
- cl i
. - I ] N
CHj CH{CH3), ~CHy-C=CH 4(3) c1| 177-187
CHj CE({CH3) 5 ;CH(CH3)CH=CHCH§ 4(5) c1 aceite
CH3 CH(cH3) 5 ~CHa-C=CHy 4(5) C1 | aceite
- cL
" cny CH(CH3) 5 CE=CH, H | 'aceite
T -CH~-CECH |
i
CH3 CH(CH3), . CH3 4(5) c1 |laceite -
~C-CH=CHp o
1 . !
CHy i .
: 1
CH3 CH(CH3) H 4(5) c1 | 177-179
CH3 CyHg - H H 195-197
CZHS CH (CHB)Z H = ' H 179-180
CH3 CH(CH3), CaHg 4(5) cuy
CHy CH(CH;) , . C3Hy-n "us), ey
4
CH, CH(CH;) 5 C3Hy-n %és‘){ <
CH3 CH (CH3) 2 C3H7"I_1_‘ %iS)yCHg) ,
(CHj CH(CH3) 5 CH(CH3) 5 4(5) CH3
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EJEMPLO 3
Preparacién de Clorhidrato de 1,1-Dimetilalil o-(5=-isopropile-5-

metil-4-0x0-2-imidazolin-2-il)benzoato

luto se agrega 0,5 ml de deido clorhidrice 1,0N. La mezcla

COOC(CH3)2CHfCH2 COOC(CH )2CH CH2

H :
[ ey, o
! 3)2 cx(ca3)2
O .

A una solucién que contiene 164 mg de 1,l-dimetilalill-
0-(5-isopropil-5-metil-4-oxo-2-imidazolin-2-il)benzoato

(0,5 mmol) en 5 ml de metilen claruro y 5 ml de etanol abso-

se concentra en yacio y el residuo se trata con éter para
proporcionar un producto cristalino que se separa por filira-
cidn, se lava con éter y se seca al aire para proporcionar
170 mg de clorhidrato, punto de fusién 259-2629C (descomp;).
El punto de fusidn de estas y otras sales depende del régimen
de calentamiento.

EJEMPLO 4

Preparacién de Acido a-(5-Isopropil=5-metil-4-o0xo~2-imidazolin-

2-il)benzoico

NH-HC1

1>
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NaOH ) H

A una solucidn agitada que contiene 5 g de 3-isopropil-

3-metil-5E-imidazo/Z,1-87is0indol-2-(3H), 5-diona en 15 m

de dioxano se agregé una mezela de 10 ml de clorhidrico conw-
centrado y 10 ml de agua. ILa mez¢la se calienta hasta el punto
de ebullicidén y luego se deja enfriar a temperatura ambierte.
El sélido cristalino se separa por filtracidn, se lava con
agua, acetona y se seca al aire. El filirado se concentrz en
vacio, y el sélido se lava con acetona & se seca al aire.

De este modo, en dos cultivos, se obtiene un total de 4,5 g del
clorhidrato de lactona, representado por la estructura 4, punt
de fusidn 265¢C (descomp.).

A una solucidén parcial agitada,de la sal de clorhi-

contiene 0,6 g de hidréxido de sodio en 10 ml de agua. Ocurre
en una solucidén completa en pocos minutos, y luego de aproxi-
madamente 15 minutos se separa un sélido de la solucién.

Este se separa por filtracidén., El filtrado se concen-
tra en vacio, el sdlido se separs por filtracidn, se combina

con el primer sélido, se lava con agua y se seca &l aire pafa

i 3 ; 3 - 4 aman D 4
proporcionar 3,8 g de doido gr(5—130??0311—5“m8t+1~4—u Omd=imi-

dazolin-2-il)benzoico, punto de fusidén 162-1632C. Una muestra

anal{ticamente pura tenfa un punto de fusidn 163-1652C.

O— |-

L}
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BJEMPLO 5

Sales de 4eido 0-(5-Isopropil=-5-metil-4=-0x0-2-imidazolin~2-il)

benzoico

la sal sddica se prepara agregando con agitacidn
9,9 m1 de hidréxido de sodio 1N a una solucidén parcial de 2,58
g de imidazolinil 4cido en 10 ml de agua. Tuego de 1,5 horas,
la solucidn se concentra en vacio y el agua restante luego se
elimina azeotrdépicamente con dioxano para proporcionar la ss8l
sédica higroscépica, punto de fusién 184-188¢C.

Las sales de amina se preparan simplemente en metanol.

De este modo, a una solucién parcial agitada de 5,0 g de imida

Zzolinil dcido en 15 ml de metanol se agrega 3,17 ml de trietil

amina. Tuego de 0,75 horas se obtiene una solucidén clara, Ia

solucidn se concentra y la suspensién residual se diluye con

hexano, se filtra y se seca para proporcionar le sal de trie~

tilamina, punto de fusidn 54-55%C. La sal de isopropilamina

preperada similarmenté tiene punto de fusién de 92-982eC.
EJEMPLO 6

Preparacién de o-(5-Isopropil-5-metil-4-oxo-2-imidazolin~

2-11)-N,N~-dimetilbenzamida.

A una solucidén fris de 180 g de 3-isopropil-3-metil-
5H-imidazo/Z,1-a/isoindol-2-(3H),5-diona en 300 ml de tetra-
hidrofurano seco en wja botella bajo presién se agregan 68 g
de dimetilamina. Ia botella se cierra herméticamente ¥y la
mezcla se calienta a 502C con agitacidén durante 16 horas. la
mezcla se enfria, y el contenido.de la botella se transfiere .
a un matraz. El solvente luego se elimina en vacico. ElL residuo
cristalino luego se suspende en éter, se filtra, se lava con

éter, y se seca al aire para proporcionar 195 g de 0~(5-is0-

propil-5-metil-4-0x0~2~imidazolin-2-il)~N,N~-dimetilbenzmida,
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punto de fusidén 144-1469C., Este producto se reeristaliza en

acetonitrilo para proporcionar un producto analiticamente

puro, punto de fusidén 147-1502C.

EJENMPLO 7

Preparacién de Imidazolinil benzamidas de férmula I

Utilizando egsencialmente el mismo procedimiento

que en el Ejemplo 6, pero sustituyendo 15 apropiada imidzazo=- o
172 1-8_7isoindol~2(3H), 5 diona y la apropiada amina en lu-
*_gar derimatilamina, proporciona los compuestos indicados sg

guidamenta: e
1
*2
© Punto de
By Rg B3 Ry Fusién
oC)
-(cgé)s- H H 211-212
. . H ]
CHy |CH(CHy), H 174-175
CHy CH(CH3)2 H CHy 203-204
- CH ~190.5
(cH )5 CHy 3 189~19
) 261
-(CHZ)5_ H CH3 259-26
ca_;, CH(GH3)2 H ~CH,C=CH 202~205
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EJEMPLO 8

Actividad Herbicida de Post-Emergencia

Ia actividad herbicida de post-emergencia de los
compuestos de la presente invencidén queda demosirada mediante
los siguientes ensa&os, en donde una variedad de plantas mono-
cotilédoneas, ciperdceas y dicotileddneas se tratan con com=-
puestos de ensayo dispersados en mezclas acuosas de acetona.
En los ensayos, plantas en germinacidn se deserrollan en vasi-
jas separadas durante aproximadamente 2 semenas. Los compues—
tos de ensayo se dispersan en mezclas de 50/50 de acetona/égué
que contienen 0,5% de TWEEN<:X un monolaurato de polioxietilen
sorbitan tensioactivo de Atlas Chemical Industries, en canti-
dad suficiente para proveer sl equivalente de aproximadamente
0,07 kg a 11,2 kg por hectdrea de compuesto act;vo cuando se
aplica a plantas a través de una boquilla rociadora que opera

a 2,8 kg/cm2 de presidén durante un tiempo predeterminado. Iuego

- de rociar, las plantas se colocan eﬁmﬁéﬁébsdde invernadero y

Se cuidan de la manera usual, de acuerdo con précticas con-
vencionales de invernmadero. Dos semanass despuds del tratamien=
to, las plantas en germinacidén, con la excepcién de avena sal-
vaje que se valord a2 5 semanas, se examinan y se valoran de
acuerdo con el sistema de valoracién provisto seguidameﬁte.

Los datos obienidos se registran en la Tabla I y II seguida-

mente.

Sistema de Valoracién Diferencia % en Crecimiento
Respecto al control =

0 - Sin efecto - 0

1l - Posible efecto l1-10

2 - Leve Efecto | 11 - 25

3 - Efecto Moderado ' 26 - 40

- 27 -




- Bafio Definido 41 - 60
~ Bfecto herbicida 61l - 75

o e e

- Buen efecto herbicida 76 - S0

- Aproximéndose a exterminazcidén completa 91 - 99

Se - Completa Exterminacidén

T
]
{
i
L AN e ] o = (o ) SRS

- Crecimiento anormal; es decir, una definida malformacidn
i fisioldégica pero con un efecto global menor de 5 en la
escala de valoracién.

AT et TR

#

En base a determinacidn visual de posicidn, tamafio, vigor,
clorosis, malformacién de crecimiento y apariencia global
de la planta.

"10. " Abreviaciones de las Plantas

PN ~ Juncio Purpéreo (Cyperus rotundus L.)

SE ~ Sesbania (Sesbania exaltata)

: MU - Mostaza (Brassica Kaber)

} _ PI - Chural (Amaranthus retroflexus)

| 15, RW - smbrosia (Ambrosia artemisiifolia)

MG - Dondiego de Dia (Ipomoea purpurea)

BA - Hierbe de Corral (Echinochloa crusgalli)

CR - Garranchuelo (Digitaria sanguinalis)

FO = Carricera Verde (Setaria viridis)

20. WO - Avena Salvaje (Avena fatua)
TV - Maleza de Té (Sida spinosa) ’

VL - Abutilén (Abutilon theophrasti)

" | ON - Mafz (Zea mays) —
CO - Algoddn (Gossypium hirsutum)

25. SY - Soja (Glycine max)

RI - Arroz (Oryza sativa)

JVW - Datura (Datura stramonium L.)
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Actividad Hervicida de Postemcrgel:xcia para Compuestos que tienen la Estructura

TABIA T
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COOR3
X g R4
My
K 0
Régi '
" ‘Estructura bkzgp:::n . Especie de Planta
1 Ha R X H{hectdres [PNISEIMUIPL[RW] NG| TW] VL] BA] CAFO[ WO[ CN COlSY[ AL
cH, | -~CcH(CH,) ~cH,CxcH | 5| 11,2 {348 l8ls|si8|eisfr]|ri6lof~ -}~
3 372 2 was 7 lololat5iafolaiatzlefalrivielr
1,12 (314719191219 (78 (33 |3{6]T.|919(%
0,56 2113199121813 (7(04010}5{7 {9198
025 3o 9 laf3(7|5]6]|s{-[6|T|o|o]|T]|~
CHy | =CH(CH,) ~CH,CH.CH 11,2 ofo|s|sjola{3lsfofofojo]~|=]-]~
3 3’2 27 B v {-le 78 lolalzlifofifi]-]ols]2]0
1,12 {~134318lof3jojojojojof-lef8.i1fo
0556 |-|0fl{6{oj2|o|ojajofof{-fjo{B|1]0
. ., - RN, '
CE ~CE(CH.,) ~CH 13,2 ‘todglir{rijole (s |7 lojutuintalegls|a
3 BCH3), 2 e |-l7{aje alr |72 tiz]al-lalot3]|1
‘ 3,12 |- j9i8f8jofrf22]otojof-]o 1930
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Actividad Herbicida de Pre-emergencia

Ia actividad herbicida de pre-emergencia de los com-
puestos de la presente invencién se ejemplifica mediante los
siguientes ensayos en donde semillas y drganos propagadores
de una variedad de plantas monocotileddneas, ciperdceas y
dicotiledéneas se mezclan separadamente con tierra de plantacién
¥ se plantan en la parte superior de aproximadamente 2,5 cm
de tierra en vasijas separadas (tamafio). Tuego de plantar,
las vasijas se rocian Eon 1la solucién acuosa en cantidad su-
ficiente como para proveer el equivalente de aproximadamente
0,28 kg a 11,2 kg por hectdrea del compuesto de ensayo por
vasija. Ias vasijas tratadas luego se colocan en bancos de
invernadero, se riegan y se cuidan de acuerdo con propedimieé—
tos convencionaleé de invernadero. Tres o cuatro semanas des-
pués del trafamiento, los ensayos se terminan y cada vasijé
se examina y se valora de acuerdo con el sistema de valora-
cidn indicado en el Ejemplo 8. La capacidad herbicida de idos
compuesfos de la presente invencién es evidente & través de
los resultados de ensayo que se registran en las Tablas IIf Yy

IV siguientes.

)
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' TABLA TII (COntﬂnuacidnl
: A

L = S

. Régime
. . Estructura . : g pc:: . Bapacie de Planta .
1 2 3 Xl Heetdreaj| PM]SE|MUT PI RWTFG] TWI VL] BA] CA] FOl WO| CR] GOl &Y RT
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3. 3'2 273 M 0 Wigfs s (916 (3 (502 (s (1]2]7]1]z
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cu; | -~cH(cH,) ~CH(CH,)CzCH [ 11,2 "9 i9fgfoa|of8]oloaleioalalslia]--]-
3 342 3 0,56 I o |~|=1=|3]8lalB|7]7|a|s|7]sl|5]-]5
cH ~CH(CH,) ~cH,E(cL)mcH W 11,2 g199{9i8{g|8lofafglglol-|~l-]~
"3 3‘2 2 2 0,14 | B|-|~|=]o|8]a|7|7 |78 |8 {1|z]|7]-
cH ~CH(CH., ). -CH,CR,CZCH |[H 11,2 94919 1918191919191919 (8 afwlala
3. 3; 272 2520 -9 [= |2 |<{2{8{8|7]|7|5|8|8|s|s|s]-
CH,, | -CH(CH,) ~CH(CH,)CHCH, {u] 11,2 [.9l9lgla|a|s|s8lofs|r]afr{-|-|-]-
3 32 3 2 12 [Fef=|~|-fo|8|o(8|7|r|8|7]|7|8]5]=
=(CHy)g- =C(CH4) ,CH=CH, K| 11,2 gjo(8i9tol7|9i6l6fe]6|T]~]=]2]-
. J
-CE(CH,)CH,CH,CH.,CH,~ -CH.,C2CH 11,2 R RSN ERERER TR LN P S P S R
EAANC A M 2 vojse g |- |={>lofz{afofalalalelalolo]|l]s
0,14 0|~ |-|-]o]ofojo}B{3|7|o]ojeojo]|-]0
cH ~CH(CH.), -CH(CH,)-C(CH,)=CH x| 11,2 919191918 18197198 91917 =|«fmi~]-
3| 3’2 3 3N e 9 l~|=|~|r|8|8|8|7|6|8 7|86 |6]|-]8
CHy | ~CH(CH,), -CH,CH=CHCH,  |n| 11,2 9l9i8istal|s|glalaleto|8]a]mi-

, 2,24 91-|~{-12(8f8j8|7|718]8|8|g|8]-
cH -CH(CH,) -CH,C(CH,)=cH, [Hf11,2 91919(818|9(9|9]8|8|9(8 |~/ =/|«]~
3 Mk 273 0,56 81-l-1-lof8|o|r]6|r|T]|2|3 8 3]-
CH ~CH{CH,) ~CH.,CH=C(CH.,) H{11,2 919191918 (8(9879(91{9]|8(=1=1=]~
3 372 2 32V.0525 Gl=j~1=-1017|9)1818|9|9{7!l9i8|9]|~.
CHy | -CH(CH) -cH il 11,2 sl8ielefolzis|a|rlslofo|-t]-[-]-
3 L3 2@ 52,28 Ea---osgsassolaf-s
CHy | =CH(CHy),:i| -c(cHmch,), M| 11,2  |liols|s|s|s|o|s|slelololel-{-].].
T RS SRR

! 0,07 || 7(-|=|-{o|2]olofol3]2]0lalald]:
CH ~CH(CH.) ~CH(CH, ) -CH=CHCH 51 | 11,2 9191818181918 /8191919 (8 =t~|=]~
3 32 3 3| To)ss of-{-{of{7|7(8|717]9(6 1|85 |-
CHy | ~CH(CHy), ~CH,, B111,2 gla(sjsfofsigjisl|r{8i8i5|~-1u|~|=
bz, 9i-|-|-t0|7i{8}616{6]7{213|8{9]-

Sal de HO1 -
CH ~CH(CH,) -C(CH, ), Cl~CH, |u | 11,2 919f9i9(8|8|88{gloaloigiaini-]|-
3 372 TR BN 1 s leqalalalalzlalélr|alslalale]s
- Sal de HC) 0,56 gilo0(&j9jo 8T T|3{8]3|9|71{8]7]9

: 0,14 910(8{9to3fofst3fsiriojr1]|6]7]9
cH ~CH(CH,) -C(CH,),C2CH g | 11,2 918181916 (81919191919|8{={~]|~]~
3 7372 3’2 Viiz | 9lolelalalsjé|r|alalalelr|alr|a

Sal de HCL - . 0,56 8ro819jo|8loy3|7|7{3(7}|3({8]6]7
) 0,th || 2fo08|gla|7iojxjalolat1falzri{r|r




-39 -

£

g

TABLA IIT

3
s ~ i~ ar] oonmo o~ oo w W o | o~ oo~ 0 ooy ~r~m @~ w0 m o @ o
E ‘
i
- ﬂ ~ o wed oo m e ©rs ~e W0 wvimii mo ~ o~ @ 0w (RN Rt 0™ W~ 0 ™ o~
m ~ ~e] o~ o™ o o n O wol ~o 0~~~ o~ A o~~~ 0~ r~
W ~ O] Nl v oman ™o X w o mod wol . fowm o~ 1 o W~ ™ oo~
- " .
mw onn| owvrjloooem] cMAl DO onr poolrmn coaxmo] cwmoel rowvm oo~ Al coon
J - -
Pm wool ool o] oMo N0l oo [rovw] moamrof ool Owro| P oM
)
D‘mn.. moo] woojlnowro] omol eamo WOO nto |owo] vwmoo] aroo] mooco] wwNnoo| amoo
mm mool woolonatrmr] ool oo VOOl mHo v cvINNOl ool enoo] PoMOMm] Aarno
(S,
n% o~ omdlorwooot] wmwwnn] oM MN ™M oyew wwm] aononaaml | Dol o] v~ w
EW ot~ or~olovarnrt] wam oo WA qum{wecn] conoar] Mo~ oo Powuin] aano
gl oro] woplononw~] mNo] @won ONr pwumietoa] aowamn] cowm PN oo co~
p
._M Mmool moolmomcnol ~nNof oo Noo| woofemol aarciool amoo] mooo] Brmon! ownmo
3
H o o o o o . o o o o o o o o
V
!
W o [ o o o © o o o o oo o ©
nau o ~ @ ® o @ o © o [ -t o o
Fl®@no] ocvnloceononl ool oen o] mmwljonm] cnomow] vy o] e oo
mr o H .. o ——~ —— P =
850 w0 wel i o -~ -~ - N
rial R B DY BT s | N Nl e~ e bl - oo 0O =000y = ™o
"~ o o P I L - e P ~ - e -~ o[ 0Ny N oy NN NN CH NN
NG &0 AN AN ool AN o ANl Terd o m A oA s~ memmed e ed e o
R I ] —~ - -4 ' ~ — ] MNHOO] HNHO] ANMO] ANdoO] AN o .
- o~ - ~ Lt -
f
» = w =] ] s m w w e m = = =
cl
0
) Jg 3 » o o 7! ¥
I P~y w o nﬂ- o m o &
3 == -] W nm— 5 ] O
m ~ o} com ] o
o = ~. : ~ o 13 O O ] — ~
3 7] 3 ) “ 2 Y o= 5 L] o O ] ] o
gl 5| & (& |58 g8 I T ¥ 1 3
. =, 5 Gy o > 8.8 = N
= v v b'd ¥ 3 5 5 ik o ¥ e
= . ' ¥ ' ¥ ¥ o ?
u ~ ~n
al 2| =212 l= < 2z
© m ~ «
oy B 5 = " = - oy Bl B By = Py o
o 13 2] 3 3] @ = - m o ”
= - pA - - = j=A Lid w m ] -+ o
] 3]
5| 8| 8 |8 B 8| 5 E |8 3] g s | g
"
818 g 8 5 B
= .
" [ ~ ™~ ~ ~ ~ ™ ™ o “ ) ~ Ly
5| 8| § |8 B B| & 5|8 B B 8 | 8

X L T e e n m meve o eas - .
B e . LimN_iEAl T . - . . .



@ @ 0w W~ €0 0 M

CTeyTT T o w oo s wome
W oy -~ oo w
1 4
-4
N AAW ﬂ ~wvm ~~ / ~v o~ ~ © 0~ DO~ WO M o
[ ] m - ~u1nm ney ~w © W~ © W0 W m oo m "y
nNu wvrio onN ~o . N~ oo Ocnw MmN owmo
= = — —_——
k3 ~ 0 Oy ¢ © 2o, OO m N . © 0w 0o o0 Oy O 0 @ 00 0 g OF ™~ M) ar»Cy o~
d rli T
ArO. L w ' oo BMSM o~ o cnin o woecel oo} o rnol v
: < .
* K %
mu o w o 0 W) O, @~ oo Nr~Mmo Nno O WO o O OV MO] IO RINNO O] DVO O
E.M o ™= ™ w e ol 9?%” o wm 0 we RN cwowvm| csoornmol emwumo
D-
~ m% o r~ oo~ or~w oV e~ v o oo wonoe] oo cowvom
mm o v wwr ] o~ 0w~ wwvn W Doorm mowrtnmo] moarm
gy -
. - u
a 2 ~ ~ wowm] ~ 'm0 @ o~ 00 oo~ oo~ cwo~r~w] oroo
il .
o mnnn © o wornl ms Ty owome mo o oM wmowvn| oo ooiwm
e Ig=Y
O
o o o N o orNO o o o > @ o
m MU.. © © o oo o o L] o o o
= a [~ o ~ © © [ [P o © ©
O o
\S/ W o o oo~ 9..“ oo w ao o 00~ aoncmeon] conomavm ccoa
o w e
b Nwo O s DR Bl s
Hi =) m N~ NNl NAN A N RS N0
= N W N0 - e - e . ~ o e e o - o W s I -
U mm.u_ ~ ~n NN E] et ZHH% e Mool HAHOCOO] N o oo H..ZlO
b ~ ~ - e o o~ N -~ ~ - ~ —
w 4 ] ~ HeNHO] ANMHO Aot O
m :egbm.u — ~ -4
m Ly Uil ™
m o] o M -
w o L 3] 3] ! . 5
~— Cond i
= = 1) n i w m &= B 4
L - P _ n
.
o~ ‘ v nqﬂc-.
-~ . A
m .
- oy ' i &
o1 U (31 N NN (5]
o] < o o - Ph A ~ H
w G 2] m mJd m o = 0
[3] _ w. o oox i U o 3] U
ut 4 ] 1t 9z u =23 ] = -
B U-o Y 9 = U = ~ (3] 5.8 ™.
m i o1 om nmu ] 1
™~ ~ CIqmqlc o~ m
3, B B = f:+3 Nt
= ¥ 4] o 21
< . ] i 1] g
[ .
o .
o] = o ~ ~ ~N . 9 g ~
% = \-.u- i~ ~ - o~ ~ ~N g ~N g —
o Dl L — ~ g ~ E ~ E L
3] 5 5 5] 5] B ™ 0 ™ o ™ 6 o
~ = Ao o 3 m ] mon n 0 (3]
. -~ \3 mi O - O -~ . g
uﬂﬁm o . m m m [ IR &~ - p g @
v : m B o~ s oo 0
: o O + Ot Q4+
.
> ~ N
~ - '
Ud [ m ™ " ~ - m gl
. ” g B B B i i B 5 B B
N ‘
< . e .

‘o o e g s e o ey epemmam o . . . e . . N . .
Rtaleind Tomwemedia esdmms ok e o B T PR,

e e i 4. N . 18 301



- 41 -

[ S—.

= u o @D I~ - D W o w @ O o W M 0 0 O
e @ W~ oy @ o 00 o
=
ol
W oo~ ~n ~0 wMNo o~ ~ © W o @~
.
—
m @~ w0 m , wm ~no I wmanmed @ r~wown ~n @~ Mo X3
w o @~ N ) no Mo . ~ O W et ™~ o I~ WD D @ v i
. ———
MO imowrno] mermolowmo "2 DOVNIMO] BNNO
= o ©C momomr-m O o o O] NPV O H
ﬂm o o oo~ o o o =] oMo conmo AW AN O] @I o DD OO} DNROO
Wﬂw (-] O fho oMo B -3 o ™~ ooco| mswoNno NhY OO O oo o A~ OO D] wINAO
mn o o |joarmoo o o ~ ~mo| o~mno cwMmMool oMol @ % womooo| ~rno
Wu.n ~ 0 | 0 M ™ o @ r~ oo oy n O\ 8 N - © ovhn e~ v ooy o AL M el DA
EW ~ © jooe~wne ~ ™~ ~ o~ oewn AOWOO} oo~V Lon © oormino] corm
m ™~ -3 T 0 o O oY w0 - w0 02 I~ 0 W nass.la WY © W ~ ~Oor~r~o 0 o~
*M o v owum oo -] [ ~t ool Mmoo o BOOO0] WMo o] oo o "] owoooof nooo
i W o o o o 0 © © L] o o o ] o «
m W © o I o o © o o o o o w -] ]
ﬂ o ‘e ijo N o o (-} wy © ~ ) v o ~ o
m o t~ OO O O (-] o " N OO ™M AN VING OV O OO O wy oo rwandn] noovi-
g m ¢ ~ W0 o - e 0O
- 04O © N2 P o ~ oy
CM& . i B X - o} ol Bod NN NN AN 22?1 21 2)2’1’5)2?..%. IS
a8l = NN AN ~N ~ o~ N NN AN PRy BRI IR Tt S HNHO G G] N
o -~ -~ R e e N & - ~ "~ e ¢ ~ oo 40—~ OO SN O O] N = -
o e - ~ N Ao O -t -4 — e L e L k-1 it - -t —
o b -t — - — — - -t
¥ [n ™~
— “t 1 3} o 24
O 154 134 — z = = ==
—~ — —_ w —~ m -] -2 fond
* w 0 n ) — w - =] bl
- —~ ~— ey —
" ~ - " L]
N «
” 1Y
™
S § 1 8
o
o~ ] o~ 3} - Oy o &)
5 | % 5 5 g 5| 8 g |8
8 " 3] -t — B ot % X m M.— nr ]
3 " it uwnc 5 w t 9.0 ¢-Y 51 % - ] nY  m
3] 0 i o = i i O 1 PR IsST =
i o o~ o o L n [ o~ ~ - i o3 m e 3
m - -] b+ =4 — .% 13 - n ) w -] m Clnﬂnc 13 nw 5]
iy i O (8] -
= i n_‘. J» m ¥ n.\. i nn v
[ 1
"~ \”. o~ «~
o ~ ~ ~ o ~ ~ ™ - o
L) N = —~ —~ —~ —_ m wl 2 =
) © © ~
1 x g .18 =5 s Ly 1<) =] O (3 -
3] 13 o 3 3] N Ly o~ 0 L By ~
-~ -~ -~ -— -~ - 3] [3) - m
5|5 8|8 |B5|8B| &| & © © °
v (8] o
— ~
= Ugl Ll Ul © © m o - ] o] o Oyl aﬂ.
8 . 8|8 |&s|8| B B 8 B 8| B g

S mae e e e o e e




- 42 -

B3 " - - ,r
Ity o o~ @ W o W UL © o o of S L s €0 )~ ~ S o i~ I~ 03 o 0 &I~
~— ]
R&
ﬂ W ond - "o ~e~ o 1 w ™M o W W NN © o 02~ ~ e Nt
o wnmed 0 m| o e~ 10 OO o ;oMM wun e oo @V Mo
g - ! . i .
= moo oo ot~ 1 M) OO D ©wNo WM™ o oo nN ~NNO OO
<0 : - -
mm ~moo ~ewow| ~f o 1 nmwwwin] oo~ ] ORI oot NODOO| WERNEN CoOINNO
a3 - - ) .
&g {weorw ~o ] 4 @ w mom@minm Ot wm] ®mNN @oanmnl ©~MNo acwmro] mmrwvnm
Wﬂ or~wvo Mmool ~ w ~ e mMmMed] ODNING] OPROO] DA ®NOOC wonwAo] wanwonm
mm DwINm wmol e o~ w0 rnmwwinm Go~ine] V] oA ~moo] aor~ad come~noe
nwu oo w onwe] w @ w0 cmoo~w o o o w ® w r~o| @ B~ NOoOo
v
BW wowwn Jjrnwn o o © wwimmm o~ D] ONOO| o] XNOS MmN O~nMOoC
lormwe wi~n] W @ © oo~ ®ooor] eV @ooon] ©0WH wowmmw| @o@erem
! Zlwooo ool o] o o CBBWVOLD] BDONEN] BECO] POOOO mooo| moane~ o ~
m e o w| o o o o « g © ad b
.m m «© «© w} o © o © o © o «© ©
+) : H
m .mnu i (o of © o o © © @ o w ©
3 .
. N MmO o o~ ™ o~ - aonnnn awwinm| NN nhnonh] oo oo oonona
e 2 gl
o u - &0
(= HoO ~N o - N P NWD O - N O 0 ~ N WO - oW <N W
0ne 1727H1M1 “JM._I,..' af e N | aRAneS asAns] aHel aaoHn e ag e ZN....,W..WN BN bt
ik 3 3| g | GNTeTe] JNTSS| JedS] JNHSS| guS] gRASs| fNASS
w g — - — - - = a4 o far AnHdooe
- -t
-
= - = d o d 9. a
~
- u n 0 . = n
- - - ~ -
'
3 . &
o~ ~
LA -~ - o - 3] - o
~ B 3] B S ) moo
x w n i -t = ] 5
o o i o o -0 [ |
S o= O B 9 = t = m @-u
n ] (3] (37 I o o~ - 5 )
O=-U=-0U i i] o r POt ]
(3] B ]
=" 'Y U~ - (S
& i g :
uu : *
~
o B L1921 8 = o iy o ~ ~
gl [ e 1 oy . o) \nd- - -~ —~ o~
a = m = = o i B B
(2] (3] ol © 3] m m m Ly mw m o)
m m g L 2 £ hod R =, 2 oA S
B8 P ) "
n 123
. 5 8|8 B B g B | B B
P
o ul 0 %y !
B ™ ™~ 1) 3 [+ N oy
B Bl el g - g E | § 1 & g
. K v . .

s - .




W oW o W~
] o
o
“.u ﬂ @~V N @~ W
¢34
- W 0 0 o5 D 1~ - N-% -E.] =3 s 10O ¥ I NOO fjooco toON~ MO
™
Lm LSt Y R ammaol _SLD P~ ma 1] fo~O -] t N
: =
MW WwEWOBINM] HWVWNO C_ [ ] tweww t1oe $ W~
E
Hm onnorr~w wor~wVvNn )] 1 e ' {t e w0 tooco t O~
1o
Wﬂ wonohwwwmw| oo IXT] ~1 1t 3 o LR I ] ] noowao
ht I
EM oA~~~ mo~~O & - = e R R o -2 R-X-¥-3 @AW
o
r% WO~ ©®N Mt o MC wnro | O “oco0 ] joco ] waarwn
3
Emm @ 0 0 O I U i © o1 et w {e<] ~NO o oONO O E=-%-%-) t~ ooV In
: = h R .
m oowoorrn oo~ o m P>} m~ron~no ~ @O [(-X-%-1 ™o
- o . -
W © oo -] (- @ mT wo oo o CADO oo wwr~wn
3 3
m H © w o mm o~ - 0t - R-X-X-) © 0P~ ~ M
[
.m { hed wm cooo o ococoo E-X-X-] MOoNOO
H W [} } = »
» 4 o) —
m ﬂ o ~. % N oo o oW tooo L
= .
N Mmoo o wo© m ] woow © ronerr~ joco @wwowmr
—- IO S — o e
i i ~Htooo (-] ~oeo [ -R -2~ owm |l |
o 9.7 £ = :
= mrﬂ N N0 0~ P - N 3 D L o O - v ene o~ No ;Moo
88 N0 NN -
m .n» o b S R haalhe e LR a e kel ye—e - — — P e S
HNrdoO000O] MNFOD ! o
5 e s A oo
e b= b [ -]
[ al o “ m
~
ok o 080 o™ N W
= 3 wooad Hom twtin ]| «~ cwmn Ha 2B ] ~SONRA
e - U m o duptnw 1f4.l1)0/ - 1”4)1707 ~ e o~ o~ - o
) Py - i et 3 - ot o el Hwroo
“ o 75 b ]
s O —
_ 3]
¢ ™ L] ~ 0
L ' -] = p--4 =
o of .2 = [+ o 3 Y
o § _. . 5
= [ i " ]
M O m =] c o]
L g 98 s
m 3-8 © J»_vvm 4 = W S e = m.: = w
2 i E o E o
. i 3 =1 Al iy 1 ~
3 o~ - H m ol 2l I =
& = > v e 2] S G| 8 g 5
1] = = = ™ =
5 8 3. 5 5| 5 5 &
-4
m .m ™ [ -~ ' )
v ~ = -] = =
Q. . jod (3 L&) 15 [3]
m .
T~
. s m. o “ -
.

s T e g - ) N dtalt s aaliibuid e




o msaetmari s g o e AT

e it

O SR,

S5e

10.

15.

A

EJEMPLO 10 - 44 -

Actividad Herbicida de post-emergencia Selectiva

Ta actividad herbicida de post-emergencia selectiva
de los compuestos de la presente invencidn queda demostrada
mediante los siguientes ensayos, en donde plantas de sorgo

[Sorghum bicolor (L) Woeuch/, trigo de primavera (Triticum acs~

$ivum, cv. Auza) y cebada (Hordcum vulgare, ¢v. Steptoe) se

tratan con compuesto de ensayo dispersados en mezclas acuosas
de acetona. En estos ensayos, se sigue el procedimiento des~
cripto en el Ejemplo 8, y las plantas tratadas se examinaen y

se valoran de acuerdo con el esquema de valoracidn indicado

en el Ejemplo 8.

Los datos obtenidos se registram en la Tabla V si-

guiente.
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ESTRUCTURA
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EJENPLO 11

Actividad Herbicida de pre-emergencisg Selectiva

Mediante el procedimiento deseripto en el Ejemplo G,
se evaliua la actividad herbicida de pre-emergencia selectiva

de los compuestos de la presente invencidn utilizando sorgo

/ Sorghum bicolor (I) Moeuch/, trigo de primavera (Triticum

aestivum, c¢v. Anza) y cebada (Hordeum vulgare, cv. Steptoe).

4 la terminacién los ensayos se valoran de acuerdo con el
sistema de valoracién indicado en el Ejemplo 8.
Los datos obtenidos se registran emn la Tabla VI

siguiente.
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TABLA VI | .
$ividad Herbigida d semergenais S tiva Compuestos que t la tura:
’ OOR3
- a
1
N— 2
- ‘ S
' , Régimen
Eat muctura Ke por Egpecie de Planta
RI Ry X Hactarea Sorgo Auza Stepton |
. 2,24 0 2 0
.‘-CHS -CH (Cﬂg)z ‘Cﬁzc (CHJ) 3 H 1,12 [1] 0 0
' ‘ ) - 0,56 - 0 0 0
- 2,24 0 T 2
-CH, ~CH(CH3), | =CHaCH,OCHS it 1,12 0 3 0
0,56 0 0 g
. . 2,24 3 2 0
-CHg ~CH(CH3) 2 ~CgHya-n B 1,12° 0 ] 0
. 0,56 0 ‘0 0
i3 172,24 2 5 - 2
-ch3 ~cE(cuy)p | “§-Cafs T . H 0
CHy ’
2,24 2 8 7
~CHsy ~CE(CH3)3 |-CHaCH70CHg - B 1,12 ] 5 0
0,56 . 0 3 0
2,24 3 7 3
-cit ~CH(CH3)3 |-CHaCR=CH-CgH 34 1,12 2 0 0
3 32 2 3 : 0'ss 0 0 0
(cit) ) iis) 2,24 8 2 3
-cH -CH (CH -cH cHy | 1512 g 0 0
3 - . 0756 2 9 0
-CHy | -CRICH3)y |- =CHp=CHy= u " 2,24 0 6 3
3 b B 112 0 ! 0 0
0,56 0 0 0
- 2,24 | 2 2 2
~CB ~CoH ~CH3 ‘B 1,12 0 0 0
3 ¥ 056 0 0 0
. § 2,24 0. 7 o
) -CH(CHj) 3 - =CqHg 4(s)c1 | 1512 0 0 .0
i 0,56 0 0 0
cH (CH3)
] 2 2,24 5 6 2
~Cli4 ~CH(CH3) 2 ~¢-czeH H 1,12 0 3 0
! 0,56 0 0 0
CH(CH3) !
¢ 2,24 8 7 2
~Ciy | =-CH(CH3)y | ~CH-CH=CHCHj 4(s)CL 1,12 2 5 0
) 0,56 1 2 0
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Descrita suficiéntemente la naturaleza del invento,
asi como ia manera de realizarlo enm la prdciica, debe hacerse
constar que las disposiciones anteriormente indicadas; éon sus=-
ceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren

su principio fundamental.
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REIVINDICACIONES

1.- Procedimiento para preparar dcidos

imidazolinilbenzoicos, de férmula

COOH

en donde X es hidrégeno, alquilo 01—03, halégeno o nitro; Rl es
alquilo Cl'ch; R2 es alquilo Cl-Cs, cicloalquilo C3-C6, alguenilg
C2—C4, fenilo, halofenilo o bencilo; o cuando Rl y R2 se toman
Jintos con el carbono al cual estdn fijados estos pueden represen
tar cicloalquilo C3-06 opcionalmente sustituido con metilo; cuan
do Ry ¥ Ry no son iguales los isémeros épticos del mismo y las
mezclas isémeras del mismo; y las sales de metal alcalino, amonig
o amonio alifdtico de los mismos; caracterizado porque comprende

hacer reaccionar un compuesto que tiene la férmula:

donde X, Rl Y R, son como se han descrito anteriormente, con un

exceso de dcido clorhidrico de manera tal que se forma el corres
pondiente clorhidrato de lactona y hacer reacclonar el clorhidra
to de lactona con un equivalente de une base, por lo cual se ob-

tiene el deseado imidazolinildcido.
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2.~ Procedimiento para preparar dcidos
imidazolinilbenzoicos, tal y como queda sustancialmente descrito
en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de 50 hojas escritas

a miaquina por una sola cara.

p+ ps Flemado: Alsjandro Calle Lépex
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