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REF: BA-8263~A.

T ’ RESUMEN DE TA INVENCION

Los N-heterociclil-N'-(arilsulfonil)carbamimidotioa-
tos (o compuestos donde el radical arilo estd sustituido
por un radical tienilo), %al como N'—(2-clorofenilsulfonil)-
N-(4-metoxi—6—metilpirimidin—Z—il)carbamimidétioato de meti-
lo, son utiles como herbicidas, generalesro selectivos, ¥y co
mo modificadores del crecimiento de las plantas. T

ANTECEDENTES DE LA INVENCION

Esta invencién se refiere a N—heterociclil«N};(aril~
sulfonil)carbamimidotioatos de alquilo con actividad agrico-
la. Se refiere también a estos compuestos donde el radical
arilo ha sido sustituido por un radical tienilo.

Las solicitudes de patentes estadounidenses mimeros
824,805, presentada el 15 de Agosto de 1977, vy 840.389, pre
sentada el 6 de Octubre de 1977, describen como herbicidas,
gntre otros, compuestqs de la férmula siguiente:

S
R1-502-NH-g—NH—R

En la primera, R es
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v en la dltima, R es
X

/" \Yy
4
En estas dos solicitudes, R1 puede ser

R | R4 ‘‘‘‘‘‘‘
0o s ‘ B

Ry Bg |

¥ R3, R4, Rg ¥ R7 pueden ser cada uno de ellos hidrdgeno,

fluor, cloro, bromo o metilo. Ademds, en ambas solic}?udes,
cada uno de los radicales R3,'R6 & Rq puede ser metﬁxi ¥ By
¥ Rg pueden ser ademds nitro, trifluormetilo o CH35<0)n’-
En ambas solicitudes, X puede ser metilo, metoxi, evouxi o
metoximetilo y Z puede ser metilo o metoxi.

En la'patente estadounidense 3.637.366 se describen

compuestos de férmula: |

R1Xﬂ\¥-—@— SO,~NHR,

donde R1 es hidrdégeno o acilo alifdtico saturado inferior

y ﬁé es hidrégeno, 2-pirimidinilo, piridilo, amidino, ace
tilo o carbamoilo. Se indica que los compuestos descritos

permiten controlar el garranchuelo, los berros, las endi-
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1 'vias; el trébol y la Poa annua.
Las pirimidinil-sulfonilureas sustituidas de la si-
guiente férmula, que también estdn sustituidas en la posi

cién para del anillo fenilico estdn descritas en Farmco

5 Ed. Sci., 12, 586 (1957) [Chem, Ab., 53, 18052 g (1959)1:
Z! }q 3
CHy 50, NH-C—NH _< \
=
: R
D 10 donde R es H o CHj.

En la patente estadounidense 3.823.007 se describen

sales de isourea como herbicidas:
T} -

N2
/lo R
80,- N2 L—Lﬂ
o M

g

15
donde — Rn —in

R es cloro, bromo, yod%, ciano, algquilo, alcoxi, nitro,

amino o —NH- —R3, 7
ﬁ@ 20 R3 es hidrdgeno o alquilo;

n es un nimero entero de 1 a 3§ \
es el nidmero entero 1 ¢ 2; ’
es un metal alcalino, un metal alcalino-térreo o amo
nioy SN

25

o
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ﬁ1 Yy R2 son cada uno de ellos independientemente hidré
geno, alquilo, alcoxi, alquinilo, fenilo, fenilo
sustitufdo con un mdximo de tres sustituyentes, sien
do estos sustituyentes alquilo, bromo, cloro, alco-
xi, fenoxi, fenoxi monohalogenado y dihalogenado,
siendo dicho haldgeno cloro o bromo, o el grupo
///2R4 et
O—j:l—N ~ ; ¥
R
R* y % son cada uno de ellos independientemente hidrd
. geno o alquilo, ‘
' En la patente estadounidense 3.714.209 se describe

la sal de isopropilidenaminoetancl de la p-nitrobencéhosu;

fonilisourea como herbicida:

Ly | cony o

\

Ie presencia de vegetacidén indeseable produce impor-
tantes dafios a los cultivos utiles, especialmente a los pro
ductos agricolas que satisfacen las necesidades bédsicas del
hombre de alimentos y fibras, tales como algoddn, arroz,
makz, trigo, soja y similares. La explosién demogrédfica ac-
tual y la consiguiente éscasez mundial de alimentos y fi-

bras exije. mejorar la eficacia de produccidn de estos culti-~

-5 =
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“vos. La prevencién o reduccidn de las pérdidas de una par-

te de estos valiosos cultivos por destruccidén o inhibicidn
del crecimiento de la vegetacidn indeseable constituye una
forma de aumentar esta eficacia. .

Existe una amplia variedad de materiales Utiles para
destruir o inhibir (controlar) el crecimiento de la vegeta-
cién indeseable; estos materiales son denominados cbrrientg

mente herbicidas. Sin embargo, todavia existe la necesidad

de herbicidas m4s eficaces que destruyan o conmtrolen las ma

Jas hierbas sin producir dafios importantes a los cultivos
dtiles. -
COMPENDIO DE LA INVENCION

ﬁe acuerdo con esta invencidén, se proporcionan nue-
vos compuestos de Férmula I y sus sales agricolamcite ade-
cuadas, composiciones agricolas adecuadas que los contienen
y métodos para su uso, COmo herbicidas generales y selecti-
vos con actividad de pre-emergencia y pdst—emergencia y co-

mo modificadores del crecimiento de las plantas:

donde R

Y
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) R2 es alquilo C1—C1o; CH20H200H3; CHZCHZOCHQCHB,

CH,CH CH OCH CH,A, CH-A donde A es COz—alqullo

2772 3!
Hy
(f alquilo Cc.-C . g /alquilo c1"’C4
¢,~¢,, oN LIRCIINE
. 174 ! ~~alquilo C,-C, ?
g 17Cy
§ i R '
CN“~0CH3 H CNHZ;‘fenllo,'fenllo‘sustltuido con

CH3 o cloro, CN, alquenilo 02—C4 0 alquinilo
02"04’
R, es H, Cl, Br, CHj, CHy0, NO,, CF, CH s(o)n,
COOR5 ) CONR6R7, '
' R, es H, F, Cl, Br, CHy, CHEO, NO,, CFy 6'0H38(O)n;
- donde n = O, 1 6 2; ‘
Rsyes'alquilo C,-Cy o alquénilo 03- Cus
Bg es H, CH50 o alguilo Cl-CB;
R7 es H o alquilo 01503;
i ‘B-' .
X es CHB’ CHBO’ CH3C\H20 o (.:HBOC 2?
T es CHy 6 CH50 ¥
Z es CH o Nj
con la condicidn de que R3 ¥y R4 son diferentes en-
tre si cuando uno cualquiera de ellos es NO, o CFy; ¥
cuando R6 es CH3 ,~R7 es CHB'
» Son preferidos por su gran actividad y/o precio de

coste favorable los compuestos de Férmula I donde, 1nde-
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pendientemente o en cualquier combinacién:

A)

B)

C)

D)
)

F)

G)

coste

La férmula gendrica I donde R, es

3 Ry :
-~ H . - - o

Compuestoé de A donde R3 es C1, Br, CH3, CH30, NO2

o (‘OZR5 Yy R4 es H o Cl, ,

Compuestos de B donde R2 es alquilo 01—06, CHQU‘ZOCHB,

CH20H2002H5; CH2CH20H200H3; -CHZA o —CH-A dég@g A es
iy

Coz(alqullo 01-04), CN, -CH=CH, § -C=CH;

Compuestos de C donde Ry es ¢1, Br, CH3, CH30, NO, é

co R5 Y R4 es H o Cl;

Gompuestos de D donde R, es Hy Ry es Cl, VHg, N02 é
CO,Rg .
Compuestos de E donde R2 es alquilo 01—04, —CHZA o

CH3
Compuegtos de F donde X es CH3 u OCH3.

Més preferidos por su mayor actividad y/o precio de
nis favorable son los compuestos de Férmula I donde
R, es CH3,

es C1, CH3 o NO_;

2
es H, C1 o CH3 y

Ry
Ry
X es CH3 o} CH3O.

oy
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- . Son especificamente preferidos por su notable activi-

. dad y/o su precio de coste altamente favorable, los siguien

tes compuestos (puntos de fusidn en oC):
N'—(2,5-dimetoxifenilsulfoni1)-N—(4,6-dimetoxipirimidin—2—»
' i1)carbamimidotioato de metilo, p.f. 207-208,
N'=(2-clorofenilsulfonil)~N-(4,6-dimetoxipirimidin-2-il)car
bamimidotioato de metilo, p.f. 169-1T71, o
N'(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metilpirimidin-2-ii)-
carbamimidotioato de metilo, p.f. 160-162, -
N'—(2—clorofenilsulfonil)—N—(4,6—dimetoxi—1,3,5—tfi£2in—2—
il)carbamimidotioato de metilo, L
N'<(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin~
2-il)carbamimidotioato de metilo, p.f. 148—150;:f
o[ (2-clofofenilsulfonilimino)-(4~metoxi-6-metilpirimidin-

2-il—amino)metiltio Jpropionato de metilo, p.f;”166-168°.

Sintesis

Como muestra la Ecuacidén 1, los compuestos de Férmu~
la I pueden ser preparados pgr reaccidén de una sal de un dci
do carbamimidotioico adecuadamente sustitufdo de Fdrmula II
con un agente alquilante de Férmula III:

Ecuacidn 1:
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s
R1502N=C—NH4<§:> z
N

<

“

(1)

donde R, Ry, X, Y y 2 son los definidos anteriormente; D
es sulfato o haldgeno, como Cl, Br o I; M es un metal alca
lino o alcalino-térreo y n es un mimero entero correspon-
diente a la valencia de D, o

La mejor forma de llevar a cabo la reaccidn:es'en ai
solventes orgdnicos aprdticos inertes, como.te%rahi&rofura—
no o éter dietilico, a temperaturas enire unos 25°'y7100°C
y a la presién atmosférica. Ia forma de ad;cién no es criti
ca; sin embargo, con frecuencia conviene agregar el agente
alquilante'en solucién a una suspensién agitada de la cita~
da sal. El producto final se aisla por evaporacién del di~-
solvente ¥ recristalizacién del residuo en un disolvente
como acetonitrilo o etanol.a

Las sales metdlicas de Férmula II pueden ser prepara-
das por tratamiento de la correspondiente.sulfoniltiourea
(Pérmula IV, Ecuacién 2) con una solucidn de una sal de un
‘metul alcglino o alcalino-térreo con un anién suficiente;
méhfe bdsico para abstraer el protén (v.g. hidréxido, al-
céxido, carbonato o hidruro). Como indica la Ecuacién 2, la

sulfoniltiourea IV puede ser preparada por combinacidn de
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“un sulfonilisotiocianato adecuadamente sustituido de Fér—
mula V con un 2-aminoheterociclo apropiado de Férmula VI;
R1, X, Yy % son los definidos anteriormente:

Ecuacidn 2:

S .
~4 <
R, S0,NCS + NH2-<fE:> g ——> RySO,NECNEL O 5

N"< v

Y
W) Vo) (1v) E

La mejor forma de llevar a cabo la reaccidp eégéh di—
gsolventes orgdnicos apréticos inertes como cloruro de me=-
tiieno, tetrahidrofurano o acetonitrilo, a la presiéq at-
mosférica y a la temperatura ambiente. La forma dé,ééicidn
no es critica; sin embargo, con frecuencia conviené_agre—
gar el isotiocianato a una suspensién agitada del aminohe—
| terociclo. Como estos isotiocianatos habitualmente son 1i-
quidos, su adicidn se controla mds fécilmente. Pueden uti-
lizarse catalizadores como 1,4-diazabiciclo[2.2.2Joctano o
dilaurato de dibutilestafio.

En algunos casos, las sulfoniltioureas de Férmula IV
se preparan méds convenientemente, como indica la Ecuacidn 3,
\por reaccién de una suifonamida adecuadamente sustituida de
Férmula VII con el 2-isotiocianato-heterociclo apropiado de

Férmula VIII; Ry X, Yzy Z son los definidos anteriormente.

-11 -
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Eeuacidn 3

X X
_ _<( ﬁ N
R, SO,NH, + scn{ Q 7 — R1SOZNHCNH-< Q/ A
BN SN
Y Y
(VII) (VIII) ' (1Iv)

Ta preparacidn de las sulfoniltioureas IV y 1ds reac-
tivos adecuados estdn descritos en las citadas solié%tudes
de patentes estadounidenses mimeros de serie 824.865 &
840,389, cuyo contenido a este respecto se incorpéré aqui
pof referencia.

Los compuestos de Férmula I también pueden ser prepa-
rados como indica la Ecuacidén 4, Este es el procedimiento

preferido cuando 2 = N.

Feuacidn 4:

_ X
SR, N
] . 7
RSO W NH-( O
2
YNy
(1IX) (%)
X
iﬁz N
R,50,-N=C-1- O %
. . <Y
(1)

- 12 =
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Se hace reaccionar un compuesto de Férmula IX con la
sal de la amina heterocfclica a temperaturas de 0° & 100°
en un disolvente adecuado, v.g. dimetilformamida, dime$il-
sulféxido o un disolvente etéreo, v.g. tetrahidrofurano; Rq»
R2, X, Yy Z son los definidos anteriormente. M' es un ca-
tién de metal alcalino, v.g. sodio o potasio.

Los compuestos de Férmula IX pueden ser preparados
como se ha descrito en Chem. Ber. 99, 2885 (1966). -
Los compuestos de esta invencidn y su preparaqién son

ilustrados ademds mediante los siguientes ejemplos; donde

" las temperaturas se dan en grados centigrados'y las partes

N

son en peso salvo indicacién en contrario.
EJEMPLO 1

N'-(2,S-dimetoxifenilsulfonil)—N—(4,6—dimetoxipirimidin~2—

il)carbamimidotioato de metilo

A una suspensién de 18,0 g de N-[(4,6-dimetoxipirimi~

dinr2—il)aminotioxometil]—2,5—dimetoxibencenosulfonamida en
200 ml de tetrahidrofurano anhidro se agregen 16,7 ml de
una solucidén 3M de NaOCH3 en metanol. La mezcla de reaccidn
ge calienta a reflujo, después se agregan 3,1 ml de yoduro
de metilo en 10 ml de tetrahidrofuranc anhidro y la mezcla
“se calienta a reflujo durante 3 horas. Se enfria la mezcla
dé‘reaccidn y el precipitado blanco resultante se separa
por filtracidn y se lava con tetrahidrofurano para dar

12,9 g de N'—(z,5-dimetoxifen11su1foni1)-N—(4,6-dimetoi<ipi—

- 13 -
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- pimidin-2-il)cerbamimidotioato de metilo, p.f. 207-208°¢C.
EJEMPLO 2

N'—(2—Clorofenilsulfonil)-N—(4J6—dimetoxipirimidin—2—il)—

carbamimidotiocato de matilo

A una suspensién de 11,7 g de N-[(4,6-dimetoxipiri-
m1d1n-2—1l)amlnotloxometll]—2—clorobencenosulfonamlda en
150 ml de tetrahidrofurano anhidro se agregan 13, 0 ml de
una solucién 3 M de NaOCH, en metanol. Le mezcla de reac~
cidn se calienta a reflujo durante media hora ¥y después se
afiaden 5,5 g de yoduro de metilo en 10 ml de tetrahidrofurg
no anhidro. Después de calentar a reflujo durante 4 horas
mds, se enfria la mezcla de reaccidn, se separa el disol-
vente a vacio y el residuo se recristaliza en acetonitriloe
para dar 6,5 g de N‘—(2-clorofenilsu1fonil)—ﬁ—(4,6—dimeto—
xipirimidin-2-il)carbamimidotioato de metilo, p.£;7i69-
171%¢.

EJEMPLC

N'-(2—clorofenilsulfonil)-N—(4—metoxi—6-metilpirimidin—2—

i1)carbamimidotioato de metilo

A una suspensidn de 11,2 g de N-[ (4-metoxi-6-metil—-

pirimidin—Z-il)aminotioxometil]—2—clorobencenosulfonamida

- er 150 ml de tetrahidrofurano anhidro se afiaden 13,0 ml de

una solucidén 3 M de NaOCH3 en metanol, La mezcla de reac-
eidn se calienta a reflujo durante media hora y después se

afladen 5,5 g de yoduro de metilo en 10 ml de tetrahidrofu-

- 14 -
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‘ran6 anhidro. Después de calentar a reflujo durante 4 horas
mds, se enfria la mezcla de reaccidn, se separa el disolven
te a vacio y el residuo se recristaliza en acetonitrilo pa-
ra dar 8,6 g de N'-(2-clorofenilsulfonil)-N—(4-metoxi~6-me-
tilpirimidin-2-il)carbamimidotioato de metilo, p.f. 160-
162°¢. '

EJEMPLO 4

N'-(2,5-Dimetoxifenilsulfonil)-N-(4-metoxi—6-metil-1,3, 5=

triazin-2-il)carbonimidotioato de metilo

Se disuelven 1,4 g de 2—amino—4—metoxi—§-metilfriazi—
na en una mezcla de 20 ml de tetrahidrofuranoc y 69_@1 de di-
me%ilformamida y se afiaden 0,48 g de hidruro sédico (disper
gién al 50 % en aceite mineral). La mezcla de reaccién se
agita hasta que cesa el desprendimiento de hidrégéno; Se
afiaden de una sola vez 2,75 g del éster S,S-dimet{lico del
dcido N~-(2,5-dimetoxifenilsulfonil)carbonimidotioico. La mez
cla de reaccidn se agita durante 24 horas a la temperatura
ambiente y después se vierte en 300 ml de agua y se acidu-

1a hasta pH 5 con dcido clorhidrico al 20 %. Se filtra la

. mezela y el sélido crudo obtenido se cristaliza en acetato

de etilo para dar 1,1 g de un producto con un punto de fu-
“sidn de 168-169°. |

K Siguiendo los procedimientos de4los Ejemplos 1 a 3,
con cantidades equivaléntes de las N—(pifimj.dztnilamino—

tioxometil )bencenosulfonamidas (o tiofensulfonamidas), com-

-15 -
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puestos metdlicos y agentes alquilantes apropiados, pueden

prepararse los compuestos de las Tablas I y II.

- 16 =
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R, X Y p.f. °C
CH, CH40 CH,0
OH,CH, oH, 0H40
CH3(CH2)2 CH, cH39
OHy CHy0H,0  CHj0
CH,q CHyCH,0 - CHy
ot OHy Ciy
(CH,) ,0H CHy0CH,  CH; ,
(CHy),CHOH,  CHs0 CH50
OHyCH,(CHy)CH  CHy0 CH,
CHy(CHy)g . CH0 CH,
OH, (CH,) CH,0 CH, 112-113,5°

Siguiendo los procediﬁientos de los Ejemplos 1-=3
con cantidades equivalentes de las N-(triazinilaminotio-
xometil )bencenosulfonamidas (o tiofensulfonamidas), com-

puestos metdlicos y agentes alquilantes apropiados, pue-

&en prepararse los compuestos de las Tablas IIT y IV,
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TABLA IV

TR

R, X Y
CHy CH30 CH;0
CHy CHy CH30
CH3(CHy) 5 CH, CH30
CHy CHy CH,
CH, CH,CH,0 CH,
CHy CH,0CH, CHy
(CH3) ,CH CH,0 CHy -
CH,CH,,(CH; ) CH CH30 CH,0
(CH3)20HCH2 CH,0 . CHy
CH3(CHy) 5 CH,0 CHy
CH3(0H2)31H CH40 CH;0

|

Hy

Siguiendo el procedimiento de los Ejemplos 1 a 3

con cantidades equivalentes de N-(pirimidinilaminotiozo-

metil)bencenosulfonamidas o N-(triazinilaminotioxometil)-

bencenosulfonamidas, compuestos metdlicos y agentes alqui-

lantes apropiados, pueden prepararse los compuestos de las

Teblas V y VI,
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Formulaciones

TIas formulaciones Utiles de los compuestos de Fdrmula‘I‘
pueden prepararse por métodos convencionales. Pueden ser pol
vos finos, grdnulos, granzas, soluciones, suspensiones, emul-—
siones, polvos mojables, concentrados emulsionables y simi-
lares, Muchas de estas formulaciones pueden ser aplicadas di-
rectamente. Las formulaciones pulverizables pueden ser dilui
das con medios adecuados y utilizadas a unos volumenes de
pulverizacidén de algunos litros a varios céntenares delli-
tros por hectdrea. Las composiciones de gren concentrécidn
ge utilizan fundamentalmente como intermediarios para nuevas
formulaciones. En términos generales, las formulaciones con-
tienen alrededor de 0,1 a 99 % en peso de uno o varios in-
gredientes activos y por lo menos uno de los siguientes in-
gredientes: a) alrededor de 0,1 a 20 % de uno o varios agen-
tes tensoactivos o b) alrededor de 1 a 99,9 % de uno o varios
diluyentes sdélidos o lfquidos. Nds especificamente, contie-
nen estos ingredientes en las proporciones aproximadas indi-
cadas en la Tabla VII.

| TABLA VII

ooy "Porcentaje en peso x
Ingrediente Diluyen~ Agente(s) ten-

‘ _ activo te(s) soactivo(s)
Polvos mojables 20-90 0-74 1-10
Soluciones, suspen- E
gsiones y emulsiones
oleosas (incluidos
los concentrados emul
sionables) 3-50 40-95 0-15
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- TABLA VII (continuacién)

Porcentaje en peso X

Ingrediente Diluyen- Agente(s) tenso-

activo te(s) activo(sg)
Suspensiones acuo-
sas 10-50 40~84 1=-20
Polvos finos 1=25 T0-99 0-~5
Grénulos y granzas 0,1-95 © 5-=99,9 0-15
Composiciones muy
concentradas 90-59 0-10 0-2

X Ingrediente activo méds por lo menos un agente tensoactivd
0 un diluyente = 100 % en peso.

_ Pueden utilizarse proporciones inferiores o superiores
de ingrediente activo de acuerdo con el uso pretendido y las
propiedades fisicas del compuesto. Algunas veces son convenien
tes unas relaciones mds altas de agente tensocactivo a ingre-
diente activo y se consiguen mediante la incorporaci&ﬁ a la
formulacidn o por mezclado en tangue.

Los diluyentes sélidos tipicos estdn descritos en la
obra de Watkins y colaboradorés,"Handbook of Insecticide Dust
Diluents and Carriers", 2% edicién, Dorland Books, Caldwell,
New Jerséy. Para los polvos mojables se prefieren los dilu-
yentes mds adsorbentes y los mds densos para los polvoes fi-
nqél Los diluyentes y disolventes liquidos tipicos estdn des-
critos en la obra de Marsden, "“Solvents Guide", 22 edicidn,

Interscience, New York, 1950. Para los concentrados en suspen-
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8ién ée prefiere una solubilidad inferior al 0,1 %; preferi-
blemente, los concentrados en solucién son estables frente

a la separacién de fases a 0°C. En las obras "McCutcheon's
Detergents and Emulsifiers Amnual®, MC Publishing Corp.,
Ridgewood, New Jefsey, asy como en la de Sisely y Wood,
»Encyclopedia of Surface Active Agents", Chemical Publishing
Co., Inc., New York, 1964, se encuentfan listas de agehfes
tensoactivos y de sus aplicaciones recomendadas. Todas las
formulaciones pueden contener cantidades minoritarias'de adi”
tivos para reducir la formacién de espuma, el apelmazémiento,
la corrosién, el crecimiento microbiolégico, ete.

1 Los métodos de preparacidén de estas composiciones son
muy conocidos. Las soluciones se preparan simplemente mez-
clando los ingredientes. Las composiciones sélidas firas se
preparan mezclando y habitualmente moliendo, por ejemﬁlo en
un molino de martillos o de ehergia fluida, ILas suspensio-
nes se preparan por molienda en mojado (véase, por ejemplo,
la patente estadounidense 3.060.084 de Littler). Los grénu-
los y granzas pueden prepararse rociando el material activo
gobre portadores granulados preformados o por técnicas de
aglomeracidén. Véase J.E, Browning, "Agglomeration", Chemical
Engineering, 4 de Diciembre de 1967, pag. 147ff y "Perry's
Chemical Engineer Handbook", 42 edicién, ﬁoGraw—Hill, New

York, 1963, pdg. 8-59fF.

Para mds informacidn relativa a la técnica de la formu—
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1aci$n, véanse por ejemplo la siguiente referencia

H.M. Loux, patente estadounidense 3.235.361, 15 de Fe-
brero de 1966, Columna 6, linea 16 a Columna 7, linea 19 ¥
Ejemplos 10 a 41.

R.W. Luckenbaugh, patente estadounidense 3.309.192,
14 de Marzo de 1967 , Columa 5, linea 43 a Columna 7, 1i-
nea 62 y Ejemplos 8, 12, 15, 39, 41, 52, 53, 58, 132, 138-
140, 162-164, 166, 167, 169-182.

H. Gysin y E. Knusli, patente cstadounidense 2.8?1.855,
23 de Junio de 1959, Columna 3, linea 66 a Columna 5; 1i-
nea 17 y Ejemplos 1 a 4.

G.C. Klingman, "Weed Comtrol as a Science", John Wiley
& Sons, Inc., New York, 1961, pdg. 81-96. ]

J.D. Fryer y S.A. Evaus, "Weed Control Handbook",
58 edicidn, Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1968,
pdg. 101-103. |

En los siguientes ejemplos, todas lasg partes se dan en
peso salvo indicaciéﬁ en contrario.

EJEMPLO 4

Polvo mojable

N'-(2,5-dimetoxifenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipiri-

midin-2-il)carbamimidotioato de metilo 80 %
Alq&ilnaftalensulfonato sddico 2 %
Ligﬁinsulfonato sédico 2 %
s{lice sintética amorfal ‘ 3%
Kaolinita : 13 %
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- Los ingredientes se mezclan, se muelen a martillos has
ta que casi todas las particulas sdlidas son de un tamaflo
inferior a 50 micras y después se vuelven a mezclar los in

gredientes.
EJEMPLO 5

Polvo mojable

N'-(2,5-dimetoxifenilsulfonil)~N-(4,6-dimetoxipiri~

midin-2-il)carbamimidotioato de metilo 50 %
Alquilnaftalensulfonato sédico _ 2%
Metilcelulosa de baja viscosidad ' 2%
Tierra de diatomeas | 46 %

Los ingredientes se mezclan, se muelen groseramente a
martillos y después se muelen neumdticamente para ﬁroducir
particulas de ingrediente activo, casi todos los cuales son
de un didmetro inferior a 10 micras. El producto se vuelve

8 mezclar antes de empaqguetarlo,

| EJEMPLO 6
Grdnulos
Polvo mojable del Ejemplo 5 ° 5 %

Grdnulos de atapulgita (normas de Estadosg Unidos,
20-40 mallas; 0,84-0,42 mm) 95 %

Una suspensidn del polvo mojable que contiene alrede—
dor del 25 % de sélidos se rocia sobre la superficie de
grédnulos de atapulgita en una mézcladora de doble cono. Los

grénulos se secan y empaquetan,

Te 41 -



10

15

20

25

N EJEMPLO 7

N'—(2-clorofenilsulfonil)~N-(4~-metoxi-6-metilpi~

rimidin-2-il)carbamimidotioato de metilo 25 %
Sulfato sédico anhidro 10 %
Ligninsulfonato cdlcico crudo 5 %
Alquilnaftalensulfonato sddico - 1%
Bentonita cédlcica/magnésica ' 59 %

Los ingredientes se mezclan, se mueleﬁ a martillos y
después se humedecen con alrededor del 12 % de ague.-. Ta
mezcla se extruye en forma de cilindros de unos 3 mm de
didmetro que se cortan para producir granzas de unos 3 mm
de longitud. Las granzas pueden utilizarse directamente des—
pués de secarlas o bien las granzas secas pueden ser macha-
cadas hasta que atraviesan un tamiz del n¢ 20 de l2c nor-
mas de Estados Unidos (apertura de 0,84 mm). Los grinulos
que son retenidos en un tamiz del n? 40 (apertura de 0,42
mm) pueden ser empaquetados para uso y los finos reciclados.

EJEMPLO 8

s \
Suspensién oleosa

N'—(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metilpirimi~

din-2-il )carbamimidotioato de metilo . 25 %
Hexaoleato de polioxietilensorbitol 5 %

‘Aceite hidrocarbonado altamente alifdtico 70 %
. Los ingredientes se muelen juntos en un molino de are-
na hasta que las particulas sélidas sge han reducido a un

tamafio inferior a unas 5 micras. La suspensidn resultante

- 42 -



10

15

20

25

“puede sér aplicada directamente pero preferiblemente des-

pués de haberla extendido con aceite o emulsionado en

agua.
EJEMPLO 9

Polvo mojable

N'—(2-clorofenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipirimidin-

2-il)carbamimidotioato de metilo 20 %
Alguilnaftalensulfonato sédico 4 %
Ligninsulfonato sédico 4 %
Metilcelulosa de baja viscosidad ' 3%
Atapulgita , 69 %

Los ingredientes se mezclan bien, Después de moler en
un molino de martillos para producir particulas casi- todas
de un tamafio inferior a 100 micras, el material sec vqélve
a mezclar y se tamiza por un tamiz del n? 50 de las normas
de Estados Unidos (apertura de 0,3 mm) y se empaqueta,

EJEMPLO 10

Grénulos de baja concentracidn

N'—(2,S-dimetoxifenilsulfonil)-N—(4,6—dimetoxipirimi—
din-2-il)carbamimidotioato de metilo 1%

N,N-dimetilformamida 8 %

Grdnulos de atapulgita (20-40 mallas, normas de Es-
tados Unidos) 90 %

FEl ingrediente activo se disuelve en el disolvente y
1a solucién se pulveriza sobre grénulos de atapulgita des~

provistos de polvo, en una mezcladora de doble cono. Cuan-
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do sé ha completado la pulverizacidn de la soluciédn, la mez
cladora se deja funcionar durante un corto tiempo y despuds
se empaguetan los grdnulos.

EJEMPLO 11

Suspensidn acuosa

N'~(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metilpirimi-

din-2-il)carbamimidotioato de metilo L0 %
Acido poliacrilico espesante C,3 %
Eter dodecilfenilico de polietilenglicol 0,5 %
Fosfato disédico v %
Fosfato monosédico o 0,5 %
Alcohol polivinilico 1,0 %
Agua ) 56,7 %

Los ingredientes se mezclan y se muelen en un molino
de arena para producir particulas casi todas de un *hamafio
inferior a 5 micras.,
| EJENPLO 12

Grénulos de baja concentracién

N'-(2,5-dimetoxifenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipiri-.
midin-2~il)carbamimidotioato de metilo 0,1 %

Grdnulos de atapulgita (20-40 mallas, normas de Es-
tados Unidos) 99,9 %

El ingrediente activo se disuelve en un disolvente ¥y
le solucidn se pulveriza sobre grdnulos de atapulgita des-
provistos de polvo en una mezcladora de doble cono, Una vez

completada la pulverizacién de la solucién, el material se
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calienta suavemente pars evaporar el disolvente, Se deja
enfriar el material y se empaqueta.

EJEMPLO 13

Grdnulos
N'—(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi~6-metilpiri-
midin-2-il)carbamimidotioato de metilo , 80 %
Lgente humectante 1%
Ligninsulfonato crudo (conteniendo 5-20 % de azi-
cares naturales) 10 %
Arcilla de atapulgita 9 4%

Los ingredientes se mezclan y se muelen hasté que
atraviesan un tamiz de 100 mallas. Este material se intro-
duce despuéds en un granulador de lecho flufdo, se ajusta al
caudal de aire para fluidificar suavemente altmaterial y se
pulveriza sobre el material fluidificado una fina rceiada
de agua. La fluidificacidén y la pulverizacién se rrosiguen
hasta que se obtienen grédnulos del intervalo de tamafios def
seado, Se interrumpe la pulverizacidén pero se prosigue la
fluidificacién, opcionalmente con aplicacién de calor, has-
ta que la cantidad de agus sé reduce al nivel deseado, ge-
neralmente inferior al 1 %. Decpués se descarga el material,

se tamiza al intervalo de tamafios dereado, generalmente 14-

100-mallas (1410-149 micras) y se empaqueta para su uso.

N
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- ' EJEMPLO 14

Concentrado de gran potencia

N'=( 2-clorofenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipiri-

midin-2-il)carbamimidotioato de metilo 99 %
Aerogel de silice 0,5 %
sflice amorfa sintética 0,5 %

Los ingrediéentes se mezclan y muelen en un molino
de martillos para producir un material que casi en su to-
talidad atraviesa un tamiz del n® 50 de las normas de Es-
tados Unidos (apertura de 0,3 mm), El concentrado puede ser
formulado de nuevo si es necesario.
EJEMPLO 15

Polvo mojable -

N'—(2—clorofenilsuifonil)—N-(4—metoxi-6—metilpirir M

midin-2-il)carbamimidotioato de metilo - % %
Dioctilsulfosuccinato sdédico 0,1 %
S{lice fina sintética ) 9,9 %

Tos ingredientes se mezclan y muelen en un molino
de martillos para producir particulas casi todas las cua-
les son de un tamafio inferiér a 100 micras. El material se
tamiza por un tamiz del n® 50 de las normas de Estados Uni-
dos y después se empaqueta. .
EJEMPLO 16

Polvo mojable

N'—(2-elorcfenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipirimi-

din-2-il)carbamimidotioato de metilo , 40 %
Ligninsulfonato sédico 20 %
Arcilla de montmorillonita 40 %

- 46 -
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Los ingredientes se mezclan bien, se muelen grose-
ramente a martillos y después se muelen neumdticamente pa—'
ra producir perticulas casi todas las cuales son de un ta
mafio infexior a 10 micras, El material se vuelve a mezclar
y después se empaqueta.

EJEMPLO 17

Suspensidén oleosa

N'-(2-clorofenilsulfonil )~Ne(4~metoxi-6-metilpirimi-_ .

din-2-il)carbamimidotioato de metilo . 35 %
Mezcla de ésteres carboxilicos de polialcoholes y
sulfonatos de petrdleo solubles en aceite 6 %

Xileno : ‘ 59 %
‘ Los ingredientes se combinan y muelen en un ﬁolino
de arenas para producir particulas casi todas ellas'ﬁe un
tamafio inferior a 5 micras, El producto puede ser utili-
zado difectamente, extendido con aceite o emulsionzdo en
agua.
BEJEMPLO 18

Granzas extruldas )

N'~(2-clorofenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipiri-

midin-2-il)carbamimidotioato de metilo 25 %
Sulfato sédico anhidro 10 %

. Ligninsulfonato cdlcico crudo 5 %
‘Alquilnaftalensulfonato sédico 1%
Bentonita cdlcica/magnésica 59 %

Los ingredientes se mezclan, se muelen a martillos
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y después se humedecen con azlrededor del 12 % de agua. Ia
mezcla se extruye en forma de cilindros de unos 3 mm de
didmetro gue se cortan para producir granzas de unos 3 mm
de longitud. Las granzas pueden ser utilizadas directamen-—
te después de secar o bien las granzas secas pueden ser ma
chacadas hasta que atraviesan un tamiz del n? 20 de las
normas de Estados Unidos, (apertura de 0,84 mm). Los‘gré—
nulos retenidos en un tamiz del n® 40 (aperturas de 0,42
mm) pueden ser empaquetados para su uso y los finos reci-
clados.

EJEMPLO 19

Suspensidn oleosa

N'-(2-clorofenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxipirimi-

din-2-il)carbamimidotioato de metilo 25 %
Hexaoleato de poiioxietilensorbitol 5 %
Aceite hidrocarbonado altamente alifdtico 70 %

Los ingredientes se muelen en ﬁn molino de arena
hasta que las particulas sélidas se han reducido a un ta-
mafio inferior a unos 5 micras. La suspensién resultante
puede ser aplicada directamente pero preferiblemente des-
pués de extenderla con aceites o emulsionarla en agua.

EJEMPLO 20

Suspensidn acuosa

N'=(2-clorofenilsulfonil )~-N-(4,d-dimetoxipiri-
midin-2-il)carbamimidotioato de metilo 40 %

- 48 -



A P e A At st ot ettt dm o+ atn e e avm

10

15

20

25

~Acido poliacrilico espesante ) 0,3 %

Eter dodecilfenflico de polietilenglicol 0,5 %
Fosfato disédico 1,0 %
Fosfato monosddico 0,5 %
Alcohol polivinflico 1,0 %
Agua 56,7 %

Los ingrediente; se mezclan y se muelen en un mo-
lino de arena para producir particulas casi todas éllés de
un tamafio inferior a 5 micras.. i

BEJEMPLO 21

Grénulos de baja concentracién

N'—(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi~6-metilpi-
rimidin~2-il)carbamimidotioato de metilo 0,1 %

Grénulos de atapulgita (20-40 mallas de las nor- .
mas de Estados Unidos) 99,9 %

El ingrediente activo se disuelve en un aisolven-
te y la solucidn se pulveriza sobre grénulos de atapulgi-
te desprovistos de polvo en una mezcladora de doble cono,
Una vez completada la pulverizacidn de la solucién, el ma
terial se calienta suavemente para evaporar el disolvente,
El material se deja enfriar y después se empaqueta.
UTILIDAD

Los compuestos de esta invencién son itiles como
hérbicidas. Pueden ser aplicados como pre—emergencia o
post-emergencia para el control selectivo de las malas hier

bas en los cultivos o paras el control de la vegetacidén in-

- 49 -
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deseable en las zonas no cultivadas, tales como malas hier

bas y arbustos que crecen en zonas industriales, patios de
almacenamiento, a lo largo de las vallas y de los cimien-—

tos de los edificios, a lo largo de las vias férreas y ser

- vidumbres de paso, etc. Seleccicnando adecuadamente la pro-

porcidn y el tiempo de aplicacidn, los comﬁuestos ce esta
invencién pueden utilizarse para modificar beneficiosamen—
te el crecimientc de las plantas. -

La cantidad exacta de compuesto de Pérmula T & uti-
lizar en cualgquier situacidn dada veriard de acuerds con
el resultado final determinado deseado, el uso implicado,
lés malas hierbas a controlar,'el tipo de terreno, la for-
mulacién y el modo de aplicacién, las condiciones abtmosféri-
cas, etc. Como intervienen tantas variables, no es posible
establecer una proporcién de aplicacidn adecuada para todas
las situaciones. En sentido amplio, los compuestos de esta
invencién se utilizaen en proporciones de aproximadamente
0,01 a 20 kg/Ha, con una proporcién preferida de 0,1 a
10 kg/Ha. Generalmente se seleccionardn las proporciones
inferiores de la gama para los terrencs mds ligeros, para

el control selectivo de las malas hierbas en los culti-

. vds o en situaciones donde no es necesaria una persisten-

cia mixima.
En general, las propiedades mds altas de aplica-

cidn dentro de estos limites se seleccionardn para condi-
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“cioﬁes adversas o cuando se desea una prolongada persisten
cia en el terreno.

Los compuestos de Fdrmula I pueden combinarse con otros
herbicidas y son especialmente utiles en combinacién con
3-(3,4-diclorofenil)-1,1-dimetilurea, triazinas como 2-clo-
ro—-4~{ etilamino )-6-(isopropilamino)~-s-triazina, uracilos
como 5-bromo-3-sec~butil-6-metiluracilo, N-(fosfonometil)-
‘glicina, 3-ciclohexil-l-metil-6-dimetilamino-s-triazin-2,4-
(1H,3H)-diona, N,N-dimetil-2,2-difenilacetamida, ﬁqido 2,4-
diclorofenoxiacético (y compuestos estrechamente relaciona-
.dos), 4=cloro-2-butinil-3-clorofenilcarbamato, éste}udel
dcido diisopropiltiolcarbdmico con el alcohol 2,3--dicloro-—
alflico, éster 5-(2,3,3-tricloroalilico) del decido iiiso—
propiltiolcarbdmico, N-benzoil-N-(3,4-diclorofenil)--2-ami~-
nopropionato de etilo, metilsulfato de 1,2-dimetil-3,5-
difénilpirazolio, 2-[4-(2,4-diclorofenoxi)fenoxi Jpropanoato
de metilo, 4—-amino-6-ter-butil-3~(metiltio)-1,2,4-triazin~
5(4H)ona, 3-(3,4-diclorofenil)-i-metoxi-1-metilurea, 2,2-
didxido de 3-isopropil-1H-2,1,3-benzotiodiazin-(4)-3H-ona,
o, a,a-trifluor-2, 6-dinitro-N,N-dipropil-p-toluidina, ién
1,1'-dimetil-4,4'-bipiridinio, metanoarsonato monosdédico,
~2-cloro-2',6'~dietil(metoximetil)acetanilida y 1, 1-dime-
$i1-3~(a,a, a=trifluor-m-tolil )urea. or

Ta actividad de estos compuestos fue descubierta en

ensayos en invernadero. A continuacidn se describen los
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- enséyos y se indican los datos obtenidos en los mismos.

Ias puntuaciones para los compuestos probados por

los Procedimientos A a C descritos mds adelante son las
siguientes:

0

efecto nulo

& 6 10 = efecto mdximo

= gquemadura

= clorosis o necrosis

= desfoliacidén

inhibicién de la emergéncia
= retraso del crecimiento

= efectos formativos

g = @ =®% Y aQ o
i

= pigmentacidén desusada
6F = floracidén retrasada.

PROCEDIMIENTO DE ENSAYO A&

En un medio de cultivo se siembran semillas de garran—

chuelo (Digitaria esp.), cerreig (Echinochloa crusgalli),

avena loca (Avena fatua), cassia (Cassia tora), ipomea
(Ipomoea esp.), cadillo (Xanthium esp.), sorgo, maiz, so-

ja, arroz, trigo y tubérculos de juncia (Cyperus rotundus)

y se someten a un tratamiento de pre-emergencia con una so
‘1uci6n en un disolvente no fitotéxico de los compuestos in
dicados en la Tabla VIII., Al mismo tiempo se siembran co-
mo controles otra serie de semillas y tubérculos de todas

las malas hierbas y plantas culitivables anteriores. Las
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y plentaciones de control no se someten a tratamiento, es
decir, no se aplica ningin compuesto ni ningin disolvente.
A) mismo tiempo, se rocian con una solucidn de los compues
tog indicados en la Tabla VII en un disolvente no fitotd-
xico unas plantitas de algoddn con cinco hojas (incluldas
las cotiledonarias), alubias de rifidn arbustivas con la
segunda hoja trifoliada en expansidn, garranchuelo con dos
hojas, cerreig con dos hojas, avena loca con una huja,
casia éon tres hojas (incluidas las cotiledonarias), ipomea
con cuatre hojas (inclufdas las cotiledonarias), cadillo
con cuatro hojas (incluidas las cotiledonarias), sorgo con
tres hojas, mafz con tres hojas, soja con dos hojas coti-
ledonarias, arroz con dos hojas, trigo con una hoja y jun
cia con tres-cinco hojas. Otros grupos de las mismas malas
hierbas y plantas cultivables se rocian con el mismo disol-
vente no fitotdxico para constituir las plantas de control,
T,as plantas sometidas a tratamiento de pre-emergencia y
post-emergencia y los contaeles ge mantienen en un inverna
dero durante 16 dfas y después todas las plantas tratadas
ge comparan con sus controles respectivos y su respuesta al
tratamiento se clasifica visualmente.

lag clasificaciones para log compuestos ensayados se

encuentran en la Tabla VIII.

\
1
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- TABLA VIII

R SCH, . OCH4
SO N = L -NH._<T(:)
N
R, v

R, cl cL CH40

Ry H H CH,0

Y CH, CH;0 CH,0
kg/Ha 0,4 0,4 0,4
Posb-emergencia .
ALUBIA ARBUSTIVA 3C,3H,9G¢  2C,7H 5G
ALGODON 2¢,3H,9¢  2¢,3H,8G 1C,2H
IPONMEA 9a 2 -1
CADILLO 2H,8G 1C 6F
CASIA 9c 1G,6G 2¢,5G
JUNCIA .0 5G 4G
GARRANCHUELO 1C,4G 4G 4G
CERREIG 9 81 1C,8H
AVENA LOCA TG 2G 0
TRIGO 8a 0 0
MAIZ 2u, 9% 5G 24,8G
SOJA 2¢,96 34, 8¢ 1G, "
ARROZ 20, 96 56 4G
SORGO 3U,9¢ 36 2H,76G

- 54 -
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CH3O
CH30
CH3O

. 2,0

G, 28,76
23, 21,56

56
GF
5G

6G.

1c,

5G

2H,7G

2G
2G
8G
5G
6G
8G
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PABLA VIII (continuacién)

- 55 -

R, cl c1 CH30 CH,0

Pre—emergencis

TPOMEA 8¢ 56 56 5G
CADILLO 86 10E 0 66
CASIA 9 5G 0 10
JUNCIA 5G 56 0 0
GARRANCHUELO 2¢,8G - 5G 0 26
CERREIG 9H 4G 0 Al
AVENA LOCA 86 0 0 4G
' TRIGO 9H "0 0 4G
MAIZ 9 3¢ 36 0
SOJA SH 1C 0 iC
ARROZ 10E 4G 2 26
SORGO 9% 2c 0 0

CHs
CH-COpCH3  CHy
; N
<:> SON = —NH—%(/ —>
N
c1 CH,

kg/Ha. 0,4

Post;emergencia

ALUBIA ARBUSTIVA 65 ' 96 6Y

ALGODON 2H 5C 9
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SORGO

MAIZ

S50JA

TRIGO
AVENA LOCA
ARROZ
CERREIG
GARRANCHUELO
IPOMEA
CADILLO
CASIA
JUNCIA

Pre-emergencia

SORGO

MAIZ

SOJA

TRIGO

AVENA LOCA
ARROZ
CERREIG
GARRANCHUELO
TPOMEA
CADILLO

PABLA VIII (continuacién)

16
5U
4G
3¢
4C
2C
8¢
1¢’
3C
1H
9¢
5G

1C
9G
5H
8¢
ic

 10E

9H
10
9G
8G

- 56 -

8¢
8¢
96
8G
G
8¢

6G
5G

9G

8G

G
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CASIA
JUNCIA

kg/Ha

Post—emergencia

ALUBIA ARBUSTIVA
ALGODON |
SORGO

MAIZ

5074

TRIGO

AVENA LOGA

ARROZ

CERREIG
GARRANCHUELO
TPONEA

GADILLO

CASIA

TABLA VIII (continuacién)

2G
1C 6G

SCH 3

| ¥
S0N = C - NH——<T
N ::<;

cl H

-
-2

6C 96
2C 8¢
5U Sa
Sc

1C -

1C

5C 8G
9c

2C 5G
10C

Sc

9c

- 57 -
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JUNCIA

Pre—emergencia

SORGO
MAIZ
50JA

- TRIGO

AVENA IOCA
ARROZ
CERREIG
GARRANCHUELO
IPéMEA
CADILLO
CASIA
JUNCIA

kg/Ha

Post-emergencia

ATUBIA ARBUSTIVA

ALGODON
SORGO

TABLIA VIII (continuacidn)

10U et

1C %H

0,4

3G 9% 6Y
4c - SG

- 100 8¢

- 58 -
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MAIZ

S0JA

TRIGO
AVENA LOCA
ARROZ
CERREIG
GARRANCHUELO
TPOMEA
CADILLO
CASTA
JUNCIA

Pre—emergencia

SORGO

MAIZ

SOJA

TRIGO

AVENA LOCA
ARROZ
CERREIG
GARRANCHUELO

"IPOMEA

CADILLO

CASIA
JUNCIA

26
2C
2G
3¢
2C
2C
3G
5C
2C
2¢
2G

16
1C -

2C
5G
4G
9H
16
1C
5G
2C

2C
4G

TABLA VIII (continuacidn)

66
76

5G
TH
96

TG

1G

5G

- 59 -
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PROCEDIMIENTO DE ENSAYO B

Dos bandejas de pldstico para bulbos se llenan con tig
rra arcillosa de aluvidn de Fallsington, fertilizada y calci
ficaeda. Una bandejs se siembra con semillas de maiz, sorgo
y varias malas hierbas herbdceas. La otra bandeja se siembra
con semillas de soja, tubérculos de juncia pﬁrpura (v nerus
rotundus), y semillas de varias malas hierbas de hojs ancha,
Se siembran las siguientes semillas de malas hierbas herbd-

ceas y de hoja ancha: garranchuelc (Digitaria sanguiralis),

cerreig (Echinochloa crusgalli), avena loca (Avena fatua),

cafiota (Sorghum halepense), almorejo gigante (Setaria faberii),

pelosa azul de Kentucky (Poa pratensis), bromo (Bromus seca—

linus), mostaza (Brassica arvensis), cadillo (Xanthium

permsylvenicum), bledo (Amaranthus retroflexus), grewa

(Paspalum dilatatum), ipomea {Ipomoea hederacea), casia

(Cassiz tora), sida (Sida spinosa), gordolobo (Abutilon

theophrasti), y hierba talper a(Datura stramonium).

Una maceta de 5 pulgadas (12,7 cm) de didmetro también
gse 1lena con tierra preparada y se siembra con semillas de
arroz y trigo. Otra maceta de 5 pulgadas (12,7 cm) se siem-
bra con semillas de remolacha azucarera, Los cuatro recipien-—
tes wnteriores se someten a un tratémiento de pre-emergencia
con soluciones del compuesto indicado en la Tabla IX en di-
solventes no fitotéxicos (es decir, soluciones de dicho com

puesto pulverizadas sobre la superficie de la tierra antes

- 60 -
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de la germinacidn de las semillas) Se preparan duplicados

de los recipientes sembrados antes descritog sin tratamien-

to y se utilizan como controles,

Veintiocho dias después del tratamiento, se evaluan

las plantas tratadas y las de control y los datos registra

dos se encuentran en la Tabla IX,

TABLA IX
0CH
ScRy 3
oo bl O)
N
Ccl Hy

HERBICIDA DE PRE-ENERGENCIA

Pierra arcillosa de aluvién de Fallsington

Proporcidn, ke/Ha

Garranchuelo
Cerreig

Sorgo

‘Avena loca

Caflota

Grama

Almé}ejo gigante
Pelosa azul Ky.
Bromo

Remolacha gzucarersa

1/4

56
9, TH
9a, 96
56
76,58
56, 5C
96, 9C
10E
76,50
96,9¢

- 61 -
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0
76, TH
76,5H
36
6G

5G, 3H
8G

3C,5G
3C,6G
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Maiz
Mostaza
Cadillo
Bledo
Juncia
Ipomea
Casia
Sida
Gordolobo
Higrba talpera
Soja
Arroz

Trigo

TABIA IX (continuacidn)

9G, %H
10C

0

10C
10C
5G
10C
10C
10C
7G¢,3C
5G, 30
8G, 8H
6G

56, 5H

86

0

(¢

0

0

0

9c, 66
56

4G

oH
8¢,5H
0

PROCEDIMIENTO DE ENSAYO C

i

Unas macetas de pldstico de 25 cm de didmetro, llenas

de tierra arcillosa de aluvién de Fallsington, se siembran

con soja, algoddn, alfalfs, maiz, arroz, trigo, sorgo, gor-

dolobo (Abutilon theophrasti), sesbania (Sesbania exaltata),

casia (Cassia tora), ipomea (Ipomoea esp.), hierba talpera

(Datura stramonium), cadillo (Xenthium pennsylvanicum), ga-

rranchuelo (Digitaria esp), juncia (Cyperus rotundus),

cerreig (Echinochloz crusgalli), almorejo gigante (Setaria

faberii), y avena loca (Avena fatua), Aproximadamente dos se—

manas y media después de la siembra, las plantas jévenes

- B2 -
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§ la tierra alrededor de las mismas se pulverizan totalmen-
te con el compuesto de la Tabla X disuelto en un disolven-
te no fitotdxico. Otros grupos de las mismas malas hierbas
y plantas de cultivo se pulverizan con el mismo disolvente

no fitotdxico para proporcionar las plantas de control, Ca-

torce dias después del tratamiento, todas las plantas hrata-

das se comparan con los controles de disolvente no fitoté-
xico y su respuesta al tratamiento se clasifica visunelmente,

obteniéndose los datos presentados en la Tabla X,

TABLA X
. ocH
3
\ TCH3
I e
2
N
¢l CH3

Tratamiento sobre la capa superior de la tierra/fo-

llaje

Provorcién, kg/Ha 1/16 1/32 1/4 1/16
Soja 8G,5B ' ose 10¢,7C¢  6C,10G
Gordolobo 10G,5C 0 10G,7C 8G,3H
Sesbania 8a,7C 0 10G, 9C 8G,4C
Casia 6G,2C - 10G,3C TG
Algodén 76,20 3G 10G,4C  8G,2C
Ipomea 10G, 8C 0 10G,7C 8G,5C
Alfalfa | 10G, 8C 3¢ 106,5¢ 76

N 6



PABLA X (continuacidn)

Proporcidn, kg/Ha 1/16 1/32 1/4 1/16
Hierba talpera 6G 0 - 9G,3C 9, 3C
Cadillo 26 0 4G 4G
Maiz 10G 7G,5H 8G,2U 8G,2U
Garranchuelo 0 0 2G "0
Arroz 7G,3C 4G 10G,2C 104
Juncia 0 0 0 )
Cerreig 8G, 3H 2G 10G,2C *0G
Trigo 26 0 TG _ 3G
Almorejo gigante 4G 2G 10G 8¢
Avena loca 5G ) les 6C
Sorgo 8G¢,3H  5G 10G 10G

15

20

25

-
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En resumen, la Patente de Invencidén que se solicita

deberd recaer sobre las siguientes:
REIVINDICACIONES

1. Un procedimiento para la preparacién de N-hetero

ciclil-N'~(arilsulfonil)carbomimiditivatos de férmula:

X
SRy /
7S

Rys0pN=0-8E ~{ () 2

N _<
Y

o una sal agricolamente adecuada del mismo, donde

R

R .

es

R2 es alquilo C1—C10; CH20H200H3; CHQCHQOCHQCHB;
CH20H20H200H3; CHQA,-?H-A donde A es 002-(alquilo C1—C4),
CH3

ﬁ /alquilo C1-C4

CN

E _Aauilo 6y -¢,
N

~x ' “ealquilo C4-C,
1 0 |
I ,///C 3 b . N
CN , CNH,; fenilo, fenilo sustituido con CH
~~oct, 2 3

o cloro, CN, alquenilo 02—04 0 alquinilo 02—04;
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Ry es'H? F, Cl, Br, CHy OE,0, NO,, CFz, CH;S(0) , COOR
CONR6R7;

50

R, es H, F, Cl, Br, CHB’ CHBO, NO,, CE3 o) CHBS(O)n; donde
n=0, 1 6 2;

R5 es alquilo 01—04 0 alquenilo 03—04;

R6 es H, CH3O o alguilo 61-03;

R7 es H o alguilo 01-03;

X es OHy, CH;0, CHzCH,0 o CH;OCH,;
Y es CH3 & CHBO y»

X es CH o Nj

con la condicidn de que Rz y Ry son diferentes entre si
cuando uno de ellos es NO2 o} CF5 y

cuando R6 es GH5O, R? es CH5 cuyo procedimiento compiende
hacer reaccionar una sal de un &cido carbamimidoticico de

férmula (II):

. 5
1

M*R, 508 =g _NH;< O\

1°Y2" "y _<z; (1)

con un agente alquilante de férmula (III):

D
®Ra v° (D)
ddnde Rl’RZ’X’Y Yy 2 son los definidos anteriormente; D es
S0, CL. B, o I; M es un metal alcalino o alcalinotérreo y
9 .

n es un milmero entero correspondiente a la valencia de D.
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2, Un procedimiento segin la reivindicacién 1, don

de R1 es

3, Un procedimiento segin la reivindicacién 2, don
de R3 es Cl, 8?7 CH3’ CHBO, N02 0 002R5 y
R4 es H o Cl.

4, Un procedimiento segin la reivindicacidén 2, don

de R2 es alquilo 01-06, CHgCHaOCHs, CH26H2002H5, CH2CH2CH2OCH5,

GHph o ~GHA, donde 4 es 002-(a1qui1c3 G,-C,), CH, -H=CH,
CH5
o -C=CH.
5, Un procedimiento segin la reivindicacidn 4, don
de Ry es Cl, Br, CHg, CHz0, NO, 6 CORg ¥
R, es H o Cl. !

6. Un procedimiento segin la reivindicacién 5, don
de R4 es Hy
R, es 61, iy, NO, o CORs.
’ 7. Un procedimiento segin la reivindicacidén 6, don
de R2 es alqullo C;-C4 jCHzA @O -CHA. donde A es Cocha,

CH3
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06202115, CN o CH=CH,.

8. Un procedimiento segiin la reivindicacidén 7, don
de X es CH3; u OCHB.

9. Un procedimiento segin la reivindicacidén 2, don
de R2 es CHB;

R3 es Cl. CH3 0‘N02 y
R4 es Hy, C1 o GHB'

10. Un procedimiento segin la reivindicacidn L don
de el nombre del compuesto obtenido es
N'-(2,5-dimetoxifenilsulfonil)~N-(4,6-dimetoxipirimidin-2-
il)carbamimidotioato de metilo.

' 11. Un procedimiento segfin la reivindicacién 1, donde
el nombre del compuesto objetino es
N'-(2-clorofenilsuldonil)-N~-(4,6-dimetoxipirimidin-2-il)~-
carbamimidotioato de metilo.

12. Un procedimiento segin la reivindicacién 1, donde
el nombre del compuestoc obtenido es
N'-(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metilpirimidin-2-
il)carbamimidotioato de metilo.

13. Un procedimiento segin la reivindicacidn 1 donde
el nombre del compuesto obtenido es
N'-(2-clorofenilsulfonil)-N-(4,6-dimetoxi~1,3,5-triazin-
2-il)carbaminidotiocato de metilo.

4. Un procedimiénto segln la reivindicacidn 1 don-

de el nombre del compuestos cbtenido es
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N'-(2-clorofenilsulfonil)-N-(4-netoxi-6~metil-1,3,5-triazin
«2-il)carbamimidotioato de metilo.

' 15. Un procedimiento segin la reivindicacidén 1 donde
el nombre del compuesto obtenido es
2-f(2-clorofenilsulfonilimino) (4-metoxi-6-metilpirinidin-2-
ilamino)metiltié]propionato de metilo.

16. Se reivindica por Gltimo como objeto sobfé‘el que
ha de recaer la patente de invencidn que se solicita: UN PRO
CEDIMIENTO PARA 1A PREPARACION DE N-HETEROCICLIL-~N '—(-ARILSUI._:
FONTL)CARBAMIMIDOTIOATOS. o

Todo conforme queda descrito y reivindicado éﬁ.la pre

sente memoria descriptiva que consta de sesenta y mweve PAZi-

nas mecanografiadas.
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