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‘sulfonamida, que son Gtiles para la regulaci6én del crecimien

-2 - REF,: BA-8272-A.

RESUMEN DE LA INVENCION

N- (Heterocicloaminocarbonil)arilsulfonamidas y tienil-
sulfonamidas donde el radical heterocfclico estd disustitui-
do, v.g. N—[{@-(2~metoxietoxi)-G—metilpirimidip-Z—ii]amino—
carbonil}—2—nitrobencenosulfénamida Y N—[[ﬁ-(Z,Z,Z»trifluor—

etoxi)—6—metilpirimidin~2—ii]aminocarbonilj-2—nitrobenceno-

to de las plantas y como herbicidas de pre-emergencia y post-
emergencia.

ANTECEDENTES DE LA INVENCION

Esta invencidn se refiere a nuevas N-(heterocicloami-
nocatbonil)arilsulfonamidas y N~ (heterocicloaminocarboril)-
tienilsulfonamidas donde el radical heterociclico estd di-
sustituido; Los compuestos de esta invencibn y sus saiss
agrfcolamente adecuadas son Gitiles como productos quimicos
agrficolas, por ejemplo como regulantes del crecimientc de las
plantas y como herbicidas.

En las solicitudes de patentes estadounidenses 824.805,
presentada el 15 de Agosto de 1977, y 840.389, prescntada el
6 de Octubre de 1977, se describen como herbicidas, entre
otro§,.compuestos de la siguiente fOrmula:

W
Rl-SOZ—ﬁH—C—NH-R
En la primera, R es un radical de férmula:

X
S S
. —~<:/ \
[
TN

Z

y en la segunda, un radical de férmula:

——
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~£6rmula:

-3 -

N
_</ \
-
Z

En ambas. solicitudes, Rl puede ser

- / N\
\\/ R5 ° <_S>\

B Re

R3 puede ser cloro, bromo, flfior, nitro, metilo, metoxi,

.

trifluormetilo o CH3S—;
(),
n es 0, 1 o 2;
Ryr Rgs Rg y R, pueden ser cada uno de ellos hidr6genc, flfor
cloro, bromo o metilo; ademds, en ambas solicitudes, RS'
R6 y R7 pueden ser cada uno de ellos metoxi. En ambas so-

licitudes, X puede ser alcoxi de 1 a 3 &tomos de caibono,

trifluormetilo, CH3S- o) CH3OCH2—

Z es metilo o metoxi y
W es oxfgeno o azufre.

En ia solicitud de patente estadounidense nﬁmero‘de se-
rié 840.167, presentada el 6 de Octubre de 13977, se descri-

ben como herbicidas, entre otros, compuestos de la siguiente

L

SOZNC~N

32 31
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donde
cada uno de los radicales Ry ¥ Ré puede ser hidrdgeno o
metilo:

R3 es D

By Rg :
— | 4 \
R (:) : 0 S,/)h” i

%
4

X puede ser alcoxi de 1 a 3 &dtomos de carbono, CF3, CH3S-,

By

CH40CH,~ 0 CH40CH,CH,0-;

Y es CH, u OCH3 vy

3
Z es CH o N,
En la solicitud de patente estedounidense nfimero de se-

rie 910.965, presentada el 30 de Mayo de 1978, se desc.iben

como herbicidas, entre otros, compuestos de la siguiants

formula: V
SOZNéNR :
Rk
R 415
2 ¢) oR
|
7 0]
R
donde

-CR es un radical &acido, salino, éster o amida;

Ry nuede ser
X

N—--

(:) A
Y

~e

- N

R2 prede ser hidrdgeno, clore, bromo , flfor, nitro, we-
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del crecimiento de la vegetacién indeseable constituye una

variedad de materiales Gtiles para destruir o inhibir (con-

tilo, metoxi o metiltio;

es hidr6geno, cloro, bromo o metilo;

R4 y R5 son independientemente hidrfgeno o metilo;

W es oxigeno o azufre;

X puede ser metilo o metoxi;

Y puede ser ~OCH,CF5, -0(CH,),0CH,, -0 (CH,) ,0C, Hg,
—O(CHZ)BOCH3, _O(CHZ)BOCZHS’ —OCHzCOZCHB, -OCH2C02C2H5

CH3 . H3
'C2H5, —S(CH2)2OCH3, —S(CH2)2OC2H5, —SCHZCOZCH3,
-SCH2C02C2H5, -SCHCOZCH3, -SCHCOZCZHS’ —S(CHZ)ZCOZCH3
CH3 H3

o -S(CH2)2C02C2H5 y

Z es éH o N.

La presencia de vegetacifn indeseable produce grandes
daiios a los cultivos fitiles, especialmente a los productos
agrfcolas que satisfacen las necesidades bédsicas del hombre
de alimentos y fibras, como algodén, arroz, mafz, trige y
similares. La actual explosién de la poblacibén mundial y
la consiguiente escasez mundial de alimentos y fibrés cxige
mejoras en la eficacia de produccién de estos cultivos. La
prevencién o reduccién al minimo de las pérdidas de una par-

te de estos valiosos cultivos por destruccién o irhibicidn
forma de aumentar esta eficacia. Se dispone de una amplia
trolar) el crecimiento de la vegetacidn indeseable; estos ma-

teriales son comlnmente denominados herbicidas. Sin embargo,

todavia existe la necesidad de herbicidas eficaces.

-~
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COMPENDIO DE LA INVENCION

De acuerdo con esta invencidn, se proporcionan nuevos

compuestos de Formula I y sus sales agricolamente adecuadas,

composiciones agricolas adecuadas que los contienen y méto-

dos de utilizacidn de los mismos como reguladores del cre-

cimiento de las plantas y herbicidas de pre-emergencia y

donde

‘post-emergencia, tanto generales como selectivos:

X

" RSO NCH—\O 4

no]-ﬁ-z -'-
(1) Y

"R es

Rl Yy R2 son independientemente H o CH

/ \ 0
<S/~
Re 4

T4

37

R4 es Cl, Br, F, NOZ' CH3, OCH3r CF3 o R3S(O)n, donde

R3 es alquilo Cl 6 © alquenilo CB_C4;
es H, Cl, Bxr, F, CH3 u —OCH3;

es 0, 1 o 2;

es CH3 u —OCH3;

es alqullo C3 C4, alquilo C2 4 sustitufdo con CH3O;
algquilo v2—C4 sustitufdo con 1 a 3 &tomos de Cl, Br

2He

CO2CH3 o} C02C2H5; CH2F; CHZCl; CHZBI; alguenilo CZ—C4;

algquinilo Cy-Cyi SCN; Nyj A(CHZ) pB1Rys donde mes Z o

o F; alquilo Cl—C4 sustituido con CZHSO’ CN, CO

3; Ry es alquilo C;~C3; Aes 0o Sy Ay es 0o S’O)
A(CI2) CRlS' donde A, y W, son independientemente O

}

1 ,
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© Sy Ry es alquilo C4-C,, opcionalmente sustitufdo

con 1 a 3 dtomos de I', ClL o Br o R15 es N(CH3)OCH3 0

| i
NR8R97 A(CHz)m—ifjgi] H ACHZgL; ACH(CH3) L, o

I
ACHZCHZLL, donde L es N(CH3)OCH3 o NR8R9, donde R8 y

R, son independientemente H, CH3 o] C2H5 oL es ORlO’

9

donde R,, es H o alquilo C1~C4; NR, 1Ry, donde Ry, es

10
Ho CH3 y R12 es algquenilo C3-C4, alquilovcz—c3 susti-

tuido con OCH; u OC,Hg, ciclopropilo o alquilo Cl-C2

3

sustituido con CN, CO2CH3 o C02C2H5; OR13 donde R13

es alquilo C4—C6, cianoalquilo Cl-C4, alquenilo C3~C4,
. _ , _ PR

alquinilo C5-C,, CH2E<:] o alquilo C,-C,4 sustituldo

con 1 a 3 &tomos de F, Cl o Br; SR14 donde R14 es ciand

alqui}o‘cl-cz, alilo o propargilo;
Wes 06 S vy
% es CH o N;
con la condicién de que cuando uno cualquiera de los radica-

les Ry o Ry 0 los dos son CHs, Y no puede ser OCHZCHZOCH3.
Son preferidos por razones de actividad biolégica o fa-
cilidad de sintesis, o pér ambas razones a la vez, los com-
puestos de Férmula I donde: |
Y es alquilo C4-Cy sustitufdo con CN, CO,CH, o.COZCZHS; al-
‘quenilo Cz—C4; alquinilo C2—C4; SCN; N3; A(CHZ)mA1R7' don~
de mes 2 0 3, R7 es a;quilo Cl—C3 y Ay es 0o S(O)n;

ACH.CL; ACH(CH3)ﬁL; ACH,CH,CL, donde A es 0 0 §y L es

2”
N(CH3)OCH3 o NRgRy, donde Rg y Ry son independientemente
H, CH3 o C)Hg o L es ORyg donde R;g es alquilo C1=Cyi NRp37
Ryy donde R, es HoCH,yy Ry, es alquenilo Cy=C,, alquilo
C,-C, sustituido con OCH,; u OC,Eg o alquilo C;-C, sustituf-

do con CN, COZCH3 o] C02C2H5; OR13 donde K 5 es cianoalgui-
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lo Cy-Cy, alquenilo C3-Cg4, alquinilo C3-Cg, CH2—<::] o al-]

quilo C,-C, sustitufdo con 1 a 3 &tomos de F, Cl o Brj;

SR 4 donde R14 es cianoalquilo Cl—Cz, alilo o propargilo.

1
Mas preferidos debido a su mayor actividad y/o precio
de coste mds favorable, son ios siguientes:
{1) Compuestos del grupo pfeferido donde Ry ¥ R, son Hy
W es O;
(2) Compuestos del grupo mds preferido (1) donde Y es ARyq
.y R16 es CHZCF3, CH2C320R17, CH(CH3)002R17, (CH2)3OR17
o} éH2CH2C02Rl7, donde Aes 00 Sy Rl? es CH3, ~C2H5 o)
i=C3Hlyi
(3) Compuestos del grupo mis preferido (2) donde A es OV

R es distinto de CH2CH2C02R17;

16
(4) Compuestos del grupo més preferido (3) donde R es

-

R
4
5

(5) Compuestos del grupo més preferido (4) donde RS es Ho Cl;

(6) Compuestos del grupo mds preferido (5) donde R, es Cl
o] NO2 y

(7) Compuestos del grupo méds preferido (6) donde R5 es H.
Especificamente préferidos por su notable actividad her-

bicida o por su facilidad de sintesis altamente favorable,

o por ambas razones a la vez, son los siguientes:

éster metflico del écido 2—[(6—metil—2—[(2—nitrofenilsulfo~
nilamino)carbonilaminé]pirimiﬁin-4—ilox£}acético |

2-cloro-| [6-metil-4-(2,2,2-trifluoretoxi)~1,3,5-triazin~2-
ii}aminocarbonii]bencenosulfonamida

Nw[[4-metoxi-6—(2;2,2—trifluoretoxi)—l,3,5—triazin—2-il)ami-
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| piaaas de Férmula III; R, W, X, Yy Z son los definidos ante-

nocarbonil]—2-nitrobencenosulfonamida
dster metflico del &cido 2-[[2-[ (2-clorofenilsulfonilamino)-
carbonilamino]6-metilpirimidin—4~iloxi]]propanoico y
éster metflico del &cido 2—[(6—metil—2—[(2—nitrofenil)sulfo—
nilaminocarbonilamind]—4—pirimidiniloxi)]propanoico.
Sintesis
Como muestra la Ecuacién 1, los compuestds de P6rmula I
pueden ser preparados por reaccifn de un isocianato o isq—
tiocianato de sulfonilo adecuadamente sustituido, de F6rmula

II, con una 2-aminopirimidina o 2~amino-1,3,5-triazina apro-

riormente.

Ecuacidén 1

X
" 4
oW o+ HN 7 RSOZNHCNH-—< \ g
RSONCW + H, _<O N_(
Y
(I1) (111) .,. (1)

La mejor forma de llévar a cabo la reaccibén de la Ecua-
ciént 1 es en un disolvente orgénico aprdtico inerte como
cloruro de metileno, tetrahidfofurano o acetonitrilo, a la
pfesién atmosférica y a la temperatura ambiente. La forma de
adici6n no es critica; sin embargo, frecuentemente conviene
agregar el isocianato o isotiocianago de sulfonilo II a una
suspensibn agitada de la amina heterociclica III. Como estos
isocianatos e isotiocianatos.habitualmente son liquidos, su
adicién puede ser controlada fécilmente. La reaccibn es gene-

‘ralmente exotérmica. En algunos casos, el producto deseado
es insoluble en el medio de reaccibn caliente y cristaliza

del mismo en forma pura. Los productos solubles en el medio
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de reaccidn son aislados porx evaporacién del disolvente,
trituracién del residuo sélido con disolventes como 1-cloro-
butano o &ter etilico y filtracidn.

Como muestra la Ecuacidn 2, los compuestos de Férmula I
donde R, €S Hy Ry es CH3 pueden ser preparadoé por reac-
cién de un isocianato © isotiocianato de sulfonilo adecuada-
mente sustitufdo de Férmula II con una 2-metilaminopirimidi-}
na o J-metilamino-1,3,5-triazina adecuadas de Formula IIIL;
R, Ry W, X, Y_y Z son log definidos anteriormente.

Ecuacién 2

- X W ¥
: N Nl
/ N\ !1 FERNY
RSO,NCW  + R2NH—< 7 Rsozrg(nil 'z
N ‘L | N
_41Y 1 Ro '—<!
(11) (I11) (1)

La veaccién se lleva a cabo como se ha descrito enr la
Ecuacién 1.

Los compuestos de Férmula I donde Rl es metile pueden
ser preparados por metilacifn'de las sales de los compuestos
de Pérmula I donde R, es H, como se indica en la Ecvacidn 3;
R, Rz, Rl’ W, X, Yy % son los definidos anteriormente y M

@s un catién metdlico v Q un anidn, tal como un haluro o me-

tilsulfato.

Ecuacién 3

W X ' H *
L P

~ it / 5
Rsozl‘mz;q -< ~ Z + R.Q S Rsozriw%r—< \'g

A b
2 v BBy

/
Y
(1)
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La mejor forma de llevar a cabo la reaccién de la Ecua-
cién 3 es .en disolventes orgénicos apr6ticos como tetrahi-
drofurano, dimetilformamida o dimetilacetamida, a la presibn
atmosférica y a la temperatura ambiente. Pueden cmplearse
agentes alquilantes como sulfato de dimetilo o yoduro de me-
tilo. El producto deseado puede ser aislado vertiendo la
mezcla de reaccién en agua y separando por filtracibn el
sb6lido precipitado.

Alternativamente, los compuestos de Férmula I donde R,
es metilo pueden ser preparados por reaccién de un clorxruro
de sulfonil-N-metilcarbamilo o un clor uro sulfonil-N-me-
tilcarbamilt%oico adecuadamente sustituidos, de Férmula IV,
con una 2~aminopirimidina o 2-amino-1l1,3,5-triazina adecuadas
de F6rmula III, como se indica en la Ecuacibn 4; Ry, Rys R,~
X, Y, Wy Z son los definidos anteriormente.

Ecuacién 4 |
W ' X
| =
Ecm S+ .'ARZNH"‘(/__\Z
1 N'-{(
Y

RSO2

¥

(Iv) ‘ (I11)
' X
-
RsoeNc'N-</ N\ 7z
1\
B T Ny
(1)

La preparacién de ureas a partir de aminas y cloruros
de carbamilo o cloruros carbamiltioicos es muy conocida. La

mejor forma de llevar a cabo la reaccibn consiste en agregar
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12 o

cantidades equivalentes del cloruro 1V y de la amina III a
un disolvente orgénico inerte como tetrahidrofurano, xileno
o cloruro de metileno, en presencia de un aceptor de &dido
COmo triétilamina, piridina o carbonato sédico, a temperatu-
ras de 20 a 130°. Los produﬁtos solubles pueden ser aislados

por f£iltraci6n de las sales precipitadas Yy concentracién

" del .filtrado. Los productos insolubles pueden ser separados

por filt;acién y lavados con agua para liberarlos de las
sales.

Log cloruros intermedios IV pueden ser preparados por
fosgenacidén o tiofpsgenacién de lag sales de N-metilsulfona-
mida. La sal de sulfonamida se agrega a un exceso de fosgeno
o tiofosgeno en un disolvente orgénico inerte como tetrahi-
drofurano,.tolueno o xileno, despuSs de lo cual el clecruro
IV puede ser aislado o puede reaccionar in situ con la amina
3 después de separar el exceso de fosgeno o tiofosgenn.

La sintesis de los derivados aminicos heterociclicos ha
sido revisada en "The Chemistry of Heterocyclic Compounds",
una serie publicada por Interscience Publ. New York vy Londre
Las aminopirimidinas han sido descritas por D.J. Brown en
"The Pyrimidines", Vol. XVI de la serie anterior.

Las 2-amino-1,3,5-triazinas pueden ser sintetizadas por
los mé&todos descritos bor E.M.VSmolin y L. Rapoport en
wg_mriazines and Derivatives”, Vol. XIII de la misma serie.
Las 2-amino-1,3,5~triazinas también se preparan conveniente-
mente por el método de K.R. Huffman y F.C. Schaefer en J.
Org.Chem.28, 1812-1815y 1816-1821 (1963).

La preparacién de sales agrficolamente adecuadas de los

compuestos de Férmula I, asi como de las sustancias de par-

tida e intermedios para dichos compuestos, estd descrita en '.

L2
.

5
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las solicitudes de patentes estadounidenses n@meros de serie
824.805, presentada el 15 de Agosto de 1977 y 840.389, pre-
sentada el 6 de Octubre de 1977, cuyo contenido se incorpo-
ra aqui.por referencia,

Los compuestos de esta invencién y su preparacidn son
ilustrados ademis mediante los siguientes cjemplos, donde
las -temperaturas se dan en grados centigrados.

EJEMPLO 1

N~[[4—(2-Metoxietoxi)—6—metilpirimidin—2—ii]aminocarboniij-

2~clorobencenosulfonamida

A una solucibn agitada y seca de 18,3 partes de 2-amino-
4—(Z—metoxietoxi)-6-metilpirimidina en 300 partes de cloruro
de metileno a la temperatura ambiente y a la presién ncrmal
se agreganv22 partes de isocianato de 2-clorobencenosulto-
nilo. La mezcla se agita durante 2 horas y después el clo-
ruro deymetileno se separa a presién reducida. El s6lido re-
sultante se tritﬁra con l-clorobutano y se filtra para dar
35 partes de w-[[ 4 (2-metoxietoxi) -6-metilpirimidin-2-i1]ami
nocarbonil]-2-clorobencenosul fonamida, p.f. 130-140°C. El
producto presenta bandas de abscrcibn caracterfisticas en el
espectro infrarxojo.

Siguiendo el procedimiento del Ejemplo 1 con una canti~
dad equivalente de 2~$minopirimidinas o 2-amino-1,3,5-triazi
nas adecuadas e isocianatos O igsotiocianatos de bencenosulfo
nilo apropiadamente sustituidos, pueden prepararse los com-

puestos de la Tabla I.
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Cl
Cl
Ccl

Cl

Cl

Ccl
Cl
Cl
Br
Br

Br
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TABLA I-A

4

X Y

CH, OCH,CH,0C,Hg

CH, OCH,CF4
CH, OCH,CO,CH

CHy OCH,CO,CyHg

cH, OCHCO,,CH4

Hy !
CHy o<‘:Hc02c2H5 X
CHj .

CH, OCH ,CH,CO,CHy

CH, OCH,CH,CO,CoHy '
CH, OCH, CH,CHyOCH; """,
CH, OCH.,CH,OCH P
CHy OCH,,CF

CH, OCH,CO,CHy

CH, OCH,CH,0C,Hg

CHy OCH,CF 5

CH, 0CH,CO,CH

CH, OCH, CH,CH,0CH

CH, OCH,,CH,OCH 3

CHoq OCH»CH,0C,Hg

CH, OCH,CF4

CH, OCH,CO,Cli4
CH, 0CH ,CO,C,Hy
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Br H CH3 .OCHZCH20CH3
SCH3 H OCH3 OCHCOZCH3

CH3
0
1
—CH3 H OCH3 SCHZCOZCZHS
EJEMPLO 2

-
EGfMetil-Z—L(thienilsulfonil)aminocarboni1amino}pirimidin~

4—il—oxi]acetato de metilo

A una solucibn agitada y seca de 18 partes de (2-amino-6-
metilpirimidin-4~il~oxi)acetato de metilo en 300 partes de
cloruro de metileno; a la temperatura ambiente,; se acregan
20 partes de isocianato de 2—tiofensulf6nilo. La solucidn se
deja en reposo durante 3 horas y después se vierte sobre
hielo. El pH de la capa acuosa se ajusta a 1l con una solu-
cibén de hidréxido sbdico y se separa la capa de cloruro de

metileno. La capa acuosa se neutraliza con &dcido clorhidrico

to se seca y se destila el'disolvente para dar 8 partes de
[6-metil-2-[(2-tienilsulfonil)aminocarbonilamind]pirimidin-4—_
il—oxi]acetato de metilo, p.f. 114-120°.

Siguiendo el procedimiento del Ejemplo 2 con cantidades
equivalentes de las 2-aminopirimidinas o 2~amino-1,3,5-triazi-
nas apropiadas y los isocianatos o i;otiocianatos de 2-tiofen-

sulfonilo adecuados, pueden prepararse los compuestos de la

Tabla II.
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TABLA II-A
0 X
i ;.
\ \
S05— N-—C —~N——(
H H
. ‘e Y
X - Y
CHq OCHZCHZOCH3
CH3~ 0CH2CF3
CIl, - o OCH,CO,CH;
CH3
CH3 . OCH2CH2C02C2H5
CH, OCH,,CH, OCH,
CH3 SCHZCHQOCH2CH3
CH, SCHZCOZCH3
OCH3 OCHZCHZOCZH5 |
OCH4 - OCHZCHZCH20CH3
" 'TABLA II-B
: X
.i) —/\[__<
@SOZ—N—-G—N \/ My
S —
IR
Y
X Y
CH3 OCHZCHZOCH3
CH, OCH,CT',
CH3 OCHZCOZCH3
CHq OCHCO,C, Hy
CHq
OCH4 OCHZCHZCOZCH3
OCH3 OCH2CH20C2H5
OCH OCH, CF

3 2773
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Y

GCHZCOZCZHS

SCHZCHZOCH3

SCHZCHZCOZCH3

" TABLA II-C

8 N
H v
X Y
CHy OCH.,CH,,OCH,
CH, OCH,CF,
CH, OCH,C0,C, H,
CH; - OCHCO, CH,
H3

CH, OCH2CH2C02C2H5
CH, \  OCH,CH,0C,H
0CH3 OCHZCOZCH3
OCH, OCH,CF,
OCH, OCH,CH,,0CH,
OCH, SCH,,CH,0C,H
CH3 SCH2C02CH3
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TABIA II-D
X
g N—
/ N . -{/ A
e
H H ¥
X v
CH3 OCHZCHZOCZHS
CH3 OCHZCF3
CHy - OCHCO,CH,
f3
OCH3 . OCHZCF3
OCH3 OCHZCOZCH3
OCH3 SCHZCHZOCZHS
OCH3 SCH2C02C2H5
CH3 SCHCOZCH3
b,
CH3 SCHZCHZCOZCH3

Siguiendo el procedimiento de la Ecuacidn 2 con una
cantidad equivalente de 2-metilaminopirimidinas o 2-metilami-
no-1,3,5-triazinas apropiadas e isocianatos o isotiocianatos
de bencenosulfonilco adecuadamente sustitufdos, pueden prepa-
rarse los compuestos de la Tabla III. Por ejemplo, a una so-
lucién agitada y seca de 19,7 partes de 2-metilamino-4-(2-me-
toxietiltio)-6-metilpirimidina en 300 partes de cloruro de
metileno a la temperatura ambiente se agregan 22,8 partes de
isocianato de 2—nitrgbencenosulfonilo. Esta mezcla se agita
y se calienta a reflujo durante 4 horas y después el cloru-
ro de metileno se separa a presién reducida. El s6lido re-
sultante se tritura con l-clorobutano para dar N—[N—[4—(2—

metoxietiltio)—6~meti]pirimidin-2*il]~N~metilaminocarbonilj~
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2-nitrobencenosulfonamida.

TABLA ITI-A

0
N
/ \ soz———?r—g—w—(/ A
2, =( k

4

R, Rg X Y
CclL H CH, SCH.,CH,0CH
c1 CH, OCH,CF
c1 5-Cl CH, OCH,,CO,CH
NO, H CH, OCH,,CH,C0,C, Hg
Ndz H OCH, SCH, CH,0C,Hy
Br i CHy SCH,CO,CH4
CH,q H CH, OCHCO,CH

Hy
TABLA III-B
0 &
SOZ~—NH-—~&-”'N-<{$-:32f
35/' LH3
4
R R, X

a H i CH, - SCH,CH,0C,Hg
c1 i ) cHy OCH,,CF

c1 5-C1 CHy | SCH,CH,0C,He
NO, H - | CHy OCH,CO,C,Hs
Br H CH, OCH,CH,,CO,CH,
OCH, H OCH, OCH ,CF4
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" TABLA III-C
’ S *q——-c ~<{> \%
4
Ry Rs X Y
Cl H CH3 SCHZCHZOCH3
Cl H CHB OCH2C02C2H5
cl - 5=Cl1 'CH3 OCHZCHZCH20CH3
N02 H CH3 OCHZCF3
N, H OCH, OCH,CF
TABLA III-D
30y —NH — —~N‘<{$:i§;
Ry
R, Re X Y»
Cl H ) CH3 OCHZCHZOC2H5
Cl H CH3 OCHC02CH3
CH3
xCl 5-Cl OCH3 OCHZCF3
N02 H . CHB SCHZCH20C2H5
N02 H » OCH3 OCH CH C02 2
Br H CH3 OCH2CF3
© EJEMPLO 3

N-[N—[4-(2,2,2—Trifluoretoxi)-6-metilpirimidin—2—il]-N—metil

aminocarbonilj-2-tiofenosu1fonamida

A una solucibn agitada y seca de 22,1 partes de 2-metil~

amino—4-(2,2,2—trifluoretoxi)~6—metilpirimidina en 250 par-
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tes de cloruro de metileno a la temperatura ambiente se agre-

cla se agita y se calienta a reflujo durante 2 horas. El cloq
ruro de metileno se separa a presién reducida y el s6lido
resultante se tritura con tolueno para dar 19 partes de N—E4—

(2,2,2—trifluoretoxi)-6-metilpirimidin—2—ii]-N—metilaﬁino-

Siguiendo el procedimiento del Ejemplo 3 con cantidades
equivalentes de 2-metilaminopirimidinas o 2-metilamiro-1,3,5"
triazinas adecuadas e isocianatos o isotiocianatos de 2-tio-
fensulfonilo apropiados, pueden prepararse los compuestos de

la Tabla IV.

TABLA TV-2
0 X
/N SOZ—-—VH——-g-—“BLu<f§_j§§
s7 L- 0
H3 Y
X o Y
CHy : SCH.,CH,OCH,
CH, OCH,,CO,CH,
CH, OCH,,CH, CO,CH
CHy - | SCH,CH,0C,H,
0CH, ' OCH,CH,0C, By
OCH4 ' OCH,CF
ocH; OFHCO,CH,
CH,y
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" TABLA TIV-B

X
0 N
. @—SOZ*—NH —-—g ———N——( / \\N

i | (LH3 N :<Y
Y

X
CHy OCH,CH,0C,H
CH, OCH,CF
CH, . OCF ,CH,CH,OCH3
OCH, SCH,CH,CH,0C,Hy
OCH, : SCH,C0,C,H

TABLA IV-C

. 5 N £

@JOQ———NH“Q —— "\
S - ‘L N
H, ¥

X Y
CH3 \ SCH2CH20CH3
CH3 ’ OCHZCF3
CH3 OCH2CH2C02CH3
OCH3 SCHZCHZOCZHS
TABLA IV-D
X
= )
@SOZ—-—VH-———L' -—N—</ \'n
S -
- | | Mo -<‘
H,
X Y
CHy OCHCO,C,H

H3

CHg SCHZCOZCH3
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~geno; se agrega una cantidad equivalente de sulfato 4= dime-

metilcarbamilo en 300 partes de tetrahidrofurano que contie-
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TABLA IV-D (continuacidn)

A S ' Y
CH, SCIH ,CH,0CH
OCH, OCH,CF,

Los N-metil-derivados de esta invencién pueden ser pre-

parados por los procedimientos antes descritos. Por ejemplo,

utilizado como sigue:

. Se agrega una cantidad equivalente de hidruro s&dico
(diSpeésién al 50 % en aceite mineral) a una solucidn de
N—[[4—(2—metoxietiltio)-vaetilpirimidin—Z—ii]aminocarbonil]-
2,S-diclorobencenosulfonamida en dimetilformamida bajc atmés-

fera de nitrdgeno. Cuando cesa el desprendimiento de nidrd-

tilo. Después de agitar durante 12 horas, la mezcla de reac-
cién se vierte en un gran volumen de agua. El precipitado re-
sultante se filfra para dar N-[[4—(Z-metoxietiltio)-G-metil-
pirimidin—Z-ii]aminocarbonil]-Z,S—dicloro—N—metilbencenosul—
fonamida.

Andlogamente, los compuestos de esta invencién donde
ambos nitrégenos de la urea estin metilados pueden ser pre--
parados por el procedimiento de la Ecuacién 4, como sigue:

A 18 partes de cloruro de N—[(2-clorofenil)sulfonil]—N—

nen 10 partes de trietilamina se agrégan 22 partes de 2-metil
amino-4-(2,2,2-trifluoretoxi)-6-metilpirimidina. Después de .
agitar a reflujo durante 10 horas, las sales precipitadas se
separan por filtracién y el filtrado se concentra para dar
N—[N-[4—(2,2,2,~txifluoretoxi)-6—metilpirimidin-2-ii]—N—me—

. . A . :
tilaminocarbonil —-2-cloro~N-metilbencenosulfonamida.
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Utilizando una N-heterociclo~N-aminocarbonilbencenosul-
fonamida adecuada en el procedimiento de metilacidn anterior,
pueden prepararse los compuestos de la Tabla V. Alternativa-
mente, empleando un cloruro de carbonilo adecuado y un me-
tilaminoheterociclo apropiado con el procedimiento antes desH

crito, pueden prepararse los compuestos de la Tabla V.

TABLA V-A ,
X
Ny
S0,—N — G——N-—( \
l -
R5 \ . cl:H3 b, "
Ry Y
R, Ry Rg X Y
H cl B CH, SCH,CH,0CH,
H cl H CH, OCH,,CF
H cL . H CH, OCH,CO,CH,
H cl 5-Cl CH, OCH, CH,CO,C,Hg
H NO, H CH, OCH ,CH,0C, H
H NO, H CH,4 SCH,CH,0C,H,
H NO, H CH, OCHCO ,CH
Hy )
H NO, H OCH, SCH,CO,CH,
H Br ~ 5-Cl  ocH, OCH,CF,
CHy CH, H o CHy, ' SCH,CH,OCH,
CH, cl H CH, OCH,CO,CH,
CH, c1 . 5-C1  OCH, OCH,CH,0C, H
CH, NO, H CH, OCH,CF,
CH,4 NO, . H CHy  SCHCO,C,Hg
Cil,
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0
; _\ soz~—11 -—g ———E -—{ gy
5 " 13 2 TN
R, R, Ry X '
H Cl H CH3 SCI‘IZCH20CH3
H Cl 5-C1 CH3 OCHZCF3
B .NO, B cH, OCH,CO,CH,
H N02 H CH3 SCH2C02CH3
H NO? H OCHB OCHC02CH3
H3 .
CH3 OCH3 H CH3 SCH2CH20CH3
CH3 50'13 H CH3 SCHZCHZOCZHS
0
CH3 gCH3 H OCH3 OCHQCHZCHZOCH3
S
CH3 NOZ. H i CH3 7 OCHZCF?’

Utilizando un cloruro de N-metil-N-fenilsulfeoniltiocar-
bamilo adecuadamente sustitufdo y una 2-aminopirimidina o
2-amino-1,3,5-triazina apropiadamente sustitufda, pueden pre-

pérarse los compuestos de la Tabla VI por el procedimiento

antes ilustrado.
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TABLA VI-A
5
. 505~ r-—-g —N— /:EE?
s o CH, £ N
4
R, R, Ry X Y
H - Cl H CHy SCH,CH,0CH,
H c1 5-C1 Cli, OCH,CF4
H NO, H CH, . OCH,CO,CH,
H NO, H CH4 SCH,CH,0CH,
H CH, H CH, SCH,,CO,C Hy
H' OCH, H OCH, OCHCO,C,Hg
| CH,4
CH, Br H CH, OCH, CH,,0C, Hy
CH, cl 5-Cl CHq SCHCO,,CH4
Hj
CH, NO, H CH, OCH,CF 4
CH, NO, H OCH, OCH,CH,CH,0CH
TABLA VI-B
I
SOé———V—L N‘(\"/
Bs - GH3 Lz N
4 Y
R Ry Ry X Y
CH, cl H CHy SCH,CH,OCH,
CH, cl 5-C1 CH, OCH,CO,CH
CH,y NO,, H CHj SCH,CH,OCH
CH, NO, H CH, SCH,,CH,CO,CH
CH, Cl4 H OCHy OCHCO,CH,

CH3
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" TABLA VI-B (continuacibn)

R2 R4 R5 X Y

H Br H CH3 OCHZCHZOCZHS

H Cl 5-Cl CH3 OCH2CF3

H NO, E CH3 i OCHZCHZCHZQCH3
H SCH3 H OCH3 SCHZCHZCZHS

‘Los compuestos de la Tabla VII pueden prepararse median-
te la reaccién de metilacién antes descrita, utilizando una
N—[(1,3,5-triazin—2-il)aminocarbonil]—2—tiofensulfonamiaa,
N-[(piriﬁidin—z—il)aminocarbonii]—2~tiafe nsulfonamida,
N-[(l,B,S—triazin—Z—il)aminotioxometil]-2-tiofensulfonamida
o) N—[jpirimidin-Z-il)aminotioxometil]—2-tiofenosulfonamida
adecuadas. Alternativamente, los compuestos de la Tabla VII
pueden prepararse por el procedimiento antes ilustrado, em-
pleando un cloruro de N-metil-N~(2—tienilsulfonil)éarbamilo
o un cloruro de tiocarbamilo apropiadamente sustitufdos y

una 2-aminopirimidina o 2~amino-3,5-triazina adecuadamente

sustituidas.
.TABLA VII-2
0 N
</—\>_so2 ngmm‘-{ 7\
s . (!7H3 i{z N=
Y
,R2 -t X Y
H . CH3 i SCH2CH20CH3
H CH3 OCHZCF3
H OCH3 OCH2002CH3
H OCH3 SCHZCH20C2H5
H

CH3 OCHZCH2CH20CH3
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{(continuacidn)

Y

SCHC02C2H5
CH3 '
OCHZCHZCOZCH3
OCH2CH2002H5

OCH2CF3

.

ﬁ N—-—<

TABLA VII-A
R, X
Cily CH,q
CH, CH,
CHyq CH,
TABIA VII-B
/ )
g 504— 1\ —C ——-—N«—(
CH 3
R, X
H CH,
H CH,
H CH,
H OCH,
H OCH,4
CH, OCH,4
CH, CH,
CH,4 CH,
CH, CH,
CH, CH,

=l

Y -

SCH2CH20CH3

OCHZCF3
SCH2CH2CH20CH3
OCH2C02CH3

SCHZCOZCH3

0 HC02C2H5

CH3

OCHZCH2C02CH3

SCHZCHZOCZHS

SIHCOZCH3
Hy

OCHECF3
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TABLA VII-C
5 Nt
sogw-?——g-Tm\ /_>
CH R, ¥--
3 2 Y
X Y
CH3 OCHZCH OC2 5
CH3 OCH2CF3
CHB' : OCHCOZCH3
CH3
OCH3 OCHZCF3
CH3 OCHZCH2C02CH3
CH3 sCH CHZCHZOCH3
CH3 SCHZCH OC2 5
CH3 SCHZCHZCOZCH3
OCH, SCH,CH,,0CH.,
OCH,4 OCH,,CF 4
TABLA VII-D
5 X
soé—-N—uﬂ—N /—_<(
LH N “‘<;

X Y,
CH _ SCH,,CH,OCH,
OCH, OCH,CF

| CHs ' OCH,CO,CH 4
CH3 SCHZCH C2H5
OCH3 SCHZCOZCH3
CH3 OCHZCH2CH30CH3
CH3 O%HC02C2H5

CH3
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Formulaciones

Las formulaciones fitiles de los compuestos de FSrmula
I pueden prepararse por los métodos convencionales. Pueden
ser polves finos, grédnulos, granzas, suspensiones, emulsio-

nes, polvos mojables, concentrados emulsionables y simila-

res.

formulaciones pulvarizables pueden ser dilufdas en medios
adecuados y utilizadas a vollmenes de pulverizacidn de algu-
nos litros a varios centenares de litros por hectérea. Las
compoéiciones muy concentradas se utilizan fundamentalmente
como concentrados que se diluyen antes de su aplicacién
final. En términos amplios, las formulaciones contiernen alref
dedor de 0,1 a 29 % en peso de uno o varios ingredientes
activos y por lo menos uno de los siguientes ingredientes:
a) alrededor de 0,1 a 20 % de uno o varios agentes tensoacti
vos y b) alrededor de 1l a 99,9 % de uno o varios diluyentes
s6lidos o lfquidos. M&s especificamente, contienen estos

ingredientes en las proporciones aproximadas indicadas en

la Tabla VIII.

Polvos mojables
Suspensiones y emulsiones

TABLA VIII

Porcentaje en peso*

Muchas de ellas pueden ser aplicadas directamente. Las

T

oleosas (incluidos los con

centrados emulsionables)
Suspensiones acucsas

Polvos finos
Grénulos y granzas

Composiciones muy concen-
tradas

* El ingrediente activo m&s por lo menos uno de los ingre-
agente tensoactivo o diluyente asciende al 100 2 on p

dientes.

Ingrediente Diluyen Agente (s)
- activo te(s) ‘tensoactivo(g)
20-90 0-~-74 1-10
5~50 40-95 0-15
10-50 40-84 1-20
1-25 70-99 0-5
0,1-95 5-989,9 0-15
90~99. 0-10 0-2

P3S0.
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Pueden utilizarse proporciones mds altas o mds bajas
de ingrediente activo de acuerdo con el uso pretendido y
las propiedades fisicas del compuesto. Algunas veces es con-
veniente emplear relaciones mds altas de agente tensoactivo
a ingrediente activo y se consiguen por incorporacién a la
formulacidén o por mezclado en tangque. 7

‘Algunos diluyentes s6lidos tfpicos estén descritésren la
obra de Watkins y colaboradores, *"Handbook of Insecticide
bust Diluents and Carrier§“, segunda edicién, Dorlard Booksﬁ
Caldwéll, New Jersey, pero pueden utilizarse otros sélidos,
minerales o manufacturados. Para los polvos mojables se pre-
fieren los diluyentes mas absorbentes y los mis denscs para
los polvos finos. Los diluyentes y disolventeslliquidos tf-
picos estdn descritos en la obra de Marsden, "Solvents
Guide", segunda edicién, Interscience, New York, 1950. Para
los concentrados en suspensidn se prefiere una solubilidad
inferior a 0,1 %; es preferible que los concentrados en so-
lucién sean estables contra la separaci6n de fases a 0°C.
La obra "McCutcheon's Detergents and Emulsifiers Annual",
MC Publishing Corp., Ridgewood, New Jersey, asi como Sisely
y Wood, "Encyclopedia of Surface Active Agents”, Chemical
Publishing Co., Inc., New York, 1964, contiene listas de
agentes tensoactivos y aplicaciones recomendadas. Todas las
formulaciones pueden contener pequeilas cantidades de aditi-~
vos para reducir la formacién de espuma, el apelmazamiento,
la corrosidn, el crécimiento microbiol6gico, etc.

Los métodos de preparacidn de estas composiciones son
muy conocidos. Las soluciones se preparan simplemente mezclan
do los ingredientes. Las composiciones sdlidas finas se pre-

paran mezclando, y habitualmente moliendo, por ejemplo en un
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molino de martillos o de energfa fluida. Las suspensiones
se preparan por molienda en mojado (véase, por ejemplo, la
patente estadounidense 3.060;084 de Littler). Los gré&nulos
y granzag pueden prepararse rociando el material activo so-
bre vehiculos granulados preformados o por técnicas de
aglomeracién. Véase J.E. Browning, "Agglomeration”, Chemi-
cal Enginé ering, 4 de Diciembre de 1967, pags. 147 Ff y
"perry's Chemical Engineer's Handbook", cuarta edicibn,
McGraw-Hill, New York, 1963, p&gs. 8-59 ff,

Pa*a més informacidén relativa a la técnica de la formu-
lacién, véanse, por ejemplo, las siguientes réferencias:

H.M. Loux, patente estadounidense 3.235.361, columna 6,
linea 16 a columna 7, lfnea 19 y Ejemplos 10 a 41. ’

R.W. Lﬁckenbaugh, patente estadounidense 3.309.132,
columna 5, lfnea 43 a columna 7, linea 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 estadounidense 2.891.855,
columna 3, lfnea 66 a columna 5, linea 17 y Ejemplos 1-4.

G.C. Klingman, "Weed Control as a Sciencef, John Wiley
& Sons, Inc., New York, 1961, pags. 81-96.

J.D. Fryer y S.A. Evans, "Weed Control Handbook", quinta
edicidn, Blackwell Sciéntific Publications, Oxford, 1968,
pégs. 101-103,

Salvo indicacién en contrario, todas las partes se dan
en peso en los siguientes ejemplos.

EJEMPLO 4

Polvo mojable

N—[[4—(2,2,2FTriflqpretoxi)—6—meti1pirimidin-
2—i1)aminocarbonilj—2—nitrobencenosulfonamida 90 &
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'y empaquetan.

2=-1il aminocarbonii]—2—nitrobencenosulfonamida 40 %
Dioctilsulfosuccinato s&dico : 1,5 %
Ligninsulfonato sbdico | 3%
- Metilcelulosa de baja Qiscosidad 1,5 %
Atapulgita . 54 %

Dioctilsulfosuccinato sddico 0,1 %
Ligninsulfonato s&dico 1 %
Sflice fina sintética 8,9 %

Los ingredientes se mezclan y muelen en un molino de mar-
tillos para producir particulas casi todas ellas de un ta-
mafico” inferior a 100 micras. Este material se tamiza a través

de un tamiz del n°® 50 de las Normas de Estados Unidos y se

empagqueta.
EJEMPLO 5
Grénulos
Pclvo mojable del Ejemplo-4 ‘ 10 %

Grénulos de atapulgita (Normas Estado-
unidenses #20-~40; 0,84-0,42 mm) 90 3

Una suspensién del polvo mojable gue contiene 56 % de
sblidos se rocfa sobre la superficie de gré&nulos de atapul-

gita en una mezcladora de doble cono. Los grénulos se secan

EJEMPLO 6

Polvo mojable

N-[ (4~ (2-Metoxietoxi)~6~metilpirimidin~

Los ingredientes se mezclan bien‘y se pasan por un molino
neumdtico para producir un tamafio medio de partfcula inferior
a 15 micras, se mezclan de nuevo y se tamizan por un tamiz
del n°® 50 de las Normas de Estados Unidos (aperturas de

0,3 mm} antes de empaquetar.
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EJEMPLO 7

Grénulos
Polvo mojable del Ejemplo 6 ) 25 %
Yeso ' 64 %
Sulfato potédsico | 11 3

Los ingredientes se mezclan en una mezcladora giratoria

' y se rocfa agua sobre esa mezcla para efectdar la granula-

cién. Cuando la mayorfa de los gr&nulos han alcanzado un ta-
mafio de 1,0 a 0,42 mm (tamices n° 18 a 40 de las Necrmas de
Estadas Unidos),'se retiran, se secan y tamizan. El material
demasiado grande se tritura para producir material adicional
del tamafio deseado. Los grénulos resultantes contienen 10 2
del ingrediente activo.

| EJEMPLO 8

Polvo mojakle

N-{ [4-(2,2,2-Trifluoretoxi) -6-metilpirimidin-

2-il aminocarbonii]—2—nitrobencenosulfonamida 80 %
Alquilnaftalensulfonato sbdico 2 %
Ligninsulfonato sédico | 2 %
Sflice amorfa sintética . 3 %
Caolinita i3 ¢

Los ingredientes se mezclan después de molerlos en un
molino de martillos para producir particulas practicamente
todas ellas de un tamano inferior a 100 micras; el material
se mezcla de nuevo, se tamiza por un tamiz del n° 50 de las
Normas de Estados Unidos y se empaqueta.

EJEMPLO g

Polvo mojable

N~[ [ 4- (2-Metoxietoxi)-6-metilpirimidin-2-il]ami~
nocarbonil]-2~nitrobencenosulfonamida 65

[

Eter dodecilfenilico de polietilenglicol 2 %
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‘Ligninsulfonato sbédico 4%
Silicoaluminato s6dico -6 0%
Montmorillonita (calcinada) 23 %

Los ingredientes se mezclan bien. El agente tensoactivo
1fquido se agrega rocidndolo sobre los ingredientes sdlidos
en una mezcladora. Después de moler en un molino de marti-
llos para producir particulas casi todas ellas de un tama-
fio inferior a 100 micras, el material se mezcla de nuevo,
se tamiza a través de un tamiz del n°® 50 de las Normas de
Estados Unidos (aperturas de 0,3 mm) y se empaqueta.

EJEMPLO_10

Suspensién oleosa

n-[[4-(2,2,2-Trifluoretoxi) ~6-metilpirimidin-

2-il aminocarboniil—2-nitrobencenosulfonamida 25 %
Hexaoleate de polioxietilensorbitol 5%
Aceite hidrocarbonado altamente alifdtico 70 %

Los ipgredientes se muelen en un molino de arena hasta
que las partfculas sélidas se han reducido a un tamafio infe-~
fior a unas 5 micras. La suséensién resultante puede ser
aplicada directamente pero preferiblemente después de ser
dilufda con aceites o emulsionada en agua.

EJEMPLO 11

Suspensibn acuosa

N-[[ 4- (2-Metoxietoxi)-6-metilpirimidin-2-11]

aminocarbonil|-2-nitrobencenosulfonamida 25 %
Atapulgita hidratada | ' 3%
Ligninsulfonato cédlcico crudo 10 %
Dihidr8geno-fosfato sbédico ) , 0,5 %
Agua 61,5 %

Los ingredientes se muelen juntos en un molino de bolas

o rodillos hasta que las partfculas s6lidas se han reducido
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a tamafos inferiores a 10 micras y después se empaquetan.

- 54

EJEMPLO 12

Granzas extrufidas

N—[E4—(2;2,2—Trifluoretoxi)-6-metilpirimidin-

2—ii]aminocarboniﬂ—2-nitrobencenosulfonamida 25 %
Sulfato sédico anhidro 12 3
Ligninsulfonato cilcico crudo 5%
Alqﬁilnaftalensulfonato sédico e
Bentonita cédlcica/magnésica 50 &

Los ingredientes se mezclan, se muelen a martilles y
después se humedecen con alrededor del 12 % de agua. La mez-
cla se extruye en forma dé cilindros de unos 3 mm de Jidme=
tro que se cortan para producir granzas de unos 3 mm de
longitud. Las granzas pueden ser utilizadas directaneite,
después de secas o las granzas secas pueden ser machacadas
hasta que atraviesan un tamiz del n°® 20 de las Normas de
Estados Unidos (aperturas de 0,84 mm). Los grédnulos reteni-
dog en el tamiz del n° 40 de las Normas de Estados Unidos
(aperturas de 0,42 mm) ppeden.ser empaguetados para uso y
los finos reciclados..

EJEMPLO 13

N-[ [4-(2,2,2-Trifluorctoxi)-6-metilpirimidin-
2-ill aminocarbonil|-2-nitrobencenosulfonamida 5 %

Dimetilformamida ‘ l 95 %
Los ingredientes se combinan y agitan para producir una
solucibn que puede ;er utilizada para aplicaciones de volu-
men reducido.
UTILIDAD
Los compuestos de esta invencifn son herbicidas muy acti+

vos. Son fitiles para el control de amplio espectro de pre-emdr
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estructuras del ferrocarril. Seleccionando adecuadamente la

. formulaci6én y el modo de aplicacidn, condiciones atmosféri-

gencia y post-emergencia de las malas hierbas en zonas don-
de se desea el control completo de toda la vegetacidn, por
ejemplo alrededor de los tanques de almacenamiento de combusy
tible, polvorines, zonas de almacenamiento industrial, pozos
de petréleo, zonas para espectdculos con entrada de autrondvit

les, aparcamientos, carteleras publicitarias, carreteras y

proporci6n y el momento de aplicacién, los compuestos de
esta invencién también pueden ser utilizados para modificar
benefi;ibsamente'el desarrollo de las plantas.

7 La cantidad precisa de compuesto de F6rmula I a utilizar
en cualquier situacién dada varfa de acuerdo con el resul-
tado final determinado deseado; ia cantidad de follaje pre-

sente, las malas hierbas a controlar, el tipo de tierra, la

cas, etc. Como intervienen tantas variables, no es posible
establecer una proporcién de aplicacidn adecuada para to-
das las situaciones. En sentido amplio, los compuestos de
esta invencién se utilizan a niveles de unos 0,005 a 20 kg/Ha,
siendo unos limites preferidos los de 0,125 a 10 kg/Ha. En
general, las proporciones de aplicacién mds altas dentro
de estos lfmites se utilizan para las condiciones adversas
o) cﬁando se desea una éérsistencia prolongada en la tierra.
Los compuestos de Férmula I pueden ser combinados ceon
otros herbicidas y son especialmenté Gtiles en combinacién
con ureas; COmo 3—(3,4—diclokofenil)~1,l—dimetilurea, 3- (3,41
diclorofenil)~-i-metoxi-l-metilurea vy 1,1-dimetil-3- (q,a,0-try
fluor—m—toliljurea; las triazinas como 2-cloro-4-(etilamino)-
6- (isopropilamino)-s~triazina; los uracilos como 5-bromo-3-

sec~-butil-6-metiluracilo; N—(fosfonometil)glicina; 3-ciclohe-
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%xil-1l-metil-6-dimetilamino-s-triazin-2,4 (1H,3H)~diona; N,N-
dimetil-2,2-difenilacetamida; &cido 2,4~diclorofenoxiacéti-
co (y compuestos estrechamente relacionados); 4-cloro-2-bu-
tinil-3-clorofenilcarbamato; &cido diisoproPi;tiolcarbémico;
éster con alcohol 2,3—diclor§alilico; dcido diisopropilticl-

carbimico, &ster S-(2,3,3-tricloroalflico); N-benzoil-N-(3,4

"diclorofenil)-2-aminopropionato de etilo; metilsulfato de

1,2-dinetil-3,5-difenilpirazolio ; 2-[4-(2,4-diclorofenoxi)-
fenoxi]propanqato de metilo; 4—amino-6fter—butil—3—(metiltio
1,2, 4-triazin-5 (4H)-ona; 2,2-diéxido de 3-isopropil-1H-2,1,-
3-benzotiodiazin (4)~-3H-ona; o ,a,a—trifluor~2,6—dinitro—N,N—
dipropil-p~-toluidina; ion 1,1'~dimetil-4,4'-bipiridinio; me-
tanoarsonato monosédico y 2-cloro-2',6'~dietil (metoximetil)
acetanilidé.

La actividad de los compuestos de esta invencién fué
descubierta en ensayos en invernadero. A continuacién se
describen los ensayos y se incluyen los datos resultantes.

’

0 efecto nulo

1l

10 = efecto miximo

B = quemadura

C = clorosis © necrosis

D = desfoliacién

E = inhibici6n de 1la emergencia
G = :etraso del crecimiento

H = efectos formativos

S = albinismo

U = pigmentacién desusada

6Y = capullos o flores escindidos.

PROCEDIMIENTO DE LENSAYO A

En un medio de cultivo se siembran semillas de garran-

1
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no fitotdxico para constitufr las plantas de control. Las

~57 -

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

avena loca (Avena fatua), casia (Cassia tora), ipomea
(Ipomoea esgp.), cadillo (Einthiﬁm.esp.), sorgo, mafz, soja,
arroz y trigo, asf como tubérculos derjuncia (Cyperus
rotundus), y se someten a un tratamiento de pre—eme;gercia
con una solucién en un disolvente no fitotdxico de los com-
puestos de la Tabla IX. Otros lotes de semillas y tub?rculos
de todas las malas hierbas y plantas cultivables anterxiores
se siembran al mismo tiempo como controles. Los planteles

de contrcl se dejan sin tratamiento, es decir, no se aplica
ningtin compuesto ni ningln disolvente. Al mismo tiempo,

se rocfan con una solucién en un disolvente no fitotdxico

de los compuestos de la Tabla IX unas plantas de algodtn

con cinco ﬁojas (inclufdas las cotiledonarias), judia arbus-
tiva con la tercera hoja trifoliada en expansién, garranchue
lo con dos hojas, cerreig con dos hojas, avena loca con dos
hojas, casia con tres hojas (inclufdas las cotiledonarias),
ipomea con cuatro hojas (inclufdas las cotiledonarias), ca-
dillo con éuatro hojas (inclufdas las cotiledonarias), sorgo
con cuatro hojas, maiz con cuatro hojas, soja con dos hojas
cotiledonarias, arroz con tres hojas, trigo con una hoja y
juncia con 3-5 hojas. Otros grupos de las mismas malas hier-

bas y plantas cultivables se rocfan con el mismo disolvente

plantas tratadas de_pre—emergencia § post-emergencia y los
controles se mantienen en un'invernadéro.duranté 16 dias y
después todas las plantas tratadas se comparan con sus con-
troles respectivos y se clasifica visualmente su respuesta
al tratamiento. Los datos de la Tabla IX indican gue algunos

de los compuestos de esta invenci6én son Gtiles para el con-

trol selectivo de post-emergencia de las malas hierbas en el tri

10
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1 o
TABLA 9
: OCH2CFV oL
0 o
5 “ I\I 3 ‘\7,\
SO —NH—C —NH O) . SOp—NH -
N ‘a:,)‘ l
kg/ha Cl“ 2 CH3 © 2
Post-emergencia :”:3]_:
Frijol enano 7D, 8G, 6Y 3% 3G, 4C, |

. 10 : ’ .

. Algoddn oo 4c, 96 . . a2 2C, 3H, |
Ipomea 10C. : L 10C
Cadillo 10¢C S0 2C, 76
Casia 2C, 7G A . 2C, 6G
Juncia . 8G 2C, 7G

15 , ,
Garranchuelo - 1c, 4G 6G
Cerreig 2C, 8H 3C, 74
Avena loca 4G 2G
Trigo . ) _ 3G 2G
Maiz A 1c, 5G 3C, 6G

' 20 ’ . .
Soja 5H, 7G : 9C
Arroz : 5G 2C, 5G
Sorjo 7G 3C, 7G
Pre-emergencia

| Ipomea 9G 3G
23 !
Cadillo 8G 8G
i Casdia %G 9GC
1 Juncia 10E ' 1CF
| Garranchuelo 7G 8G
Cerreig 8G C, 9
30 ‘
| Avena loca 4G G
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H,CF
2 1,

13.

a2 2C, 3H; 6G

B 10C
r 1 2¢,
2,
2,
6G

3C,

2G
3¢,
9C
2c,

3¢,

9G
8G
9G

10F

s [
i .” 302 1H — G-I —{o
“ o ij

“-n 3G, 4C,

6G

7G

70

6G

5G

1G

0C,H,0CH

, 0
.
O 50,1 — b1 {0
— ¥
c

OCHZCF3

1 2 b 3

3C, 4G, oY

2¢, 56

3C, 7G

Jc, 76

2¢
2H, 6G

ic

8G
7G
4G
9G
3G
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Pre-emergencia

Trigo
Maflz
Soja
Arroz

sorgo

kg/ha

Post-emergencia

Frijol enano
Algodén
Ipomea
Cadillo
Casia

Juncia
Garranchuelo
Cerreig
Avena- loca
Trigo

Mafz

Soja

Arroz

1 8orgo

5G
9H
8H
10E

9H

9cC
9C
9C
9C
5C
ocC
ocC
9cC

9C

O
]

5C, 8G

7C

- 59

TABLA IX (continuacién

8G
96
9
9K

2c,

. :SOQ*N’H%

5C,

10cC

9G

8C

1ocC

i0C
8C
8c
ac

9C

8G

7G
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TABLA IX (continuacidn)

8¢

9G

9H
B ac, 96

5C,
10C
iocC
106C

8C

SO N%~g—ﬂﬂ

9c

ﬂ

}v(?> @-so ’m—g—m—g O

VOCH,,C:F,L

CH
3

a2l

3G
2C, 4G
3H .
6G

3G

0

3C, 8G,

ic, 9°cG
1c, 7G
8H
9G
2C, 8G

9H

6Y

N

502H4

c
s

OCﬁHF :
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TABLA IX (continuacitn)

Pre-emergencia

Ipomea 10E 9G
Cadillo . o 8G - 9¢
Casia _ 9G : 3q3i: ac
Juncia | 10E - LIS tom
Garranchuelo ' 10E ?" . 10E
Cerreig 9H {f;t 9H
Avena loca 9cC ' i;’ 3¢, 8G
Trigo o | 9H aadh 9H
Maiz 10E ';{:Z 9H
Soja 9H ;1}:} . 9H
Arroz ' 10E _ ,:2'} 10E
Sorgo . 9H . ' — 9E
‘[ O
‘ . - 00H2000H3
. 0 .
SOZ~—NH'——-g'——NH—<:;;§;> <i:::?*
N

kg/ha .Cl

Post-emergencia

Frijol enano- ' 8C, 9G
Algodén ' .
Ipomea ' 9C
cadillo 5C, 8G
Casia . 8C
Juncia 7G

1 Garranchuelo 6G

? Cerreig 5¢, oH

| Avena loca 2C, 8G
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[ABLA IX (contlnL~c16n,

96
9c
9C
10E
' 10E
9H
: 3¢, 86
9H
L. 9%
' 9H
10E
9E
0
QcH gOCH
2 3

-—"IH—< 0-2 <

Y4

Gl

9G
9G
8G
10

3G

6G

6G

2U, 4G

6H
10E

SH

0

S0 ——-NH-—-L-——~N

9C
2c, 2H, 96
28, 7G

1C, 5G

5C, SG

1c, 8¢

10C

10C

2C, 8¢

%

N

C,H,60CH

2™

CH3

3
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Post-emergencia

Trigo
Maiz
Soja
Arroz
Sorgo

Pre—-emergencia

Ipomea
Cadillo
Casia
Juncia
Garranchuelo
Cerreig
Avena loca
Trigo

Mafz

Soja

Arroz

Sorgo

ky/ha

Post-emergencia

Frijol enano
2lgoddén

Ipomea

3C, 7G
7U, 9G
9C

2C, 8G

1lu, 8G

9H
8G
8G
9G
6G
9H
2C, 8G
9H
10E
9H
10E

SH

45, 3H,
3C, 9G

10C

TABLA IX (contipnuaci&

8G 35, 3H,8G
2c, 8¢

1acC
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A IX (continuacidn)

2,

. 2c,
: t.’:: 1c,
.:..-. sc,
v 56
el .
BeE 1GE
S 10E
3c,
2c,

9K

10E

9H

10E

10C

. /H
it ——ﬁ —m~< O
e
~3

0,4
3 3s, 3H.8G
2C, 8¢

SH

9H
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Post-emergencia

Cadillo
Casia
Juncia
Garranchuelo
Cerreig
Avena loca
Trigo

Maiz

Soja

Arroz
Sorgo

Pre-emergencia

Ipomea
Cadillo
Casia
Juncia

Garranchuelo

Avena loca
Trigo
Mafz"
Soja
Arroz

borgo

TABLA IX (continuacién)

'8G

2¢, 9G
1c, 8G
56+
2¢C, 9H
4G

6G
1c,96G
5¢, 9G
5¢, 9G

2C, 9G

9G
76
76
10E
6G
2¢, 9H
56
9G

10E

9G

10E

9G

- 62 -

2C, 171G

ic, 4H

H, 9G

-3¢, 96
1€, 9G

6G
8G
9G

36

3G
7G
9G
9G
10E

9G
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LA IX (continuacién)

2c, 176G

Cig, 4

2H, 9G

3¢, 96

sa¢, 9G
7G

6G

8G

9G
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~o ' 26

g . 2G
" 3g . iU, 9G -
e-Mc, 1H - 9H
w3 , : 10E
1c, 3G . ' 1c, 96
U OC.%CHEOQ OCH20H200H20H3

W

dl OI k\ ¢l 0 N.
&SOZNHLNH ,< Ox @—SOZNH&—NH ‘{ O_/
N

I-—<EH3 Nox

: -3
2/5 2/5
8c . 8C
4G, 2H, 5G | 6C, 9G
2¢, 6G 10c
4G, 6F ‘ 10c
3c, 4H ) 5¢, 7G
0 56
ic 4G
2c, 74 4c, 9H
2C, 4G ' sc, 8H

2C, 6G 9c
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Maiz
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Pre-emergencia

Ipomea
Cadillo
Casia .
Juncia

Garranchuelo

‘Cerreig

Avena loca
Trigo
Maiz
Soja
Arroz

sSorgo

kg/ha

gost—emergencia

Frijol enano

Algoddn

|| Ipomea

Cadillo

ClL

S0 VHC—NH-4(() N
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TABLA IX (continuacién)

2/5 2/5
10C ac
9G 2¢, 3H
6C, 9G .'5q’ 9G
U, 8¢ R { l@; 9G
. P
9G " ZE
3¢, 9G : 2¢, 86
ic, 76 *ep
3¢, 76 “ag
5c, 9H U, s
2C, 8G 6G
1c, 96G | oH
9G : ' 9g
9H 1c, 3H
10E | 10E
5C, 9H 3c, 9H

CH3
OCH,CH,OCH; 'HCO
O N

S0 NHCN \\\\EE;\
"

", |

2/5 2/5
9c 4c, 9G, 6Y
9C 4C, 7G
10C 9C
10 2H
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2/5 2/5
9C 10C
2¢, 3% 6C, 9G
..5G 9G o 9c
{ EQE 96 . 2¢, 96
% | e
ZH BEERPREPYS
2c, SG Y 2¢, sa
cegt © 3¢, se
Ia¢, em 3c, 9H
66 o2, 6
9H a9G
9G _ 9H
ic, 3H 8H
10E - 10E
3¢, 9H sc, 9H
CH3
U“H‘X’aa*lz(’q?, OCHchZCHZOCH
0
l- \\\E§>\ S0 NH@NU-;;;:\\
(O )~ SO,NHCNH ~{ CE/N" ‘ 2 t N_ i
T OCH
0CH, 3
2/5 ) 2/5
4C, 9G, 6Y 5¢C, 9G, 6Y
4c, 76 5C, 8G
9¢c 9C

2H 5G
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kg/ha

Casia
Juncia
Garranchuelo
Cerreig
Avena loca
Trigo

Maiz

Soja

Arroz

Scrgo

Pre-emergencia

Ipomea
Cadillo
Casia
Juncia .
Garranchuelo
Cerreig
Avena loca

Trigo

2/5

9cC
5G
3¢,
9cC
acC
10cC
10C
9cC
10cC

10cC

9C
9G
acC
7G
2C,
3cC,
3¢,
1c,
3C,
SH
10E

10H

7G

8G
9H
9G
9G

929G

TABLA IX (continuacidn

2/5

9G
3G
3G

3G

4G
8H
6G

3G

a7 g e——re
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;BLZ'\. 1X (continuacidn)
a5 ' 2/5
2C, 8G 2C, 9G
0 3G
e 26
', 2 -7 2c, H
0, = 1c
o e
‘ic, 4H 7 8H
. oC - 3¢
, 1e, 56 _ T 2¢, 6G
T S
8G 9G
8G ' 8G
9G 9G
36 . 3G
3G 3G
3G 76
0 2G
0 2G
46 7G
8H . ; oH
6G _ 9H

3G 6G
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o1 OCH20020H20H3 1
"0 0 -
7 0,5 O so -~ ()
: N N em
OGH; . ,
kg/ha 2/5 ' N 2/5
Pos t—emerg.éncia LR
Frijol enano 2C, 8D, 9G "“’:' 8C
Algoddn 3¢, 76 - C ec, 96
Tpomea : 10¢ - R 10C
Cadillo 8G "':' 6C, 9G
Casia - L 5C, 9G
Juncia 4G 2C, 9G
Garranchuelo 1C . ' 0
Cerreig 2C , ‘ ' 10C
Avena loca 0 1c
Trigo 0 2C, 6G
Mafz 8H 9C
Soja 9C 9C
Arroz - -
Sorgo 3G 2¢, 96
Pre-emergencila
Ipomea 9c 9G
Cadillo ‘ 7G 8G
Casia 8G 9G
Juncia 7G 10FE
Garranchuslo 0 0
Cerreig 7H 2¢c, 9H
| Avena lcca 0 2G
ic, 76

| Trigo | 26
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Mafz
Soja
Arroz

Sorgo

kg/ha

Post-emergencia

Frijol enano

Algodén

Juncia
Garranchuelo
Cerreig
Avena loca
Trigo

Mafz

Soja

Arroz

Sorgo

Pre-emergencia

Ipomea

Cadillo

2/5

1c, 8G
9H
9H

8G

OCHQCH CN

o1 2

0 N
50, b < On
=

2G

-~ 74

FERY

?PQNH

/

TABLA IX (continuacibn

2/5

2¢, 9G
9H
10E

ic, 9G

0%

N._<c

0,1

4G, 5F, 2C
0

9G

5G

2G
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0

9G
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2G

0

0
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NHCNH—-(O ]
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gcC
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10C
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2C, 171G
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iocC

9G

8G
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30

I

kg/ha 0,1 0,1
Casia . 0 . 0
Juncia’ , o | 0
Garranchuelc 0 | . - 0
Cerreig 9 ' ::j"' 0
Avena loca 0 . ‘ 0
Trigo 0 0
Mafz 0 L 0
Soja i 2G ) 0
Arroz 0 SRS 0
Sorgo 0 ‘ 0
C1l : OCH3 Cl . (
N ‘i N
SO2NHﬁ -——NH-( O SOZNHL—NH—( O
N . N ._<
SCH2002CH3
kg/ha 0,4 0,4
Post-emergencia
Frijol enano 5C, 6Y 2cC
Algodén 3¢, 5G 2c, 76
Ipomea 4C, 8G 2C, 5G
Cadillo 2G > 1c
Casia - 5C
Juncia 2G 0
Garranchuelo 2GC 0
Cerreig 2G 1cC
Avena loca 0 0
Trigo 0 0
Mafz 0 1c
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TABLA IX (continuacidn)

0,1 0,4
0 8G -
) 0-
. 0 0
-t :
"o 0
":-“ 0 0
R 0
I 8
’ 0 . 5H
<0 3G
o 3G
ClL OCH Cc1
L=
SOZNHL-NH‘{ O N @ 5
‘ N
—<§ECH280202H5
0,4 ' 0,4
2C 4c,
2¢, 7G 4c,
2C, 3G 5C,
ic 3G
5C 1c,
0 0
0 ic
1c ic,
0 0
0 0
1c 6H

- 8G,

6Y
3G

SG

5G

3G

SCH2COZCH

3
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kg/ha

Soja
Arroz

Sorgo

Pre-emergencia

Ipomea
éadillo
Casia

Juncia
Garranchuelo
Cerreig

Avena loca

Trigo

Mafz

‘Soja

TABLA IX {(continuacidn,

0,4

ac

8G

2G ' '

* 3,,

LI LAY

(=]

1c, 56 " DL
2C, SH ‘ S
1ic

iC

0,4

2¢, 66
5G

1c

< (=] (=
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ABLA IX (continuacién)

0,4 0,4
2C, 66 7 2C, 8G
5G ) 0
1c 1c, 56G
: | o
’ 0 - 8G
0 ' . ' 1c, 96
o : N
R 0
0 1H
0 -
0 0
D 0 1c, 86
0 _ 1ic

0 _ ic
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Procedimiento de Ensayo B

Dos bandejas de bulbos se llenan de tierra arcillosa de
aluvién de Fallsington fertilizada y calcificada. Una bande-
ja se siembra con semillas de mafz, sorgo, pelosa azul de
Kentucky y varias malas hierbas de hoja estrecha. La otra
bandeja se siembra con semillas de algodén y soja, tub&rcu-

los de juncia plrpura (Cyperus rotundus) ¥ semillas de va-

rias malas hierbas de hoja ancha. Se sembraron semillas de
las siguientes malas hierbas de hoja estrecha y de hoja

ancha: garranchuelo (Digitaria sanguinalis), cerreig

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

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

grama (Paspalum dilatatum), bromo (Bromus secalinus), mosta~-

za (Brassica arvensis), cadillo (Xanthium pennsylvanicum),

bledo (Amaranthus retroflexus), ipomea (Ipomoea hederacea),

casia {(Cassia tora), sida (S8ida spinosa), gordolobo (ahutilon

theophrasti) y hierba talpera (Datura stramonium). Una mace-

ta mis pequena también se llena de tierra preparada y se
siembra con arroz y trigo. Otra maceta pequefia se siembra
con semillas de remclacha azucarera. Las cuatro vasijas cita-
das se someten a un tfatamiento de pre-emergencia con éolu—
ciones en un disolvente no fitotbxico del compuesto de la
Tabia X (es decir, las.soluciones‘del compuesto se rocian
sobre la superficie de la tierra antes de que germinen las
semillas). Se preparan duplicados de las vasijas sembradas
antes descritas sin ningln tratamiento, que se utilizan como
controles.

Veintiocho dias después del tratamiento, se evaldan las
plantas tratadas y las de control y se registran los datos

indicados en la Tabla X. Obsérvese que estos datos indican
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que algunos compuestos de esta Invencidn son @itiles para el
control de las malas hierbas en los cultivos como la soja
y el trigo.

TABLA X

Pre-emergencia sobre tierra arcillcsa de aluvidn de Fallsingtor

OC,HIOCH

— % //N 2747773
/ O N SO SNH— 0 —-MH ~ O
N
"NO,, oH,
kg/ha 1/16 1/4
Garranchuelo 10C . iocC
Cerreig 8G, 8C 10cC
Scrgo | 9G, 9C 10¢C
Avena loca - 4G, 3C 8G, 5C
Cafiota 8G, 5C 10C
Grama 8G, 5C 10¢C
Almorejo gigante 8G, 6C. io0c
Pelosa azul de Kentucky 10C | 10C .
Bromo io0C 10C
. Remolacha azucarera ioc 10cC
Maiz . 8G, 8y 10C
Mostaza . 10cC loc
Cadillo T 2G 7G
Bledo , 10E ' 10E
Juncia ' 46 3G
Algodén 5G, 3H 76, 5H
Ipomea 5G 8G
Casia 5G 8G, 9C’

Sida 56, 3C G, 8C
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kg/ha
Gordolobo
Hierba talpera
Soja

Arroz

Trigo

!
kg)ha
Garranchuelo
Cerreig
Sorgo
Avena loca |
Canota
Grama
Almorejo gigante
Pelosa azul de Kentucky
Bromo
Remolacha azucarera
Mafiz
Mostaza
Cadillo
Bledo
Juncia
Algodén

Ipomea
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TABLA X) {continuacibn)

1/16

5G
5G
2G -
9G,

7G,

O

1/16

5G
8¢,
76,
4G
8¢,
76
76,
6G,
8¢,
10C
8G,
10¢
4G
10E
10E
G

7G

9C

4C

[aFa T\ &

uuzun"‘ g “NIJ \ U/
N

9C

8C

5C

4C

3C

3C

8H

1/4

3G, 9C
9G, 9C
8G, 5H
10c

i0cC

 OCH, O
~

CH
1/4
7G
i1acC
10C
8G, 5C
9G, 5C
8G, 5C ‘
9G, 8C
8G, 8C
8G, 3C .
10C
9G, 9H
10C
8G, S5H
10E
10E
7G

8G,

L
—
]
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kg/ha

Casia

Sida

Gordolobo
Hierba talpera
Soja

Arroz

Trigo

kg/ha

Garranchuelo
Cerreig
Sorgo

Avena loca
Cafiota

Grama
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TABLA X (continuacién)

1/16 1/4
6G : 8G, 5C
6G, 3C 8G, 8C
6G 10C
6G 10C
7G, 5H 8G, 5H
9G, 9C 10C
4G 7G, 3C
0

4?;§>—SOENH—U~NH~<E)

Almorejo gigante

Pelosa azul de Kentucky

‘Bromo

Remplacha azucarera -
Maiz

Mostaza

Cadillo

Bledo

1/16 1/4
0 36
46 6G
36 76
26 4G
0 7G
0 0

0 4G
0 5G
0 5G
8G, 5C 9G, 8C
e 7G
6G 5G

0

Ii
OGH,,COCH

cH
3
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kg/ha

Juncia

Algodén l
Ipomea

Casia

Sida
Gordolobo
Hierba talpera
Soja |
Arroz

Trigo

kg/ha

Garranchuelo

Cerreig

Sorgo

Avena loca

Cafiota

Grama

Almorejo gigante
Pelosa azul de Kentucky
Bromo

Remolacha azucarera

Maiz
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TABLA X (continuacidn)

1/16

7G

5G

3G
5G
7G

i
SOQNH—JJ

cl

1/16

0
8G,
8G,
56,
76,
4G
66
8G
sc,
46

1G,

8H

8H

3H

5H

5H

5H

1/4

5G

5G

——NH“<3E)

1/4

5G

1locC
10C
5G

10C
10E
10C

10E

002H4OCH3

CH.

3

5H
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TABLA X {continuacidn)

kg/ha 1/16
Mostaza 8G
Cadillo 0
Bledo 10c¢C ‘
. Juncia 0
Algddén -
Iponea 0
Casia -« ' 0
GCida 0
Gordolobo -
Hiérba talpera 0

Soja | . 0
Arroz 7G, 5H
Trigo . 5G

Procedimiento de Ensayoc C

1/4

10C
0

10C

3G
8G

3G

4G
2G
10C

7G

Unas macetas llenas de tierra arcillosa de aluvidn de

Fallsington se siembran con soja, algoddén, alfalfa, maiz,

arroz, trigo, sorgo, gordolobo (Abutilon theophrasti), ses-

bania (Sesbania exaltata), casia (Cassia tora), ipomea

(Ipomoea esp.), hierba talpera (Datura stramonium), cadillo

(Xéhthium pennsylvanicum), garranchuelo (Digitaria esp.),

juncia (Cyperus rotundus), cerreig (Echinochloa crusgalli),

‘almorejo gigante (Setaria faberii) y. avena loca (Avena

fatua). Aproximadamente dos semanas y media después de la

siembra, las plantitas jévenes y la tierra que las rodea se

rocfan por completo con los compuestos de la Tabla XI di~-

sueltos en un disolvente no fitotbéxicc. Otros grupos de las

mismas malas hierbas y plantas cultivadas se rocian con el
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mismo disolvente no fitotdxico para constitulr las plantas
de control. Catorce dfas después del tratamiento, todas las
plantas tratadas se comparan con los controles trétados con
el disolvente no fitotéxico y se clasifica vigualmente su
respuesta al tratamiento, obteniéndose los datos presentados
en la Tabla XI. Estos datos indican que algunos de los com-
puestos ensayados por este procedimiento son (itiles para
el conirol de post-emergencia de las malas hierbas en el
trigo. .

TABLA XI

Tratamicnto sobre la parte superior de la tierra y el follaje

o 1 0CoH400H;
SOZNH~—Q—NH“<{(:>
N

N02 CH3
kg/ha i/16 1/4
Soja 10C 10C
Gordolobo . 106G, 7C 106, 9C
Sesbania io0C io0C
Casia 5G, 3C 10G, 7C
Algodén 8G, 5C 10G, 7C
Ipomea . 5G, 5C 10C
Alfalfa 106, 7C 106, 9C
Hierba talpera . SG, 3C locC
Cadillo 3G ' 5G, 3C
Mafz 10G, 9C 12G, 9¢C
Garranchuelo 10G, 7C 10G, 5C
Arroz 10G, 4C 10G, 6C

Juncia 4G 7G
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kg/ha

Cerreig

Trigo

Almorejo gigante
Avené loca

Sorgo

kg/ha

Soja
Gordolobo
Sesbania
Casia

Algoddn

Ipomea

Alfalfa

Hierba talpera

Cadillo

| Maiz

Garranchuelo

Arroz
Juncia
Cerreig

Trigo

Almorejo gigante .

—- 84 .

TABLA XI (continuacidn)

1/16 1/4
10¢ 106G, 6C
106, 4C 10G, 2C
10G, 3C - 10G, 6C
10G, 3C 10G, 6C
10G, 8C 10G, 6C

. 0 ._<foc

<TEE§§>—302NH4~H——NH—((N. >

"-~( N-—«(

NO, : -

1/16 1/4

10C 10¢C

i0cC 10c¢c

10C 10C
10G, 5C 10G, 6C
10G, 3C 8G, 5C
9G, 3C 10C
10G, 9¢C 110G, 9c
10¢ 10¢
106, 7¢C 10G, 7C
10G, 7C i0G, 9¢C
10G, 6C ° 10G, 9C
106G, 7C 7G, 4C
76 7G

i0¢ 10¢, 7c
6G 7G, 2C
10G, 5¢C 10G, 3C

I, 0T,
273

3
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kg/ha

Avena loca

Sorgo

kg/ha

Soja

Gordolobo
Sesbania

Casia

Algoddén

Ipomea

Alfalfa

Hierba talpera
Cadillo

Mafiz
Garranchuelo
Arroz

Juncia

Cerreig

Trigo

Almorejo gigante
Avena loca

Sorgo
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TABLA XI (continuacién)

1/16 1/4

10G, 3C 8G, 2¢

10G, 5C .10G, 9C

0 . JCaH, 005
<3552>-SOZNH—mﬂ*NH~{{(:)
—{ N
c1 Oy

1/16 i/4

8G, 2C 10G, 4¢

0 5G

0 56, 2C

3H 3¢, 5K

36 3¢

0 6G

0 76

0 76, 4cC

0 36, 2C

3G, 2H 8G, 5H

0 3G

0 0

0 0

5G 8G

0 0

0 3G

0 0

5G, 3H

7G, 3H
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kg/ha

Soja

Gordolobo
Sesbania

Casia

Algoddn

Ipomea

Alfalfa

Hierba talpera
Cadillo

Maiz
Garranchuelo
Arroz

Juncia

Cerreig

Trigo

Aimorejo gigante
Avena loca

Sorgo

86

0CH, COGH,
2

2
, 7 ) M
50 Z-NH-JJ HI\TI-I-‘(IO
N

Cl CH3
1/16 1/4
10G, 6C 10G, 7C
5G, 2C ©10G, 5H

. 10G, 5C 10G, 8C
10G, 4C 10G, 6C
8G, 2C 10C
6G 8G, 2C
4G 10G, 4C
7G, 2C 9G, 3H
3G 5G
7G 8G
0 5G
10G ) 10G, 2C
0 0
106 - 10G, 4C
0 76
5G 10G, 3C
0 8G, 3C
106G . 10G, 3C
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002h400n3

.
sog-NH—LLNH —< O
N

* - Gy,
‘kg/ha ‘ 1/16 1/4
soja 2G, 3B 5G, 3B
Gordolobo : » 126G e
Sesbania_ o 106G, 2C 10G, sC
Casia 0 5G
Algoddn ’ . 4G 6G
Ipomea ’ 0 ' 0
Alfalfa ' 5G 5G
Hierba talpera . 26 _ 4G
Cadillo 0 0
Mafz 106G, 3¢ 10G, 4c
Garranchuelo 3G 4G
Arroz ‘ 76 5G, 2C
Juncia 0 3G
Cerreig 8G, 3C . 10G, 4cC
Trigo 8G, 3C 10G, 3C
Almorejo gigante ) 6G 106
Avena loca , 6G 10G, 3¢
Sorgo 8G, 2¢C 10G, 3C

En resumen, la Patente de Invencién que se solicita

deberd recaer sobre las siguientes:

REIVINDICACIONES

1. TUn procedimiento para la preparacion de N-(hetero-

cicloaminocarbonil) sustituidosulfonamidas de férmula:

B Y
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-

RS0 I\TCN—<O (1)
=4
donde
S RS/

R; ¥ R, son independientemente H o CH3,

R

R3 es alquilo Cl—C6 o alquenilo C3~C4;

5 es H, Cl, Br, F, CH; u -OCH,;

n es O, 1 o0 2;

X es CH3 u -OCH3;

Y es alquilo Cy-C,: alquilo C,-C, sustitufdo con CH,0;
alguilo C2 C4 sustituido con 1 a 3 &tomos de Cl, Br
o F; alquilo C.-C, sustituido con C,H:0, CN, CO,H,
\,OZCH3 o} C02C2H5;'CH2F; CHjﬂ; CHzBr;
alquinilo Cz—C4; SCIN; N3; A(CHZ)mA1R7' donde m es 2

o 3, R, es alquilo C1~C3, AesOoSyA;esO 0 S(O%I

A(CHZ) A ﬁRlS'

Wy

Oo Sy Ri5 es alquilo leCB, opcionalmente sustitui-

do con 1 a 3 4tomos de F, Cl o Br o bien R

N(CH3)OCH3 [} NR8R9; A(CHZ)m_O 0
0 H
W

o ACHZCH CL, donde L es N(CH YOCH

3

R8 v R9 son independientemente H, CH3 oC HS o bien

4 ©S Cl, Br, F, NOZ"CHB' OCH3, CF3 o R3S(O)n, donde

donde A2 y W1 son independientemente

1 i -C.:
alquenilo C27C4,

15 es

0 .8
; ACHZCL; ACHKH3I

o} NR8 97 donde

2
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L es CR,, donde Rlo es H o alquilo Cl~C4; NRllRl2’

10
donde Rll es H o CH5 ¥y R12 es alquenilo 05—04, alqui-

1o C2~C sustituido con OCH5 u 002H5, ciclopropilo o

3
alquilo C,-C, sustituido con CN, C020H5_0 00202H5;

OR,, donde 315 es alquilo 04'66’ cianocalquilo Cl—C4;

13

algquenilo 05—04, alquinilo C5~C4,

CH21<::] o alquilo C5-C; sustituido con 1 a 3 atomos
H/
-de ¥, C1 o Br; SR14 donde qu es cianoalquilo 01—02,
alilo o propargilo;
W es0Oo0oSy
7 es CH o N
coh la condicidn de que cuando unoc cualgquiera o los dos rat
dicales Ry ¥ R, es CH5, Y no puede ser OCH2CH2OCH5’ cuyo
procedimiento comprende:
a) hacer reaccionar un compuesto de férmula: N.____\/X
R,- NH--<C>\Z
v
Y
donde RZ’ X, Yy Z son los definidos anteriormeante, con un
compuesto de foérmula:

R ~80, -T

W

]
donde T es -N=C=W 6 N-C-Cl, siendo R, R; ¥ W los definidos

2

anteriormente;

b) opcionalmente, y cuando Ry es H, hacer reaccionar la
sal metdlica del compuesto obtenido en la ebtapa anterior
con un compuesto de foérmula RiQ donde Q es un anibn y R, es

el definido anteriormecnte.

2. Un procedimicnto segin la reivindicacidn 1,
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donde Y es alguilo G:L—CLL sustituido coa CN, (3020H5 o} 00202
H5; alquenilo C,-C,; alquinilo 02—04;,SCN; NB; A(CH2)mAlR7,
. - - - _ ‘o) -
donde m es 2 o 3%, R7 es alquilo Cy C5 7 Ay es 0o S‘O)n’
ACHEEI}L; ACH(CHB)(\{L; AGH26H2%L, donde L es 00 Sy Les

0 4] 0

N(CH5)00H5 0 NR8R9, donde Rg ¥ R9 son independientemente

H, CH5 o) 02H5 o Les ORlO donde Rlo es alguilo Cl_C4;

NRllRl2 donde Rll es Ho CH5 e Rl2 es alquenilo 05~C4,
alquilo 02--05 sustituido cen OCH5 u 002}15 o alquilo C;-C,
sustituide con CN, 002(1H5 0 00202H5; OR13 donde 315 es
cianoalquilo 01—04, alquenilo C5_C4’ alquinilo C5~04,
Cﬂzﬂ o alquilo G,-C, sustituido con 1-3 &bomos de F
H

Cl o Bry SRl4'donde Rl4 es clanocalquilo Cl-CZ, aliloe o pro-
pargilo.

3. Un procedimiento segin la reivindicacida 2,
donde Rl v R2 son HyWes O.

L. Un procedimiento segin la reivindicacidn 3,
donde Y es AR, donde Ry ©s GH20F3, GH2GH20R17, CH(CHB)
002R17 (CH2)§-ORl7 o CH2CH2COZRl7, donde Aes O o0 Sy R17

5. Un procedimiento segin la reivindicacidn 4,
donde A es Oy Rl6 es distinto de CHECH2002317.

6. TUn procedimiento segin la reivindicacidn 5,

" donde R es . '

R

4
R
5

. Un procedimiento seghn la reivindicacilda 6
?

donde R5 es H o Cl.
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8. Un procedimiento segin la reivindicacidn 7,
donde 34 es Cl o NOE'

9, Un procedimiento segin la reivindicacidn 8,
donde R5‘es . |

10. Un procedimiento segin la reivindicacidn 1,
donde el compuesto obtenido es el éster metilico del &cido
2—!:(6—metil)-2— [(2—nitrofenilsulfonilamino)carbonilamino]
pirimidin-4-il-oxi ] acético.

11. Un procedimiento segin la reivindicacién 1,
donde el compuesto obtenido es 2-cloro-| [6-metil-t-(2,2,2-
$rifluoretoxi)-1,3,5-triazin-2-il]aninocarbonilJbencenosul
fonamida.

12. Un procedimiento segin la reivindicaciin 1,
donde el compuesto obtenido es N-[[4-metoxi-6—(2,2,2~hri—
fluoretoxi)-1,3,5-triazin-2-il)aminocarbonil ] -2-nitroben-
cenosulfonamida.

13. Un procedimiento segin la reivindicacidn 1,
donde el compuesto obtenido es el éster metilico del &cido
2 [(2—[‘(2—clorofenilsulfonilamino)carbonilamino]—6—metil—
pirimidia~4—il~ox;ﬂpropanoico.

14, TUn procedimiento segin la reivindicacidn 1,
donde el compuesto obtenido en el éster metdlico del Acido
2—[(6-metil~2— [(2—nitrofenil)sulfonilaminocarbonilamino]
—4-pirimidin~il*oxi)1 propanoico.

15. Se reivindica por Ultimo como objeto sobre el
que ha de recaer l; Patente de Invencidn que se solicita
por: UN PROCEDIMIENTO BARA LA PREPARACION DE N-(HETEROCI-
CLCAMINOCARBONIL)SUSTITUIDOSULIONAMIDAS.

e o Ve s i ) ek s WS S e
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Todo conforme queda descrito y reivindicado en la
presente memoria descriptiva que consta de noventa y dos

paginas mecanografiadas.

" Madrid, 26 septiembre 1.979
BERNARDO UNGEIA
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