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E ste  invento .se r e f ie r e  a l  empleo, como

fu n g icid as, de 2-is o x a a o lin -5-o n as, a nuevas 2-iso *

x a z o lin -5-o n as, y a procedimientos para su prepara- *. **
cióii.

E ste  invento co n siste  en composiciones
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fungicidas que contienen, como in gredien tes a c tiv o ,  

una. 4 -fe n ila z o  o 4 -n a ftila z o -2 -iso x a z o lin -5 -o n a . op- 

cion al siente su stitu id a  en e l  ra d ic a l  fe n ilo  o n a f t i lo ,  

y un soporte para e l  ingrediente a c tiv o . Las 2 - i s o -  

xazo lin -5-o n as de in te re s  esp ecia l son la s  de la  

fórmula

R -■ C -------- OH -  N = N -  R,

t
í

en la s  que R es un ra d ic a l  carboxim etilo  o carb o xi-  

e t i l o ,  o un ra d ic a l  e lk ilo  de 1 -6  (especialm ente 1 -4 )  

átomos de carbono, t a l  como m etilo , e t i l o ,  prop ilo  o 

b u tilo  que .opcionalmente tien e  como su stitu y en te  un 

grupo liidroxi o cic.no o un átomo de halógeno t a l  como 

c lo ro j y R, es un ra d ic a l fe n ilo  o n a f t i lo  su stitu id o  

o nó.

O tros compuestos de in te ré s  como in gre­

dientes a c tiv o s , son la s  2 -iso x a z o lin -5 -o n ss  de l a  

fórmula

en le  que R y tienen lo s  s ig n ificad o s antes in d i­

cados, y Rg 'es mi ra d ic a l  a l l ñ lo , alk oxi o a l k i l t i o ,  

de 1 -4  átomos de carbono.

, Cuando e l  grupo R̂  es un ra d ic a l  n a f t i lo  o 

fe n ilo  su s titu id o , lo s  su stitu y en tes pueden s e r , por 

ejemplo, uno o más de lo s  s ig u ie n te s : ra d ica le s  

a lk ilo  y alk oxi de 1 a 12 y especialm ente de 1 á 4
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átomos de carbono, ra d ic a le s  c ic lo a lk i lo , a r i l o ,

( o a r ilo  su stitu id o ) a rila z o  (o a r ila z o  s u s titu id o ), 

a r i l o x i ,  halógeno, carb o xi, a lk o xicarb o n ilo , carbo- 

amido, cian o , n i t r o , h id ro x ilo , tr if lu o ro m e tilo , 

amino, lí-alkilam ino, H ,1'í-d ialkilam ino, ácido s u lfó -  

n ico , stilf onamido, am inosulfonilo, o tio c ia n a to .

Se lia comprobado que lo s  compuestos en 

lo e  que e l  grupo es un ra d ic a l fe n ilo  c lo ro -su s­

t i tu id o , o un ra d ic a l fe n ilo  su stitu id o  con un allcLlo

in f e r io r ,  poseen propiedades fungicidas ú t i le s  como 
t

se in d ica  en lo s  e ampios. Los ejemplos de ra d ic a le s  

fe n ilo  d i-su s titu íd o s  son aquellos en lo s  que lo s  

su stitu y en tes son dos ra d ica le s  a lk ilo  o a lk o x i, dos 

átomos de cualq uier halógeno, a lk ilo  y a lk o x i, a lk ilo  

y n i t r o , alk oxi y n i t r o , a lk ilo  y halógeno o alk oxi 

y halógeno.

S I compuesto usado cono ingrediente a c -  

■ t iv o , s i  se desea, puede e s ta r  en forma de una de 

sus s a le s , por ejemplo su sa l sódica o p o tá s ica .

Algunos 5c lo s compuestos de este  invento 

se ha comprobado qxle son muy e f ic a c e s  cuando se 

aplican  cono fun ic ic a s  f o l ia r e s ;  algunos, cuando, se 

ap lican  pare, l a  preparación de la s  sem illas , y a l ­

gunos uti.Lize.dos como fun io iá a c  del suelo; y l a  forma 

exacta, de la  composición fu n g icid a , depende en a lto  

grado del empleo a que dicha composición ha de des­

tin a r s e , y del elemento patógeno que se t r a t a  de con­

t r o l a r .  Por ejemplo, la s  composiciones pueden se r  

polvos, so lu cion es, dispersiones o p a sta s . Cuando 

son p u lveru len tas, pueden s e r  ta le s  que e l  ingrediente
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activ o  se h a lle  'mezclado con un polvo d iluyente. 

Cuando l a  composición es líq u id a , puede se r  "tal que 

e l  ingrediente a c tiv o .s e  h a lle  d isu elto  o suspendi­

do en un líquido adecuado, por ejeirolo agua, o un 

líquido orgánico n o -f ito tó x ic o  apropiado, lo s  ingre­

dientes u til is a d o s  con e l ingrediente activ o  en cu a l-  

' quiera de la s  composiciones fungicidas de e s te  in ­

vento, pueden se r  su stan cias conocidas en l a  té c n ic a ,  

como adecuadas para l a  preparación de composiciones 

fu n g icid as , por ejemplo, su stan cias  de su p erficie  

activ a ,, ta le s  como agentes de mojadura y d isp ersió n , 

adhesivos, "su jetad o res" inhibidores de corrosión  

y agentes de e s ta b iliz a c ió n .

l a s  composiciones fungicidas de e s te  in ­

vento que se ha comí')robado su u tilid a d  como prepa­

radores líquidos de la s  sem illas , son soluciones de 

l a  sa l sódica de 3 -m e til-4 -fe n ila .so -2 -iso > :a z o lin -5 -  

ona, en b e ta -e to x ie ta n o , alcohol d ia ce to n ílico  o 

g l ic o l  e t i lé n ic o , y en. esp e cia l soluciones en la s  

que I r  sa l sód ica  se h a lla  presente en una propor­

ción del 25?» aproximad amente peso/volumen.

E ste  invento co n siste  también en la s
\

nuevas 2 -iso r .rso lin -5 -o n as  s ig u ie n te s , y sus s a le s .  

Prim ero, la s  de. l a  fórmula general

R - OH -I>T = I'T -  R 
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en la. que R es un ra d ic a l  e lk ilo  de 2 -6  (e s p e c ia l­

mente 2 -4 ) átomos de carbono, un ra d ic a l  ca rb o x i-
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s,lkilo o a lk o x ica rb o n ila lk ilo  de no más dé 4 átomos 

de carbono, y es un ra d ic a l  fe n ilo  o n a f ti lo  

cu stitu íá o  o nó: o en l a  que R es un ra d ic a l  allcilo  

de 1 -6  (especialm ente 1 -4 )  átomos, de carbono, o un 

ra d ic a l  carb o xia lk ilo  o a lk o xicarb o n ila lk ilo  de no más 

de 4 átomos de carbono y es un ra d ic a l  fe n ilo  

c lo ro -s u s titu id o .

En segundo lu g ar la s  nuevas 2 -iso x a z o lin -  

5-onas de l a  fórmula

en l a  que ñ es un ra d ic a l a lid io  de 1 -6  (e sp e c ia l­

mente; 1 -4 ) átomos de carbono o un ra d ic a l  csrb o x i-  

alfcilo o ;-11 'o x ica rb o n ila lk i1o de no más de 4 átomos 

de carbono, es un ra d ica l fe n ilo  o n a f t i lo  sus­

titu id o  o nó, y R  ̂ es un ra d ic a l a llc ilo , alkoxi o 

a l k i l t i o ,  de 1 6 4 átomos de carbono.

l a s  2 -iso xazo lin -5 -o n as  ú t i l e s  como in gre­

dientes a c tiv o s  en la s  composiciones fungicidas de 

este  invento, pueden obtenerse, por ejemplo, por un 

procedimiento en e l que se bree re a cc io n a r , junto 

con un le e to -e ste r  de l a  fórmula

í  2
R -  CO -  OH -  COOR

; 3 •
v ,

-en; l a  cjue R es un ra d ica l a lld lo  de 1 -6  (e sp e c ia l­

mente 1 -4 )  áfonos do carbono o un ra d ico l carb oxi­
a lk ilo  o c lk o x ica rb o n ila lid lo  de no más de 4 átomos
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de carbono, R es un átomo de hidrógeno o un ra d ica l  

alid-lo , <?ll:o:ti o a llc il tio  de 1 -4  átomos de carbono y 

es un ra d ica l a lh ilo  de 1 -4  átomos de carbono- l a  

s a l adecuada, su stitu id a  o no de x e n il o n a f t i l  

diazonio e hidroxilam ina» o une, sa l de hidroxilam ina. 

E l procedimiento se ap lica  convenientemente con lo s  

're a ctiv o s  d isu elto s  o dispersados en agua o en una 

mezcla de agua y e ta n o l. La s a l de diazonio puede pre­

p a ra rse , convenientemente, in  s i tu  por l a  reacció n  de 

la, amina^apropiada y e l  ácido n itro s o , como se in d ica  

en lo s  ejemplos de e s ta  Memoria.

Un segundo procedimiento p?ra la  prepara­

ción de la s  2- l s o 3cazo lin -5-o n a s , es aquel en que un 

compuesto azoico de la  fórmula

J2R -  CO -  Ó -  N = N -  R„

. 000^3

-en  l a  que R, R2 y R tienen lo s  s ig n ificad o s antes  

in dicados, y R  ̂ es un ra d ic a l fen ilo  o n a f t i lo  sus­

titu id o  o no- se hace re a ccio n a r con hidroxilam ina o 

una sa l de l a  misma. E ste  procedimiento se a p lica  

convenientemente en condiciones suavemente a lc a lin a s ,  

por ejemplo con lo s  re a ctiv o s  d isu elto s  o dispersados 

en agua o en una mezcla de agua y etan ol y en presen­

c ia  de a l c a l i  cau stico  o a ce ta to  sód ico , o en p i r i -  

dina. Lado que l a  reacció n  a l a  tem peratura ambiente 

es generalmente le n ta ,, e l  procedimiento se a p lic a  con 

p referen cia  a tem peratura elevada, por ejemplo a una 

temperatura, del orden de 60-115^0► E l compuesto azoico  

empleado en e s te  segundo procedimiento ptiede obtenerse
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convenientemente "in  s itu "  por l a  reacció n  de un 

k e to -e s te r  de l a  fórmula
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R -  00 -  OH -  000R.
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y lo. s a l de diazonio adecuada.

En l a  preper: ción de compuestos de este  

invento en lo s  que e l  grupo R es un grupo m e tilo , se 

Han obtenido resu ltad os s a tis f a c to r io s  u tilizan d o  

diketoha en lu gar de a ce to -a ce ta to  de e t i l o .

E ste  invento co n siste  además en un méto­

do pera- combatir lo s  agentes patógenos de la s  plan­

t a s ,  en e l  que e l  f o l la j e  de la s  p lan tas sen sib les  

a dicbos elementos patógenos, la s  sem illas de que l a  

p lan ta  puede d e s a rro lla rs e , o e l  suelo en que dicha  

p lan ta  puede c re c e r , se tran tan  com un compuesto o 

composición fungicida de este  invento.

E ste  invento se aclaro  con lo s  ejemplos

sig u ien tes .

EJ.'j'FJjQ 1 -  Se mezclaron con 25 ce de agua, 6 ,6  g

de a ce to a ce ta to  de e t i l o ,  3 ,5  g de cloru ro  

de liidroxilam ina, 5 ,4  g de m -toluidina y 10 cc de 

ácido c lo rh íd rico  acuoso concentrado, y l a  mezcla 

se enfrió  a 52C. aproximadamente. A la  mezcla se 

le  añadió lentam ente, con a g ita c ió n , una solución  

acuosa y f r í a  de A 3  de n i t r i t o  sódico en 10 cc de 

agua, teniendo cuidado de que l a  tem peratura no as­

cendiera por encima-de lO^C. A continuación la  mez­

c la  se ag itó  durante 6 h o ras, dejando que durante 

e s te  tiempo la  tem peratura ascen dira lentamente 

h a sta  unos 20^0, y luego se f i l t r ó  l a  m ezcla. ^1

'-'■i V * '■ - '
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residuo sólido que se obtuvo en e l  f i l t r o ,  se lavó  

con egua y se c r i s ta l iz ó  en una mezcla de etanol y 

,  benceno. E l producto a s i  obtenido e ra  3 -m e til-4 -  

(3  ’ -m e tilfe n il-a z o  )-2 -iso xg ,zo lin -5-“Qfls.* en forma de 

c r i s t e l e s  t o r i l l o s  con un punto de fusión  de

1722C.

E11MP10 2 -  Se suspendieron en 60 cc de a.gua 7 ,1  g 

de 3 -c lo ro -4 -m e tila n ilin a  y l a  m eada  

se a c id if ic ó  con 18 cc de ácido c lo rh íd rico  acuoso 

concentrado. Después de e n fr ia r  a 52C, la  mezcla 

se d iazo tizó  con una solución de 4 , g ñe n i t r i t o  

sódico en 15 cc de agua, l a  solución a s i  obtenida 

se añadió a continuación lentam ente, con a g ita c ió n , 

a una mezcla f r í a  (5 -0 )  de 6 ,6  g de a ce to a ce ta to  de 

e t i lo  en 170 cc de etan ol y 45 cc  de agua a l a  cjue 

se habían añadido 24 g de a ce ta to  sódico anhidro .

I r  mezcla se dejó reposar a unos 2020 durante 15 

h o ras, se f i l t r ó  y e l  residuo sólido obtenido en e l  

f i l t r o ,  sé lavó  con agua. E l residuo se disolvió  

en 100 cc  de e tan o l h irviend o, y a e s ta  soluición se 

le  anadió lentamente una solución de 3 ,5  g de c lo ­

ruro de h id ro xilrn in a  en 100 cc de agua a l a  que 

se habían añadido 8,2 ' g de ace ta to  sódico anhidro., 

l a  mezcla a s i  obtenida se calentó  sometida a re flu jo  

durante 15 minutos, se dejó reposar d.ursnte 15 

horas a unos 2020’, y se f i l t r ó .  E l  residuo sólido  

que se obtuvo en e l f i l t r o ,  se lavó con agua y se 

c r i s t a l i z ó  en etan o l. E l producto a s í  obtenido era  

3-rm etil-4~(3 , - c lo r o -4  * -m e tilf  e n ila g o )-2 -iso x a z o lin -  

5-on.a en 'forma de c r i s ta l e s  am arillos de 1922C de

k - ;
i

* y  »*■
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punto cío fusión

SdEíriiO;. 3 - 3 3 -  Se prepararon uno se rie  de o tra s

• 2-isoxacolin -5-on as por lo s  métodos 

generales entes d e scrito s  en -los ejemplos 1 y 2 , 

y usando la  'amina apropiada en cada cono, en lu g ar de 
la  m -toluidina y la  3 -c lo ro -4 -m e tilo n iÍin a  u tiliz a d a s  

respectivam ente en esos ejemplos. E sta s  o tra s

2 -  ÍGOxa,solin-5-onae, se indican en lo ..'tabla' sigu iente  

como ejemplos 3 -3 3 . Los productos de lo s  ejemplos

3 -  15 í̂ .e obtuvieron por e l  procedimiento del ejemplo 

1 ,  m ientras que lo s  de lo s  ejemplos 16-33  se obtu­

vieron  por e l  procedimiento del ejemplo 2 . Los pro­

ductos de lo s  ejemplos 3 -33  se cree  que tie n e n , todos 

e l lo s ,  l a  fórmula general

V

CH¡
00

N = N

20.

en l a  que es un a n illo  bencónico s u s titu id o , y lo s  

pi'oductos se id e n tific a n  en cada ejemplo por l a  s ig ­

n if ica c ió n  dada a IL̂  en l a  columna a s í  encabezada. •

En g ra c ia  a l a  conveniencia, se han omitido lo s  dobles 

enlaces de todos lo s  a n illo s  bencénicos representados*  

E l punto de fusión  indicado fre n te  a cada producto, 

es e l  obtenido empleando una muestra del producto 

que se había pu rificad o por r e c r is ta l i z a c ió n .

. J
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Tabla I  (continuación')

EJEMPLO
T>72

teí (R 7  -5
P  d i

Producto

**1
Punto de 
fusión  ( 20) Aspecto

31

32

COOEt

<
EtOOC

33 - < ^  r ^ >  "N=N~<^

96

120

208

o r is ta le s
am arillos

c r i s t a l e s
am arillos

C ris ta le s
ro jo
la d r i l lo

EJEMPLO 34 -  A 10 co de e tan o l se añadieron 6,6 g de a c e to -  

a ce ta to  de e t i l o ,  3 f5 g de cloruro de h id ro x i-  

lam ina, 6;,4  g de m -clo ro an ilin a  y 10 cc de ácido c lo rh íd r i­

co acuoso concentrado y l a  mezcla se e n frió  a unos 5eC. A 

5 . e s ta  mezcla se l e  añadió lentamente con a g ita c ió n , de t a l

modo que l a  tem peratura no excediera de 109C, una solu­

ción  acuosa y f r í a  de 4 g de n i t r i t o  sódico en 10 cc  de 

agua. La m ezcla se ag itó  luego durante o tra s  6 h o ras , 

perm itiéndose que l a  tem peratura durante e s te  período a s -  

10 .  cendiera lentamente a unos 20QC, y a continuación se
f i l t r ó .  ^ 1  residuo sólido que se obtuvo en e l  f i l t r o ,  se 

lavó con agua y se c r i s t a l i z ó  en una mezcla de etan ol y 

benceno. E l  producto a s í obtenido fuá 3 -m e til -4 -(f t ' -  

clo n o fen ilazo )-2 -lso xag o lin -5~ o n a« en forma de c r i s ta l e s  

1 5 . marrón, $pnto de fusión 1622C.
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EJHLCPLO 35 -  Se suspendieron en 60 ce de agua 6 ,1  g 

de j>-e t i  1 ¡vallina y l a  Líesela se a c id i­

f ic ó  con 10 cc de ácido c lo rh íd rico  acuoso concentra.-
. ■*

do,. Después de e n fr ia r  o 5SC, la- mésela se d iazotizó  

con une solución do «I g de n i t r i t o  sódico en 15 cc

de agua. l a  solución resu lta n te  se anadió lentamen-;-

t e ,  con r-g itacién , o. una mezcle f r í a  ( 5-G) de 6 ,6  g
*

de a ce to a ce ta to  de etilo^en 170 cc de etanol y 45 cc  

de agua, a l a  que'ce hahían añedido 24 g de ace ta to  

sódico anhidro, l a  mezcla se dejó reposar a unos 

20^0 ditr.rute  15 h o ras, y  e l  a c e ite  denso que se ob­

tuvo se separó de l a  capa ccuosa y se lavó con agua. . 

E l a c e ite  le-vado se . d iso lvió  en 100 co de etan ol h ir ­

viendo y a e s ta  solución se anadió lentamente una so­

lu ción  c a lie n te  de 3 ,5  g de cloru ro  de hidro: :i  1 ninina 

en 100 cc de cgua, a lo  que se habían añedido 8 ,2 .  

g de a ce ta to  sódico anhidro, lo  mezclo a s í obtenida  

se calentó  sometida a re flu jo  durante 15 minutos, se 

dejó reposar durante 15 horas a unos 202C y se f i l ­

tr ó .' E l residuo sólido obtenido en e l . f i l t r o ,  se 

levó con aguo y se c r i s ta l iz ó  en e ta n o l. E l produc­

to de oste modo obtenido, era  3-m e ti l -4- ( 4 , - e t i l -  

fe n ile z o )-2 -is o x ? g o lin -5 -o n a , en forma de c r i s ta l e s  

a m a rillo s , punto de fusión 1542C.

.... E J T-ÍPIO 36 -  Se re p itió  e l procedimiento d e scrito  en 

e l ejemplo 35» excepto que lo s  6 ,1  g de 

p -e t i la n i l in a  se sustitu yeron por 6 ,1  g de o - e t i l -  

a n ilin a . E l producto después de c r i s  b alizar en etan ol 

era  3 -m etil-4 --( 2 '-e t i l - f e n i la z o )-2 - is o x a z o lin -5 -o n a ,  

en forma de c r i s t a l e s  n aran ja , punto de fusión  1222C.
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Los ejemplos 37» a 39 describen lo. prepa­

ració n  de d is t in ta s  sa les  de 2 -iso x a z o lin -5 -o n a s .

J'd' j-'LO 37 -  En 30 cc de solución acuosa a l 10$ de 

hidróxido sódico , se suspendieron 3 g 

de 3 -m e ti l -4 - (3 ’ -m e tilfe n ila z o )-2 -iso x a z o lin -5 -o n a  
(compuesto obtenido como pro ucto en e l Ejemplo 1 

a n te rio r) y se añadieron 30 cc de e tan o l. La mezcla 

• se calentó  a  unos 8020 durante 2 minutos .y se f i l t r ó  

l a  solución re su lta n te . Al e n fria rse  e l  f i l t r a d o  re ­

su lta n te , so p re c ip itó  un sólido c r i s ta l in o  que se 

so aró^por f i l t r a c i ó n  y se lavó coa é te r .  E l produc­

to  a s í  obtenido e ra  e l  sesouiMdr.'- to  de l a  3s i  sódica  

de 3 -ia e ti l -4 - (  3 ’ -m e tllfe n ila z o )-2-i3Q xeso lin -5-o n a  

en forma de agujas am arillas que se descomponían len ­

tamente a l c a le n ta r  pero no se fundieron por com­

p le to  a 3C02C.
njj'llPLQ 38 -  Se re p itió  e l procedimiento d e scrito  en 

■ e l Ejemplo 3 7 , e".septo que lo s  3 7 de 
3~ m eti,l-(3 ’- i j ie ti lfe n ila z o )-2-iso ;ca s o lin -5-o n a, se sus-, 

t  itu;ye r 011 por 3 -me t i  1 - 4-  ( 4 el o rof eni la  s o ) - 2- i  soxazo- 

lin -5 -o n a  (3 S del compuesto obtenido como producto 

del Ejemplo 6 a n te r io r ) . -E l  p ro d u cto 'era  e l  tr ih id ra to  

de l a  se l sódica de 3-m e t i l -4- ( 4 y-c lo ro fe n ila .z o )-2-  

Í 3on azolin -5-o n a , en forma de c r i s t a l e s  am arillo s , 

punto de fusión  17020 con descomposición.

EJE?g-IO 39 -  Se re p it ió  e l  procedimiento d e scrito  en 

e l  Ejemplo 3 7 , excepto uue lo s  3 g de 

3 -u ie til-4 - (3 '-m e tilfe n ila z o ) -2 - is o x a z o lin -5 -o n a ,. se 

sustitu yeron  por 3 S de 3-m e t i l -4- ( 4 '-c lo r o f e n ila z o ) -  

2-:ia o x a z o lin -5-ona (compuesto obtenido como producto

i *
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5.

10.

15 .

20.

25.

30.

en e l  Ejemplo 6 a n te rio r) y lo s  30 cc de hidróxido  

sódico acuoso a l  10,-, por 30 cc  de hidróxido p o tásico  

a l  10?¿.. E l  producto era  e l  sesguihidrato de l a  sa l  

p o tá s ica  de j-metH-fr-CA-* -c lo ro fe n ila z o )-2 -lso x 8 .z o -  

lln-5-Qfle., en forme do c r i s t a l e s  am arillos que se 

descompusieron a 170-18020 .

EX;¡MPIO 40 -  E s te  ejemplo describe l a  preparación de 

S - m e t i !-^ - ^ * : 4 ’ : 5 ’ - t r i c lo r o f e n i la z o ) -  

2 -iso x a z o lin -5 -o n a  por un procedim iento. que es una 

m odificación del procedimiento general d e scrito  en 

e l Ejemplo 2 a n te rio r .

l a  m odificación co n siste  esencialm ente en 

e l  empleo de p irid in a  en lu gar de etan ol en l a  t e r ­

cera ©tipa del procedim iento, en l a  que e l  producto 

de la  sa l de diazonio y  e l  k e to -e s te r  se hacen r e a c -  ■ 

clon ar con cloruro de hidroxilam ina.

1 Los 23 g de intermedio Eruto y mojado,

obtenido por 'reacción de 6 ,5  g de a ce to a ce ta to  de

e t i lo  con cloru ro  de 2 :4 -:5 -tr ic lo ro -d ia z o n io  por e l

método gen eral del Ejemplo 2 se mezclaron con 3 ,5 .g  de

cloru ro  de h i dro mili mina y 75 cc de p irid in a  y  l a  \
mezcla oe sometió a re flu jo  durante una. hora. E l  

producto obtenido so v e r tió  o continuación, en agua 

helada que.contenía ácido c lo rh íd r ic o , y e l  sólido  

que p re c ip itó  se r e t i r ó  por f i l t r a c i ó n  y s á e c r i s t a l i -  

zó en e ta n o l, proporcionando 3 -m e ti l -4 - (2 , : 4 f : 5 ’ - t f i -  

c lo ro fe n ila z o )-2 -is o x a z o lin -5 -o n a , en forma de sólido  
marrón r o j iz o , punto de fusión 151&C. 

iU-'~T*hOS 41 -  7 9 - Se han o reparado una se rie  de o tra s

2-iso xaí:o lin -5-o n as. por e l  mótodo

}
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Sene-ral demerito en e l  Ejemplo 1 ,  2 o 40 ente r io  r e s , 

í>ero u tilizan d o  d is tin to s  lceto-e^teres y l a  amina 

adecuada en cada oaso. E sta s  2 -iso x a so lin -5 -o tia s , 

se iiir'ican en l a  ta b la  2 como ejemplos 4 1 -7 9 .

Los productos de lo s  ejemplos 4 1 -7 9 , fíe 

obtuvieron por procedim ientos que im plican un k e to -  

® ster ele l a  fórmula

10 .

H-CO -  OH -

2̂
COOEt

y un Cloruro de diazonio de l a  fórmula CÍ-Hs=]ST-R̂  y 

se cree que todos e llo s  tienen una e s tru ctu ra  co­

rrespondiente a l a  fórmula general

\ v

r

l- -.

t

on l a  que ií es un ra d ic a l a lk ilo  o o lk o xicarb o n il-  

alldLlo y es un a n illo  bencónico su stitu id o .- Rg 

es un ¿tomo de hidrógeno en todos I 03 cosos, excepto  

en e l  e je r c ió  79 en e l que es un ra d ic a l  e t i l t i o  

( - 3 - 0 oBc ) .

En. l a  tabla 2 e l  producto c!e creía ejemplo 

ce id en tifico , por re fe re n cia  a la  n aturaleza de lo s  

20. grupos R y R^, y en g ra c ia  a l a  conveniencia, lo s

enlaces dobles-',ao hon. omitido en todos lo s  a n illo s  .- 

bencánicos que figu ran .

Con .excepción de lo s  ejemplos 52 , 6 7 , 68, 

72,. 73». 75 y 7 6 , lo s  compuestos'de. todos lo s  ejemplos 

25. de la  ta b la  2 se obtuvieron u tilizan d o  e l p ro ced i-

}
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miento gen eral d e scrito  en e l  ejemplo 2 a n te r io r , pero 

usando e l  k e to e ste r  y l a  amina apropiados en cada uno 

de lo s  caso s. Con resp ecto  a la s  excepciones, lo s  com­

p u esto s de lo s  ejemplos 67 y 68 , ce obtuvieron por e l  

5. ' procedimiento general del Ejemplo 1 a n te r io r , y lo s  com­

puestos de lo s  Ejemplos 52 , 72 , 7 3 , 75 y 76 , por e l  pro­

cedimiento general del e jemplo 40 u tilizan d o  e l lceto- 

e s te r  y l a  cviina adecuadas en cada caso .
Mi'GLA II

E J M 1 0
112

41

42 •

43

44

45

R

CH.

Producto

R1

v >

- ° 4 H9

- V ' s

-nC12H£5

./* ■
*

>
‘  \

^ ------- < j
° C2H5

Punto de 
fusidn (QC)

48

91

>02

162

. , *■
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TA>IDA I I  (continuación)

N-
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rJA3LA I I  (contim iricidn)

;



LA I I  (con-üinus-olÓn)

73



' 1 OCt

T,p LA T I (continuación) t i  e? $ ^  ^
O  4

2J  jjJ i Lir XjO 
iT2. ■

■74

75

76

Producto

R R.

OgBlj-OOO-OTI  ̂ -

O

S =>

CII.

CI-L

rjrj 11 -<  y ° ° ¿ S5 127

78 11

•
' •

X I

350

79 ■ GIL )
- < z >

122

«
(R2= -= c p  ) ;

 ̂ 9 •

Punto de 
fusión ( 2Q)

126.

115

113

EJMX.Q3 80-89  -  La ta b la  3 sigu ien te  comprende como

ejemplos 80-89 una s e rie  de o tra s  

2-iso x a ^ o lin -5-o n a s , que se han u tiliz a d o  como composi­

ciones fu n g icid as. Los d is tin to s  compuestos se id e n ti -  

5 . í ico n  en l a  ta b la  3 » como en le s  ta b la s  1  y 2 , con re ­

fe re n c ia  a l a  n atu raleza  de lo s  grupos K y R^, Rg 

siendo en cada caso un átomo de hidrógeno, lo s  dobles 

enlac.es se han suprimido por conveniencia» de todas la s  

e stru ctu ra s  in d icad as.

1.. 
i- •

*.• S-



TABLA I I I
4
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Se han obtenido buenos resu ltad o s u t i l i ­

zando composiciones fungicidas de este  invento para  

l a  preparación de la s  sem illas , y en l a  ta b la  4 

s ig u ie n te , se indican compuestos que se ha compro- 

5, bado que son a c tiv o s  co n tra  una s e rie  de hongos eco­

nómicamente im portantes y de enfermedades b acterian as  

Análogamente, l a  ta b la  5 in d ica  compuestos de a c t i -  

. ’ vidad comprobada con tra  v aria s  enfermedades f o l ia r e s

producidas por lo s  hongos. Los in gredien tes a c tiv o s  

10 , de la s  composiciones ensayadas, se lien re fe rid o  a

contiridación, para s im p lif ic a r , por e l  húmero de lo s  

ejemplos en la s  tab las  1 , 2 o3 en la s  que aparecen ,.. 

Preparación de sem illas.

TABLA IV

Enfermedad ’ Cultivo
Ingrediente a c t iv o ; p ro - ‘ 
ducto del ejemplo n2 *

Pythium. ultimum Guisantes 5, 1 1 , 1 6 , 1 7 , 80 y 8 2 . ' j

Puaarium oulmorum II 6 , 7 , 1 0 , 26 y 82 :

Xanthomonas Algodón 22 ;malvacearum

T i l l e t i a  c a r ie s Trigo 6 , 83 y 85 ;



Fungicidas fo lia re s .. . ■' i í <j íj

TABLA V

Xa
Enfermedad Cultivo Ingrediente a c tiv o : pro­

ducto del ejemplo n2

P i r i c u l a r i a '' 
oryzae' Arroz 6 , 7 , 20, 36 y 86

1Plasmophora 
v i t í c o la Cepas 7

Erisip he
cichorapearui Pepinos 1 , 7 , 1 0 , 82 y 85

Venturia
inaequalis Manzanas 7 , 19 y 82

A lte rn a ría
solani Tomates 34 y 80

Erysiphe
grominis Avena 4 y 7

B o try tis  
fahae . Tirabeques ? 1 9 , 2 6 , 39 y 80

Los compuestos de lo s  ejemplos 5 , 6 , 1 1 , 1 6 ,  

2 6 , 8 2 , 83 y 85 se ha comprobado que son. a c tiv o s  con tra  

l a  enfermedad R hizoctenia s o la n i, fru to  del te rren o .

N O T A

5. D e scrita  suficientem ente l a  n atu raleza  del

invento a s í  como l a  manera de r e a liz a r lo  en l a  p r á c t i ­

c a , debe hacerse co n star que la s  d isp osicion es a n te rio r­

mente indicadas son su scep tib les de m odificaciones de 

d e ta lle  en cuanto no a lte re n  su p rin cip io  fundamental.

1 0 . También se hace co n star que e l  invento se r e f ie r e  a dos

S o licitu d es  de P aten te  presentadas en In g la te rra  con

;



fechas 2 de noviembre de 1.9'óQ y 31' de ju lio  de 

1 .9 6 1 , números resp ectiv o s 37645 y 27676 acogiéndose, 

por lo  ta n to , a lo s  b en eficio s  que concendeh lo s  

Convenios In tern acio n ales  en vigor y siendo lo  que 

5. constituye la  esencia del re ferid o  invento y por lo

que se so lícita  Patente de Invención por 20 anos en'

, España: « PROCEDIMIENTO ES PREPARACION PE PTJÍíGIOI­

DAS" ; caracterizán d ose por lo  s ig u ie n te :

I a. -  Procedimiento de preparación de fun- 

0* g ic id a s ,ca ra c te riz a d o  porque contiene como ingredien­

te  a c tiv o , una 4- f e n i l -a z o -  o 4-n a f t i l a z o - 2-iso x a z o -  

lin -5 -o n a , ópticamente su s titu id a  en e l  ra d ic a l  fe n ilo  

o n a f t i lo ,  y un soporte para  e l  ingrediente a c tiv o .

2 a. -  Procedim iento, según re iv in d icació n  

5* 1 3 , ca racterizad o  porque e l  ingredien te a ctiv o  es

una 2- ic o x a « o lin -5-ona de la  fórmula

i.:,

20,

25.

en l a  que H es un ra d ic a l carboxim etilo o ca rb o x i-  

e t i l o ,  o un ra d ic a l  állcilo  de 1-6  (especialm ente  

1 -4 )  átomos de carbono, opcionalmente oon un grupo 

su stitu y en te  h id roxi o ciano o un átomo de halógeno, 

t a l  como e l  c lo ro ; y I^es un ra d ic a l  fe n ilo  o n a f ti lo  

su stitu id o  o no.

i , 3 S.~ Procedim iento, según re iv in d icació n

2a , ca racterizad o  porque e l  ingrediente activ o  es un 

compuesto en e l  que e l  grupo R e s  un ra d ic a l  m etilo .
4-•— Procedim iento, según re iv in d icació n

ivi •' 
r.*

;



a n te rio r  caracterizad o  porque contiene como in­

grediente a c tiv o , una 2 -iso x a z o lin -5 -o n a  de l a  

,  fórmula

hl 
1 2
C -  N = N -

5. en l a  que lí es un ra d ic a l  a lk ilo  de 1 -6  (e s p e c ia l­

mente 1 -4 )  átomos de carbono, un r a d i c a l .carb oxi— ' 
t

m etilo o c a rb o x ie tilo , o un ra d ic a l  alk oxicarb o- 

n i la lk i lc  de no más de 4 átomos de carbono;

tiene e l  s ig n ificad o  dado en la  re iv in d icació n  23
\

10 . a n te r io r ; y R2 es un ra d ic a l  a lk i lo , alkoxi o

a l k i l t i o ,  de 1 a 4 átomos de carbono.

5 - , -  Procedim iento, según re iv in d icació n  

2S, '33 o 4 s , cara cte riz a d o  porque e l  ingrediente  

a ctiv o  es un compuesto en e l  que e l grupo es un 

1 5 . ra d ic a l  fe n ilo , c lo ro -s u s titu id o .

6,s .-  Procedim iento, según re iv in d ica ­

ción  23 , 3 S o 4 3 , caracterizad o  porque e l  in gre­

diente a ctiv o  es un compuesto en e l  que e l  grupo 

R  ̂ es un ra d ic a l  fen ilo  in fe r io r  a lk il-s u s ti tu íd o  

20. 7 3 . -  procedim iento, según re iv in d ica ­

ción a n te r io r , cara cte riz a d o  porque contiene como 

in gred ien te a c tiv o , 3 -m e til-4 -fe n ila z o -2 -iso 3 ca z o -  

lin -5 -o n a .

8 ® .- Procedim iento, según re iv in d ica -
V ^

25. eión a n te rio r  ca racterizad o  porque contiene como

in gredien te a c tiv o , 3 -m e ti l -4 - (2 '-m e t i lf e n ila z o )-  

2 -iso x a z o lin -5 -o n a .



1

9 9 Procedim iento, segdn re iv in d ica ­

ción a n te r io r , caracterizad o  porque contiene como 

„ ingrediente a c tiv o , 3-m e til -4-  ( 2 '- c lo r o f e n i la z o ) -*
*, 2 -iso x a z o lin -5 -o n a .

5 . 1 0 s . -  Procedim iento, según re iv in d ica ­

ción a n te r io r , caracterizad o  porque contiene como 

ingrediente a c t iv o , 3~ m etil-4- ( 2 , -m e t i l -4 , - c lo r o f e -
'  • t.

n ila z o ) - 2- is o x a z o lin -5-ona.

l i s . -  Procedim iento, segdn re iv in d íca ­

lo. ción a n te r io r , caracterizad o  porque contiene como 

ingrediente activ o  una s a l  de una 2- is o x a z o lin -5-  

ona mencionada en cualquiera de la s  reiv in d icacio n es  

a n te rio re s .

12a. -  Procedim iento, segdn re iv in d icació n  

, 1 5 .  l i s ,  caracterizad o  p orq ue.la  s a l  es una s a l  áódica  

o p o tá s ica .

13a•- Procedim iento, segdn cualquiera de 

la s  re iv in d icacio n es I a a 12 a , cara cte riz a d o  porque 

e l  soporte es un polvo diluyente.

20, 1 4 a. -  Pi’ocedim iento, segdn cualquiera de

la s  re iv in d icacio n es I a ; 1 2 a , cara cte riz a d o  porque 

e l  soporte es ún líquido n o -f ito tó x ic o  adecuado.

1 5 a . -  Procedim iento, segdn cualquiera de 

la s  reiv in d icacio n es I a a 1 4 a , cara cte riz a d o  por 

25. contener un agente, de su p e rfic ie  a c t iv a .

1 6 a . -  Procedim iento,, segdn cualquiera de 

l a s  re iv in d icacio n es I a a 1 5 a , cara cte riz a d o  por con­

te n e r  un in h ib id o r de l a  co rro sió n .

1 7 a . — Procedim iento, segdn re iv in d icació n  

30. a n te r io r , cara cte riz a d o  por contener una solución
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5.

10 .

-  29

de l a  s a l sódica o p o tá s ica  de 3-m e ti l -4~ fen ilazo -  

2- is o x a z o lin -5-ona en un solvente n o -fito tó x io o  ade- 

„ cuado.

18® .- Procedim iento, segiín re iv in d ica ­

ción 1 7 ®» caracterizad o  porque la  sa l sódica se 

h a lla  presente en una proporción aproximada de 25 i» 

peso/volumen,

1 9 ® .- Procedim iento, segón re iv in d ica ­

ción a n te r io r , ca racterizad o  poique contiBne una 

2 -iso x a z o lin -5 -o n a  de l a  fórmula general

It«'

i 1 • v-vi - 'by

|H

N\  y 00

en l a  que R es un ra d ica l a lk ilo  de 2-6  ( esp e cia l­

mente r2- 4) átomos de carbono o un ra d ic a l  ca rb o x i-  

a lk ilo  o a lk o xicarb o n ila lk ilo  de no más de 4 átomos 

15. ' de carbono, y R̂  es un ra d ic a l fe n ilo  o n a f ti lo  sus'

titu íd o  o no.

2 0 S .-  Procedim iento, segón re iv in d ica ­

ción 19 - ,  ca ra cte riz a d o  porque es un ra d ic a l  a lk ilo  

de 1-6  (especialm ente 1 - 4) átomos de carbono, o un 

20. ra d ic a l  ca rb o xia lk ilo  o a lk o xicarb o n ila lk ilo  de no

más de 4 átomos de carbono, y R̂  es un ra d ic a l fe ­
n ilo  c lo ro -s u s titu íd o .

21® ,- Procedim iento, segán re iv in d ica ­

ción  a n te r io r , caracterizad o  porque contiene u n a  

25. 2 -isó x á z o lin -5 -o n a  de la  fórm ala

r.

i ■■ ;

i-' .
r
r
r »
l
i

b *' . ■*.i ' • • *

t

r
I'- .
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5.

.10 .

15 .

20.

25.

en l a  que R es un ra d ica l ellcilo  de 1-6  (e sp e c ia l­

mente 1 - 4) átomos de carbono o un ra d ic a l  carb o xi-  

„a lk ilo  o a lk o xicarb o n ila lk ilo  de no más de 4 átomos 

de carbono, es un ra d ic a l fe n ilo  o n a f t i l o ,  sus­

titu id o  o no, y R2 es un ra d ic a l  a lk i lo , alk oxi o 

a lk i l t i o  de 1 -4  átomos de carbono.

2 2 » .-  Procedim iento, según reivin d ica^  

cidn anteriox*, caracterizad o  porgue contiene 3-r a e ti l -  

4 - ( 2 ’ -c lo ro fe n ila z o )-2 -is o x a z o lin -5 -o n a ,
2 3 - . -  Procedim iento, según re iv in d icació n  

a n te r io r , caro eterizad o  porque contiene una s a l de 

2 -iso x a z o lin -5 -o n a  reiv in d icad a en cualq uiera de la s  

re iv in d icacio n es 19 - - 22».

2 4 » .-  Procedim iento, según re iin d ic a -  

cionec 19 a , 20a , o ’2 1»,' ca ra cte riz a d o  por hacerse  

re a ccio n a r junto con un k e to -e s te r  de lo. fórmula

R -  CO CK -  CJOOS

-en  l a  que R tie n e  e l  s ig n ificad o  indicado en l a  

re iv in d icació n  .20§ , R  ̂ es un átomo de hidrógeno o 

un ra d ic a l a lk i lo , alk oxi o a lk i l t i o  de 1 -4  átomos 

de carbono y R  ̂ es un ra d ic a l  a lk ilo  de 1-4  átomos 

de carbono- l a  s a l  adecuada, s u s titu id a  o no de 

f e n il  o n o f t i l  diazonio e hidroxilam ina o una s a l  

de é s ta .

2 5 - . -  Procedim iento, según re iv in d ica c io ­

nes 1 9 - ,  20® o 215 , ca racterizad o  porgue e l  azo- 

compuebto de l a  fórmula

i

t-. ;
l'J . /

r

f  y 1

£-
h r .(y

f ,

íl»

;
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5 .

10 ,

R.

R -  00

271671
N = H -  R.

C00R3-

-  en l a  que R, R2 y R  ̂ tienen lo s  s ig n ificad o s in ­

dicados en l a  re iv in d icació n  24a , y  es un ra d ic a l  

fe n ilo  o n a f t i lo  su stitu id o  o no- se  hace re a ccio n ar  

con hiclroxilsm ina o una s a l  de l a  misma*

26a. -  Procedim iento, según re iv in d ica -  
. * v

ción 243 , ca ra cte risa d o  porque se u t i l i z a  diketona.

27a. -  Procedimiento de preparación de 

fu n g icid as; t a l  y como queda substañetalm ente des­

c r i to  en l a  presente Memoria que consta de t r e in ta  

y una hojas e s c r i ta s  a máquina por una so la  ca ra .
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