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MEMORTIA DESCRIPTIVA

Zgte invento se refiere a un égente antipa
rasitario que contiene, como componente activo, un com-

puesto de la fdérmula general
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”Xi y Xy son igﬁéles o diferentes y significan hidré-
Ageno, haldgeno, un grupo de alquilo inferior,
un grupo de alcoxilo inferior o un grupo de
alquiltio inferior, RN
mientras que
Ry, Ry ¥ Ry significan cada uno hidrdgeno, haldgeno,
un grupd de -CFB’ ~N0,, -CN, alquilo inferier,
alcoxilo inferior, carboalcoxilo inferior o:
acilamino inferior, o un radical de fenoxilé,
insubstituido o halogenado, o
asi como, eventualmente, uno o mds todavia de los adiﬁi;
vos siguientes: disolventes, diluentes, emulgentes, dis-
persantes; humectantes, fijadores, espesantes, aglutiﬁan-
tes y asimismo, eventualmente, todavia otros agentes an-
tiparasitarios conocidos.
En la férmula (1), X, v X, representan
cada uno un 4tomo de hidrdgeno o de haldgeno o un radieal
de alquilo inferior, de alcoxilo inferior o de alquiltio
inferior; por consiguiente, Xl ¥ X, pueden ser iguales
o diferentes. Por haldgeno debe entenderse agui tanto
flior, bromo y yodo como, en particular, cloro. Los ra-
dicales de a2lquilo, alcoiilo ¥y alquiltio inferior pre-
sentan de 1 a2 4, ¥y prefe?entemente de 1 a 2, 4tomos de
carbono. Sin embargo, se obtienen compuestos especial-
mente eficaces cunando X, ¥ X2 denotan cada uno un 4dtomo

1
de hidrdgeno.
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Los simbolos B, Ry 5 R3 significan cada uno
un dtomo de hidrdgeno o de haldgeno o un grupo de F3C, de
02N, de NC, de alguilo inferior, de carboalcoxilo infg;?pr,
de acilamino inferior o de fenoxilo haligenado o insubst;-

tufdo. Ry, Ry, ¥ R, pueden por lo tanto ser iguales o di-

ferentes y el ndoieo fenilico respectivo puede en cons?:
cuencia, segin el significado de los simbolos Ry, Rz’yfRé,
estar insubstituido o contener hasta itres, pero preferéhte-
mente dos, substituyentes. ILa posicidn de estos substitu-
yentes en el micleo fenflico en la gue se quiera. Pepglge pre~
fieren las posiciones 2,3, 2,5 y 2,6, Ryy By ¥ Ry puédén,
entre otras cosas, representar un dtomo de haldgeno of‘;

un grupo de a2laquilo inferior, de alcoxilo, de carboaiébki—
lo, de acilamino o de fenoxilo halogenado e insubstituido,
En tal caso deben entenderse por haldgeno fldor y yodo,

y preferentemente cloro y bromo. Loa"grupos de alquilo

y alcoxilo inferior presentan de 1 a 4, y preferentemente
de 1 a 2, 4tomos de carbono. También los grupos de car-
boalcoxilo inferior presentan en el grupo alcoxilico de 1
a 4, y preferentemente de 1 2 2, Stomos de carbono. En

los grupos de acilamino inferior, la poreidn de deido se
deriva de un dcido alifdtico inferior, insaturado o, pre-
ferentemente, saturado, que presenta uha cadena de car~
bono con 1 o 4, y preferentemente 1 a 2, dtomos de car-

bono. Los radicales de fenoxilo halogenados pueden pre—
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sentar de 1 a 5; yAbreferentemente de 1 a 2, dtomos de
haldgeno. En calidad de dtomos de huldgeno entran en
cuenta los dtomos de flior, de bromo, de yodo y, en par=.
ticular, de cloro.

5e Compuestosparticularmente apropiados,

segin el invento deben atribuirse por lo tanto a la férm%la

N

10. '
o N b Ry

en la que
R.* R2' y Ry' representan cada uno un dtomo de hidrd-
geno, de cloro o de bromo o un grupo de
15. F3C o de alquilo inferior; el grupo de
. alquilo presenta en este caso de 1 a 4,
y en particular 1 o 2, dtomos de carbono.
De los compuestos de la férmula (II) se hallan

en primer término los que corresponden a las fdérmulas

20. 0 Ry" R,"
C /

i) N (IIIa)
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54 en las que

Rl" representa un dtomo de cloro o un grupo de

metilo,

-

mientras que
R2“ ¥y R3" representan cada uno un dtomo de hidrégendvfi
10, o de cloro o un grupo de metilo,
Interés muy particular tienen aquin los com-

puestos de las férmulas

15.

(Iva) (IVp)
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15. ILas materias activas definidas por las

férmulas I a IVe son nuevas 3-fenil-4-quinazolonas, El
invento se refiere pues también & los propios compuestos.
Las nuevas metarias activas de la férmula
(L) se preparsn por reaccidn de un anhidrido de Zcido
20, isaténico, eventualmente substituido en el nicleo fenflico,
con una anilida y un éster alquilico dinferior de deido

ortofdrmico. Ia reaccidn se efectda con ventaja en ca-
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liente. Se puédeﬂéotuar en presencia o no de un disolven-
te, Ademds, el propio éster alquilico de dcido ortofér-
mico empleado para la reaccidn puede servir de disolven=.
te. o

Los compuestos de la férmula (I) se distin~ -
guen por marcada accidn biocida, en especial contra las. ..

4

bacterias y los hongos fitopatdgenos, como en,particuia?‘
el tizén. Unn caracter{stica destacads es su excelente.
accidn sistémica. Pero ademds son tembién eficaces contra
los insectos,. log representantes del orden Acarina (c&mérﬁpor
ejemplo, las garrapatas y los dcaros hiladores) ¥y lOS'T;ﬂ
gasterdpodos. Asimismo, algunos representantes de la f;;
férmula (I) menifiestan accidn tranquilizantes sobre el ga~
nado., Tales compuestos pueden emplearse en la eria de
engorde,

Les nuevas materias activas de este invento
pueden aplicarse solas o junto con otros compuestosde
accidén Hocida, como en particular los fungicidas. A ti-
tulo de ejemplos de tales fungicidas cabe sefialar, entre
otfos; los tiocarbamatos (por ejemplo, maneb, zineb,
ferham y ziram), los tiuramos (como TMTD, DPTD y metiram)
los cloronitrobencenos, el captano, la ditianona, la
dodina, el caratano, la wepsina, etcétera.

Los nuevos agentes pueden aplicarse de la

ke - o Y .« 2
manera mas diversay por ejemplo, en forma de solucidn para
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aspersiones, en(féfma de polvos de espolvereo, en forma de
granulados, etcétera. Tsmbién es pdsible, por ejemplo, regar-
con una solucidn o dispersidn de una meteria activa las
raices de la plants en tratamiento o incorporar al R
terreno un granulado empapado con una materia activa.'i
Puede producirse sprays acuoscs a base,
por ejemplo, de un concentrado emulgible o de un polve -
humectable. Por ejemplo, puede prepararse un concentra}
do emulgible apropizsdo a partir de unas 25 partes de un -
compuesto de la férmula (I), 40 a 50 partes de alcohol -
diacetdnico o de isoforona, 20 2 30 partes de un produéto
de petrdleo aromdtico, de xileno, de tolueno o de una;;
mezela de tales disolventes y 2 a 10 partes de uno o
varios emulgentes. También pueden emplearse pequefias
cantidades de un agente que favorezea la formacidn de
una solucidén homogénea, como metanol, metoximetanol o butg
ximetanol.
Puede prepararse un emulgente apropiado
a2 partir, por ejemplo, de 1l a 1,5 partes de caleio o
sodio dodecilbencensulfdénicos, 2,5 a 4 pzrites de un octil-
0 nonil-fenoxi-polietoxietanol y asimismo 0,5 a 1 parte
de metanol y O 2 0,8 partes de xileno. L2 mezcla resul-
tante se afiade 2 los disolventes y ol cuerpo activo de la
férmula (I) en 12 proporeidn cuantitativa que se ha indi-

cado antes. Pero también pueden emplearse uno o mds agentes
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tensioactivos. Segin el deseo v la conveniencia, puede
emplearse cualguiera de tales agentes, como un emulgenfe
nidnico o catidnico o un emulgente no idnico soluble en ..
los disolventes. En lugar del agente no idnico citado ",
antes que se derive de un 2lquilfenél y Oxido de etilé%j

no pueden emplearse, por ejemplo, condensados de Gxido...

»

de etileno con alccholes, &cidos carboxflicos, fenoles’
o aminas de cadena larga., En el comercio se hallan com-
puestos de todas estas clases. También pueden hallar ="

empleo en la formulacidn de preparados au%oemulgenteé,j”‘
los condensados no idnicos de polialcoholes y écidOS‘ff'
grasos o de polialcoholes y dcidos graosos y un écid0<£6rmé~
dor de resina, como el dcido ftdlico o el dcido abieti-
nico. Agentes anidnicos tipicos son los hecho a base
de sulfonatos, sulfatos o sulfosucecinatos de alcohol.
Agentes tensioactivos catidnicos soiubles en los disol-~
ventes son, por ejemplo, el cloruro de oleil-bencildimetil—-
amonio o el cloruro o bromuro de dodecil-bencil-trimetila-
monio. De esto se ve que el cardeter del emulgente carece
en detalle de importancia especial, con tal de que sea
soluble en la solucidn de la materia activa en uno o
varios disolventes orgdnicos inertes.

Puede observarse un polvo humectable si se
recoge una materia activa de la férmula (I) en un disol-

vente voldtil (como, por ejemplo, la mcetona) y se junta
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con une materia sdlida finemente pulverulenta (como el

" T

caolfn, la pirofilita o la tierra de diatomiCeas),
con evaporacién del disolvente. BE1 polvo se calienta -
con pequefias cantidades de uno o varios humectantes y--
dispersantes. Una composicidn tipica consta, por ejém;
plo, de 20 partes de uaa materia activa de la férmula’ (I)

.

y 77,5 partes de una o més materias sdlidas finamenfé:'
pulverulentas, 0,5 partes de un humectante (como un oc-
til-fenoxi-polietoxietanol) y 2 partes de sal sddica del
deido metilen-bis-naftalin-sulfdnico.

Pueden prepararse polvos de espolvoreo
con un contenido de 5 a 10% de la materia activa, me-
diante dilucidn de un polvo humectable de dicho tipo
con un vehiculo sélido finamente pulverulento, Si se
desea, opede omitirse el humectante. Tembién el disper-
sante puede omitirse, si se desea, o reemplaéarse por
otro.

Cada uno de los preparados fungicidas que
se han descrito antes contiene normalmente un vehiculo
¥, en la mayorie de los casos, un agente tensioactivo.

Bl contenido de materia activa de los nue-
vos agentes antiparasitarios puede variar dentro de am-
plios limites y es de 0,01 a 10 % en peso en los agen=-
tes diluidos y de 10 a 90 % en pesc en los agentes con-

centrados.
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En un matraz redondo dispuesto para la des—, .
tilacidn se depositan 64,8 g de 2,6-dicloroanilina,_56}g
de éster triet{lico de dcido ortofdrmico y 66,5 g deﬂ%@hi-
drido isatonico. Se calienta durants la noche & una Eﬁmﬁ

L
peratura de brdo de 1602 C, mientras se arrastra por'?és~
tilaecidn, con una pizea de édster de feido ortoférmicbg el
alcohol que se ha originado. Despuds del enfriamientb;”se
trata con 500 cec de isopropanol y 5 g de carbdn activo!

y se calienta el conjunto en ebullicidén por 10 minugééi
Con el enfriamiento se precipitan rdpidamente cristéigs
ligeramente tefiidos de beige. Se obtiene asi{ la materia

activa de la férmula

C
00
A B A

que funde a 150-1538C, El rendimiento asciende a 99 g
o sea el 86 % de 1z teoria. (Matefia activa n? 1),
De menera andloga a la descrita antes pueden

prepararse las materias activas de la férmula
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siguientes:

ool el IR B E I e i

to 0. 4

o 2
2| uwlH 5 H 3 134-134,5
3| #H|H " L | H 159-160 -
4 H|H H Br | H 150152,
5| u|m H cry | ® 134-135
6 B|H H 1 | CH, 117-120"
71 E|H H CHy | CHy 150-152
8| H| H o1 H H 177-178
9| m|m Br 5 1 178179
10} | H CH, H H 148-149
11{ "Bl H C00C, By H H 184-186
12{ H|H NHCOCH, H H 215-216
13 #ix\ 0CgH,C1(p) H H 199-200
4y B | H 0CgH, C1(0) H H 112-114
15 H|H Cc1 H o1 169~170
16| H {H 1 H CHy 110-113
17{ # |=® cL H OCH, 135-139
18| B |=n cp3 H c1 174
19 H |H NO,, H CN 169-173
20| H {H CH3 H CH3 aceite
21| ¥ |H OCH H c1 185-186
22{ ¥ |H 3] c1 H 198-201
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23 | ® i 01 cr, | H 156-157
- .

24 | H CHy c1 H 198-189

25 | H H CH, o: H | 128-131

26 | H c1 H H cHy | 132-135

27 | H CHy H H CH 87-88..,

28 | H c1 1 H c1 205-208,

29 | H cEy | oL i oCH, | 147-152

30 | c1| = H g CCHy | 119122

31 | CHy H CH, 90-92

32 02H5 H H Collg aceite

De manera andloga a la descrita en el ejemplo de
preparacidn pueden prepararse también los compuestos

de la fdérmula

0 Y Y
1 I 1 2
C
7 ' \? ~T3
CH T
v
N Y Y,
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siguientes:

Com- | Y. | ¥ T Y Y Punto de fusidh
pues 1 2 3 4 > en °C .-
to e -
33 | B |=H CR, | H 105-107 .- .
34 H H CHy CHy 124-128 ©
35 H H c1 OF5 y 195-198 -
36 H 0133 H H cl 136~140 ¢
37 H OF3 H CF,y H 239-242 :
38 cr | H H c1 84-87

39 c1 | H H CH 172-173

40 CH3 H H CH, 173-175
BIEMPLO 2

g) Agente de espoivoreo

Se muelen finamente partes iguales de una

materia activa de este invento y de deido silfeico preci-

pitado.

De este polvo, por mezcla con caolin o taleo,

pueden prepararse agentes de espolvoreo, preferentemente

con un contenido de materia activa de 1 a 6%,

b) Polvos para spersiones

Parz preparar un polvo para ispersiones

se mezclan y muelen finamente los compuestos siguientes,
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por ejemplo:
50 partes de moberia active segin este invento

5 partes de Hisil (dcido silfcico muy adsorbente): -+-

w

40 partes de Bolus alba (caolin) L

- 3%

5, 3,5 partes de producto de reaccidn de p-tercioctil<.

fenol y éxido de e%ileno A

s
L

1,5 partes de sodio l-bencil-2-estearil-bencimidazcl-

-

6,3'~disulfdnico.

v
K d .

¢) Concentrado de emulsifn L.

P

10, Las materias activas de buena solubilidad -7

puesden formularse también como concentrado de emulsion *

v o« o=
L

procediendo 2 mezclar:
20 partes de materia activa
70 partes de xileno
15. 10 partes de una mezecla de un producto de reaccidn
de un alquilfenol con 0xido de etileno’
v dodecilbencensulfonato edlcico.
Al diluir con agua hasta la concentracidn

deseada, se originz una emulsidn apta para aspersiones,

20, EJEMPLO 3

Los compuestos que se reseflan en la tabla
de abajo se distinguen por su accidn contra los hongos

del tizdén genuino.
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Se cultiveron en el invernadero unas plan-

tas de pepino (Cururbita pepo L.) y se rociaron o rega-

ron profildcticamente, una sola vesz, con caldos acuosos-de

los preparados que tenian 0,1 % de materia activa., Dos -

dias después del tratamiento se inficionaron las plantas

con esporas de Erysiphe cichoriacearum D.C. y al cabo. de

12 a 14 dfas se evalud el ataque de los hongos, Se obtu-=

vieron los resultados siguientes:

Accidn contra el B, cichoriccearum en %

hateria active

Aplicacidn residuzl

Aplicacidn a las

Ne rajces
1 95 100
26 95 95
T 95 95
31 30 100
controles no
tratados 0 0
EJEMPLO 4

Empezando a mediados de abril, y en inter-

valos de unos 10 dias, se rociaron 11 veces con dispersio-

nes acuosas de diversa concentracidn de la materia activa




n? 35 unos injertos de calabaza vinateras de 3 afios, duran-

te el periodo de vegetacidn. Se trataron 3 arbolillos por

preparado, E1 caldo de aspersién se obtuvo dispersando en

agua 0,1 % de materia activa. Se necesité 1 litro de - -
5. caldo de aspersidén por drbol

A mediados de junio se comprobd el ataque de -

1a Podosphaera leucotricha (Ell. y Ev.) Salm., examinando

en lo posible 25 brotes por drbol y 4 hojas por brote. En

1la tabla que sigue se expone el resultado comparado dpﬁ‘él

10, de dos prepar2dos corrientes:
Compuesto Concentracidn en % | # Promedio de hojas ata-
de materia activa cadas, por arbol
Compuesto 25 0,1 3
15, Morocide 0,05 ' 3
Morestan 0,009 10
Controles - 44
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Descrito el ovjeto del presente invento, se
declaran nuevas y de propia invencién las siguientes

reivindicaciones con prioridad de la solicitud de
patentes suizas nims. 2779/68 del 27.2.68 y 1748/69
5. ‘ del 5,2.69,
1. Procedimiento para la preparacién de un

agente antiparasitario, en especial un agente para comba-

tir hongos fitopatdgenosy,. caracterizado porque un componen-

te activo de la formula

10, , 0
X ' Ry

15 en la que
X y X, son iguales o diferentes y significan

hidrdgeno, haldgeno, un grupo de alquilo
inferior, de alcoxilo inferior o de alquil=-
tio inferior y

Riy R ¥ R3 significan cada uno hidrdgeno o hglé-
geno o un grupo de F3C! de 02N, de NCy:
de alquilo inferior, de alcoxilo inferior,

de carboalcoxilo inferior o de acilamino



<
¢

‘inferior o un radical de fenoxilo substituido
0 halogenado,
que puede prepararse eventualmente mediante reaccidn de un

anhidrido de dcido isatdnico de la férmula

X
1
0
o
ol
NS
X
2

con una anilina de la férmula

5

10, R
HZN' 2
R
3
y con un éster alquilico inferior de dcido ortofdrmico,
15. en donde Xl’ Xy, Rl’ Rz y R3 tienen la significacion
indicada, se mezcla con uno o mas disolventes, diluentes,

dispersantes, emulgentes, humectantes, fijadores, espe-

santes y/o agentes antiparasitarios conocidos.

2. Procedimiento, segin .la reivindicacidn 1,
- 20, caracterizado porque el componente active es un com-

puesto de la férmula
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5 en la que
R,'y Ry'y R3' significen cada uno, un &tomo de
hidrégeno, de cloro o de bromo, un grupo

de F3C o un grupo de alquilo inferior.

3. Procedimiento, segin la reivindiecacién 2, ca-
10. racterizado porque el componente activo es un compuesto

de la férmula

15.

en la que

R." representa un»atomo de cloro o un grupo de

metilo y
Ra" ¥ R3" representa, cada uno, un dtomo de
20, hidrdgeno o de cloro o un grupo de metilo.

4. Procedimiento, segin la reivindicacidn 2,



caracterizado porque el componente activo es un compuesto

de la fdérmula

0
“ R
_/l./c\y
5e
- \ /CH ] n
. R
3 2
en la que
Rl representa un dtomo de cloro o un grupo de
metilo y ‘
10, Ry" y Ry" representan, cada .uno, un atomo de

hidrdégeno o de cloro o un grupo de metilo.

5. Procedimiento, segin la reivindicacidn 3,
caracterizedo porque el componente activo es el compuesto

_— de la férmula
‘15, i\yﬂ_?)c 1
| - \ 1-6 |

6. Procedimiento, segin la reivindicaciédn 4,
20, ceracterizado porque el componente activo es el compuesto

de la fdrmula




5, 7. Procedimiento, segin una de las reivindica-
ciones 3 6 4, caracterizado porque el componente activo es

uno de los compuestos de las fdérmula

Vd -
o -0
N\ “"\N"’Cﬁm

- - 0
15. 0 bien / \ﬂ—:zy”ﬁqu

ISP

8. Procedimiento para la preparacidn de un

agente antiperasitario.

20, Segun se describe y reivindica en la presente



escritas a maquina por una sola cara.

Madrid, a 26 de Febrero de 1969

poao

~. JAIME ISERN
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