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Bata Invencibén se refiere a nuevos derivados

de N-fenilmaleimida valiosos como microbicidas; a un pro-
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cedimiento para la preparacién de los mismos; y a composi
ciones microbicidas que contienen dichos derivados.

Mis concretamente, esta Invencidn se refiere
a derivados de N-fenilmaleimida, representados por la £ér

nula,

Ry

0
Nt

———

AN
//2N \\ // g Ry
._,__ﬁ X

0

en la que R, representa un &tomo de hidrdgeno, un dtomo de
haldgeno, un grupo alcohilo inferior o un grupo fenilo,
que puede tener un 4tomo de halbgeno como sustituyente; RE
representa un atomo de hidrégeno, un grupo alcohilo infe~
rior o un &dtomo de halbgeno; y X representa un atomo de
haldgeno, siempre que, en el caso en que Rq Yy R2 son ato-
mos de hidrégeno, X representa un &tomo de halébgeno dis-
tinto de un dtomo de cloro.

Hasta la fecha solamente han sido bien conocidos
unos pocos derivados de N-fenilmaleimida. Sin embargo, los

derivados de N-fenilmaleimida conforme con la presente In-

"t 371932



vencién, son compuestos nuevos y tienen actividad micro-
bicida acusadamente elevada, que no puede esperarse, de
ninguna manera, de otros homblogos conocidos.

Por consiguiente, los objetos de la presente

5 Invencién son:

Proporcionar nuevos derivados de N-fenilmalei-
mida, wn procedimiento para la preparacidn de los mismos,
vy composiciones microbicidas que contienen dichos deriva-
dos.

10 Entre los nuevos compuestos representados me-
diante la férmula (I) de la presente Invencidn, son com-

puestos tipicos los enumerados a continuacidn.

Compuesto
Ne Estructura quimica
15
0
(1) | Br
-"C\\ e
N’u——— .
S/ \ /)
20 I B
o T
N-(3'-5'-dibromofenil)maleimida
20.9.69.,

5o 371039



Cl

(2) ]

Q=0

oO==Q

N-(3',4',5' —~triclorofenil)maleimida

(3) Cﬁ

G

Cl

\\ CH
N
/

C

| cl

0
N-(3',5'-dicloro-4'-metilfenil )maleimida

(4) H,C

5 Cl

Q=—=0O

N 7N\
/

v

i \

0

Cl

N-(3',5'-diclorofenil)-2-metilmaleimida

- 371032
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(5) 0
H3C l Cl
\
N Cl
C/
n o
0

N-(3t,4',5'~triclorofenil )~2~-metilmaleinida

(6) 0
c1 I o1
C <
\ —=
/Y
C y
u c1
0
N-(3',5'=-diclorofenil)-2-cloromaleimida
@ i
c

\NQ
/ —

N-(3',5'=diiodofenil)maleimida

20.9.69. o 37 1 9 3 2
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(8)

S
- o

O ==Q
Q
|._J

N-(3',5'-diclorofenil)-2-fenilmaleinida

(9 7\ ] By
— NVZRN

(10)

N-(3',5'-diclorofenil)-2-(2"-clorofenil) malel

. 371932

mida

20.9.6¢.



10

15

20

25
20.9.69.

Los compuestos de la presente Invencibn tie-
nen efectos sobresalientes sobre el hongo infectivo del

arroz (Pyricularia oryzae), el hongo de la roya de la vai

na del arroz (Pellicularia sasekii), el hongo Helminthos-

porium de la mancha de la hoja, del arroz (Cochliobolus
miyabeanus), y el hongo esclerocio y el hongo del mildiu
pulverulento de cultivos agricolas y horticolas, y, por
consiguiente, son utilizables como agentes que controlan
enfermedades de las plantas. Ademds son efectivos, asimis-
mo, para el control del Aspergillus niger que se propaga
en productos industriales. No obstante ejercen una accibn
perjudicial pequefia sobre los mamiferos.

Por ejemplo, la N-(3',5'-diclorofenil)-2-metil
maleimida de la presente Invencidn, apenas tiene toxicidad
oral en el ratén, y ningln ratén murid aun cuando se admi
nistrara dicho compuesto a la dosis de 2.000 mg/kg. Ade-
mis la concentracién letal 50% de dicho compuesto en carpa
dorada fue de 10 p.p.m. o mis. No han sido propuestos has-
ta la fecha microbicidas con espectro antimicrobiano tan
amplio y acciones microbicidas tan fuertes. Por consiguien
te, la ubilidad de los presentes compuestos en el terreno
industrial es inmenso.

Como resultado de los estudios efectuados du-
rante afios, los presentes inventores han descubierto que

tal actividad fisioldgica, caracteristica de los presentes

. 971932
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compuestos, dependen, en gran manera, de las clases y
posiciones de los sustituyentes en los anillos bencéni-
cos, que son esqueletos de las N-fenilmaleimidas. Es dg
cir, se ha encontrado que debe haber simulténeamente
4tomos de haldgeno, como sustituyentes, en las posicio-
nes 3 y 5 del anillo bencénico; que en el caso de que el
némero de sustituyentes sea 3, el tercer sustituyente de
be encontrarse situado en la posicién 4; que el nlmero
de sustituyentes debgcser 2 6 3; vy que en el casc en que
tales condiciones mencionadas anteriormente no sean sa-
tisfechas, los compuestos tilenen wna actividad marcada-
mente disminuida y estédn totalmente desprovistos de su
calidad de fitiles como microbicidas. Ia presente Inven-
¢ién ha sido llevada a cabo sobre la base de tales des-
cubrimientos, anteriormente citados, y los derivados de
N-fenilmaleimida representados por la férmula (I) satis
facen la totalidad de las condiciones antes citadas.

Los nuevos compuestos representados por la
férmula (I) de la presente Invencidn se preparan deshi-
dratando y ciclando, segin la presente Invencidn, deri-
vados de la monoamida del &cido N-fenilmaleico represen

tados por la férmula (II) o (III).

o- 371932
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1 COOH

(T1)

R,|\1 CONH \\ // R2 (111)

COOH x

en las que Rﬂ, 32 ¥y X tienen el significado previamente de
finido.

Los derivados de la monoamida del Adcido N-fe-
nilmaleico de férmulas (II) y (III), que son sustancias
de partida empleadas en el presente procedimiento, pueden
obtenerse fécilmente conforme a procedimientos ordinarios,
o partir de los anhidridos maleicos ¥y las anilinas corres-
pondientes. Son anhidridos maleicos y anilinas, tipicos,
los indicados a continuacidn, pero resulta innecesario de-
cir que la extensidén de la presente Invencidn, no gueda
limitada a ellos.
Anhidridos maleicos:

Anhidrido maleico.

Anhidrido 2-cloromaleico. 3 7 1 9 3 2

-0 -
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Anhidrido 2-bromomaleico.

Anhidrido 2-metilmaleico.

Anhidrido 2-etilmaleico.

Anhidrido 2-propilmaleico.
Anhidrido 2-fenilmalelco.

Anhidrido 2-(2'-clorofenil) maleice.
Anhidrido 2-(3'~clorofenil) maleico.
Anhidrido 2-(4'-clorofenil) maleico.

Anilinas:

3,5-Dicloroanilina.
3,5~Difluoroanilina.
3,4,5-Tricloroanilina,
3,5-Dibromoanilina.

3,4 ,5-Tribromoanilina.
3,5-Dicloro~4-metilanilina.
3,5-Dicloro-4-bromoanilina.
3,5=-Dibromo~4~-cloroanilina.
3,5-Dibromo-4-metilanilina.
3,5-Dicloro~-4-propilanilina

3,5-Diiodo anilina.

L arezers 20
AL (1

Al llevar a la practica el presente procedi-

miento, las monoamidas de partida, simplemente, se calien
tan y funden a unos 1702C, con los que pueden obtenerse
los productos deseados. Sin embargo, es deseable el some-

ter a las monoamidas de partida, a reflujo, con agibtacidn,

-o- 371932
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en presencia de un agente deshidratante adecuado, por
ejemplo, anhidrido acético, cloruro de acetilo, pentaclo-~
ruro de fésforo, u oxicloruro de fésforo, preferentemente
anhidrido acético, con lo gue pueden obtenerse los produc
tos deseados con facilidad y con rendimientos elevados,
En este caso el tiempo de reaccidn es, adecuadamente, de
41 hora aproximademente.

En la aplicacibn actual como microbicidas, los
compuestos de la presente Invencidn, asi obtenidos, pueden
utilizarse en forma pura sin la incorporacidén de otros in
gredientes.

Para una més fécil aplicacidn como microbici-
das, sin embargo, pueden emplearse en mezcla con excipien
tes inertes y pueden formularse en cualquiera de las for-
mas habitualmente adopbtadas, como, por ejemplo, polvos,
polvos humectables, pulverizaciones oleosas, pulverizacig
nes, tabletas, concentrados emulsionables, granulos, etc.
Ademis, los presentes compuestos pueden utilizarse en nez
cla con otros compuestos quimicos, como, por ejemplo, Blag
ticidin-S, Kasugamicina, Polioxina, pentaclorobenzaldoxi-
ma, :5’-1,2,5,4,5,6—hexaclorociclohexano; imida del &cido
N-(3,5-diclorofenil)-maleico; imida del &cido N-(3,5-di-
clorofenil)succinico; imida del dcido N-(3,5-diclorofenil)
itacbnico, fésforotiocato de 0,0-dietil-S-bencil, fésforo-

ditiolato de O-etil-S,S-difenilo, fésforoditiolato de O-bu

371932
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$il-8-bencil-S-etil, fosforotiocato de 0,0-dimetil-0-(3-me
fil-4-nitrofenilo), fésforoditioato de S-/71,2-bis(etoxi-
carbonil)etil/-0,0-dimetilo, fdsforoditioato de 0,0-dime-
£i1-8-(N-metil carbamoilmetilo), tiofosfato de 0,0-dietil-
0-(2~isopropil-6-metil-4-pirimidinilo), N-metilcarbamato
de 3,4-dimetilfenilo, etilenbisditiocarbamato de zine,
N-triclorometiltio-4-ciclohexeno-1,2~-dicarboximida,
N-(ﬂ,4,2,2-tetracloroetiltio)-4-ciclohexeno-1,a—dicarboxi-
mida, metilarsonato de hierro, etc. En la totalidad de los
casos los efectos de control de los compuestos quimicos
aislados, no resultan daflados. Por consiguiente, es posi-~
ble el control simultineo de mAs de dos tipos de enferme-
dades e insectos perjudiciales, y pueden esperarse, asi-
nismo, efectos sinérgicos debidos al mezclado. AdenmAs,

los compuestos presentes pueden utilizarse en mezcla con
productos quimicos agricolas, tales como herbicidas, nema
tocidas y miticidas, asi como con fertilizantes.

La presente Invencidn se ilustrard a continua-
cidén, con mayor detalle, con referencia a ejemplos, pero
es innecesario indicar que los ejemplos no limitan el al-
ce de la Invencidn.

Bjemplo 1-10

Todos estos ejemplos se llevaron a cabo segin

el siguiente procedimiento operatorio tipo:

Se coloca en un matraz de 100 ml de 4 bocas,

= 371932
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una mezcla constituida por 0,1 moles de una de las monoami
das de &4cido N-fenilmaleico representadas mediante las
férmulas (II) 6 (III), 50 g. de anhidrido acético y 1 g
de acetato sbdico anhidro, y se calienta a 1009C, con agi
tacidn, durante 1 hora. Después de ello, el Acido acético
vy el anhidrido acético se eliminan mediante destilacidn =
presién reducida, y el residuo se lava con agua y seca,
para obtener, con rendimiento elevado, una de las N-fenil
maleimidas deseadas, representadas por la férmula (I). Si
es necesario, se recristaliza el producto a partir de eta
nol, para obtenerlo en forma pura.

Los resultados obtenidos poniendo en prictica
el procedimiento operatorio tipo, mencionado, se nuestran

en la Tabla I

371832
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TABLL 1

Com=-
pues~
to

Ne

Monoamidas del &cido
N-fenilmaleico de
partida

(1)

Monoamida del &cide
N-(3',5'-Dibromofe-
nil)maleico

A%

(2)

Monoamida del Acido
N-(3',4',5'-Triclo~-
rofenil)maleico

(3)

Monoamida del &cid-
N-(3',5'-dicloro=-
4'-metilfenil) malel
co

» N-Tfe
Estructura I Re
| mi
! {
\
t
i
Br : £
P 4 ‘
...... _ |
Iv..
[/
‘\\
N\,
N
Br
Cl <
r/'-
—”
/"' “\
A
4 K /:/
------ -LA'\
™~
o]
Cl ¢
_____ y
/TN
)
S T
g1
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- N=fenilnmaleimidas resultantes ‘
Rendi-: P,F, inélisis elemental g
nie:\r’:oi (20.) (X: Atomo de haldgeno) i

& i / h'd k :
Ve ¢ (%) H(% | ¥ (%) T ()
57 1 160,5 Calculado (3r)

- 36,29 1,52 4,23 48,29

: 82,5 Encontrado

i

55,97 1,54 4,01 48,43

i

;

!

|92 | a7 Calculado (1)

; ‘ 43 44 1,46 5,07 38,47

' V74,5 Encontrado

43,21 1,26 5,11 38,22
|

30 151 Calculado (S1)

{ - -
A 51,59 2,76 5,47 27,89
152 Encontrado

; 51,63 2,46 5,27 27,90 %
i :
i i

£
KV ¥ LN
P,
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i@ (4) Monoanida del &dcido CI-I5 i . Gl 88
N-(%3',5'-Diclorofe- e G\ —_
nil)-2 (4 3)-metil- .
: 5 ! \ ‘/"
maleico, Li_(%/ \ {\
0 c1
. , . on, ¢ c1
5 () Monoamida del &cido 5| y 93
N-(3',4',5'-Tricloro C\ fE=
fenil)-2(5 3)-metil- Y& R
maleico. \\ ,{//
| \\n
0 C1
i foi 0 c1
6 (6) Monosmida del decido ' C1 | , 85
N-(3',5'-Diclorofe- C\ —_
nil)-2 (4 3)-cloro- ¢ 5
. ; A\ ,:
maleico C/ W\
i .
0 C1l
. v Q I _
7 7 Monoanida del dcido I 85
N-(3',5'-Diiodofe- C\ /.-.,
nil)maleico N— .
! —\\ /;’.
C/ NS
| \
0 I
20.9.69,
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88 15,5 Calculado (c1)
{ 51,59 2,76 5,47 27,69
118 Encontrado
51353 2563 5755 27’7"’
a3 137 Calculado (01)
i
138 45,47 2,08 4,82 36,61
Encontrado
45,27 2,03 4,98 35,82
85 115,5 Calculado (C1)
7 43,44 1,46 5,07 38,47
16,5 Encontrado
43,78 1,38 4,99 28,84
85 170 Calculado (1)
'9 31,86 1,34 34,72 67,33
172 Encontrado
31,74 1,56 3,93 67,18
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;8 (8) | Monoanida del &cido
N-(3',5'-Diclorofe-
nil)-2 (8 3)-fenil-
maleico
9 9) Monoanmida del &cido fauuy 0
N-(3',5'-Dibromofe- ﬁ Br
nil)-2(6 3)-fenil- \ / N 4
maleico. i A ;_/' \
/‘ \\ /’7
! \
0 Br
Cl
1C | (10) Monoanida del &cido /
N-(3',5'-Diclorofe- / \ 0 Cl
nil)-2 (4 3)-(2"- ' .
sl AT S/
clorofenil) malei }% \
co. § T o
—C
\».
0 cl

2C.9.69.
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. S 163 Calculado (¢1) :
! f 60,46 2,85 4,40 22,29 ;
i 154,53 Encontrado 1
60,35 2,66 4,50 22,+8 :
t
i

8G 166,5 Calculado (=)

/ 47,21 2,23 3,44 39,27

168,5 Bncontrado
47,55 2,22 3,27 38,55 §
%
91 196,5 Calculado (¢, ;
/ 54450 2,29 3,97 30,17 |
197 §
Encontrado !
|
54455 2,13 4,02 29,455 i
7



10

15

20

25
20.9.69.

El compuesto activo empleado se representa me-
dionte el ntmero de cada compuesto, previamente puesto de
ejemplo.

Ejemplo 11 7Polvo:

Se pulverizaron completamente y se nezclaron
3 Partes del compuesto (3) v 97 partes de arcilla, obte-
niéndose un polvo que contenia el 3% de ingrediente acti-
vo. Pora su aplicacién, el polvo se espolvored tal como

estaba.

Ejemplo 42 Polvo:
Se pulverizaron completamente y se mezclaron

4 partes del compuesto (10) y 96 partes de talco, obbenién
dose un polvo que contenia el 4% de ingrediente activo.
Para su aplicacidén el polvo se espolvored tal como era.
Ejemplo 43 Polvo humedecible

Se pulverizaron completamente y se mezclaron,
50 partes del compuesto (7) 5 partes de un agente humec-
tante, tipo alcohilbencenosulfonato, ¥ 45 partes de tie-
rra de diatomeas, obteniéndose un polvo humectable que
contenia el 50% de ingrediente activo. Para su aplicacibn,
el polvo humectable se diluyé con agua y se pulverizd.
Ejemplo 14 Concentrado emulsionable:

Se mezclaron 10 partes del compuesto (6), 80
partes de dimetil sulféxido y 10 partes de un emulgente,

tipo éter polioxietilénico de fenilfenol, para obtener un

- 371032
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concentrado emulsionable que contenia el 10% de ingredien-
te activo. Para su aplicacidn, el concentrado emulsionable
se diluyd con agua y se pulverizd.
Ejemplo 15 Grénulo:

Se pulverizaron ccompletamente y se mezclaron,
5 partes del compuesto (5), 9%,5 partes de arcilla y 145
partes de un aglutinante, tipo polialcohol vinilico. Des-
puds de amasar con agua, se granuld la mezela y se secd,
obtenidndose una preparacién en grénulos, que contenia el
5% de ingrediente activo.
Ejemplo 16 Polvo compuesto:

Se pulverizaron completamente y se mezclaron,
2 partes del compuesto (1), 1,5 partes de fdésforoditiolato
de O-n-butil-S-etil-S-bencilo, 0,1 partes de Kasugomicina
v 96,4 partes de arcilla, obteniéndose un polvo que conte~
nfa 3,6% de ingrediente activo. Para su aplicacién el pol-
vo se espolvored tal como era.
Ejemplo 17 Polvo compuesto:

Se pulverizaron completamente y se mezclaron
2 partes del compuesto (4), 1,5 partes de fésforoditiolato
de O-n-butil-S-etil-S-bencilo, 2 partes de foésforotioato
de 0,0-dimetil-0-(3-metil-4-nitrofenilo), 1,5 partes de
N-metil carbamato de 3,4-dimetilfenilo y 93 partes de ar-
¢illa, obteniéndose un polvo que contenia el 7% de ingre-

diente activo. Para su aplicacidn el polvo se espolvored

- 374032
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tal como era.

Con objeto de poner de manifiesto los excelen-
tes efectos microbicidas de los compuestos presentes, se
muestran en los ejemplos de ensoyo que se indican a con-
tinuacidén, los resultados de ensayos tipicos.

Ejemplo de Ensayo 1

Resultados de controlar el hongo infectivo

del arroz (Pyricularia oryzae):

Plantas de arroz (variedad: "Waseasahi"), quc
habian sido cultivadas hasta la fase de 3 hojés, en ties-
tos de 9 cm de didmetro, se pulverizaron individualmente
con 7 ml/tiesto de una solucidn acuosa diluida de cada
uno de los compuestos quimicos en ensayo, en forma de pol
vos humectables. Después de un dia, las plantas de arroz
se pulverizaron e inocularon con una suspensidén de esporas

del hongo infectivo del arroz (Pyricularia oryzae). 5 dias

después, se contd el nlmero de manchas de enfermedad gene-
radas, para investigar el efecto fungicida de cada compues
to quimico, con lo que se obtuvieron log resultadcs rese~
fiados en la Tabla 2. Como puede verse en esta Tabla 2,

los presentes compuestos mostraron efectos acusadanmente
sobresalientes en comparacidn con los compuestos consci-

dos, empleados como control.

371932
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Tabla 2

Concentracidn de

Ninero de man-

Compuesto Ingrediente chas por 10
Activo hojas
(Pepetie)
(3) 500 183
(6) 500 26
Cl
7—\_)\1 °
HCOOCZH5 500 225
Cl }
(Compuesto conocido)
Sin tratamiento - 377

eControl

Ejemplo de Ensayo 2

Resultados de controlar el hongo Helminthospo-

rium de la mancha de la hoja, del arroz (Cochliobolus

niyabeanus):

Plantas de arroz (variedad : "Waseasahi"), que

hobian sido cultivadas hasta la fase de 4 hojas, en ties-

tos de 9 cnm de didmetro, se espolvorearon individualmente.

utilizando una campana de vidrio, con 100 mg/tiesto de ca-

da uno de los compuestos quimicos en ensayo, en forna de

cme 374072



polvos. Después de wn dia, las plantas de arroz se
pulverizaron e inocularon con una suspension de espo-
ras del hongo Helminthosporium de la mancha de la ho-

ja, del arroz (Cochliobolus Miyabeanus).

| 5 % dias después de esto, se contd el nimerc de
manchas de enfermedad generadas, para investigar el
efecto fungicida de cada compuesto quimico, con lo que
se obtuvieron los resultados indicados en la Tabla 3.
Como se aprecia en la Tabla 3, los presentes compuestos
10 mostraron efectos acusadamente sobresalientes, conpara-

dos con los compuestos conocidos de control.

Tabla 3
15 Compuesto Qoncen?racién de| Ninero de
12§£§32ente manchggjgor
(%)
(1 3,0 0.
| (2) 3,0 4
20 (3) 3,0 0
(4) 3,0 6
(5) , 3,0 13
(6) 3,0 v
! (7) 3,0
25 (9 5,0 . 19
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(Compuesto conocido)

- (g—c-cn.0
="

I

0

(Compuesto conoeido)

T
ol N\
@ N/ ﬁ{; 8

c
¢ - CH
|
0

(Compuesto conocido)

Sin trabtamiento

3,0

3,0

3,0

3,0

17

83

67

61

® Control
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Ejenplo de Eansayo, 3

Resultados de controlar el hongoe de la roya

de la vaina del arroz (Pellicularis sasakii):

Se cultivaron plantas de arroz (variedad:
"Waseaschi"), en tiestos de 9 cm dé didmetro, cuatro ta-
1los en cada tiesto. Cuando crecieron hasta una altura de
50 - 60 cm, se pulverizaron las plantas con 10 ml / tiesto,
de una emulsidn acuosa diluida de cada uno de los compues
tos quimicos en ensayo, en forma de concentrados emulsio-
nables. Después de 3 horas se aplicaron a las vailnas de
las hojas de tallos individuales de la planta, e inocula-
ron en ellas, inoclulum de disco miceliel del hongo de la

roya de la vaina del arroz (Pellicularia sasakii). 5 Dias

después de ésto, se midieron los tamafios de las manchas

de enfermedad generadas sobre las vainas de las hojas,

para calcular el grado de dafio y para investigar los efeg
tos fungicidas de los compuestos quimicos. Tos resultados
obtenidos se indican en la Tabla 4. Como se ve en la Tabla
4, los presentes compuestos exhibieron efectos acusadamente
sobresalientes, comparados con los compuestos conocidos de

control.

371032
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Tabla 4
Concentracidn Grado
Conpuesto de ingrediente de
activo Anfio
. (p.p.n.) -
“n 200 0
(2) 200 9,2
(3) 200 11,4
(4) 200 2,3
(8) 200 8,5
Cl
’/ \ NHECOOC Ho ® 200 87,4
Cl
(Compuesto conocido)
Cl
NHSO,CH,C1? 200 92,8
Cl
(Compuesto conocido)
0% (Nombre registrado) ® 200 7,6
, Sin tratamiento - 1C0
|

® Control
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(TUz) : Un polvo humectable al 80% que comprende:

Ditiocarbamato de monometilarsina-bis~dimetilc 0%
Ditiocarbamato de dimetil~-zinc 2C%
Disulfuro de tetrametiltiuranm 40%

Ejenplo de Ensayo, &4

Resultados de controlar el mildiu pulverulento

(Sphaerotheca fuliginea) de las plantas cucurbiticeas:

Se cultivaron en tiestos de 12 cm de didmetro,
plantas de calabaza (variedad: "Heian Kogiku"). Cuando cre
cieron hasta la fase de 3-4 hojas, se pulverizarcn las
plantas con ¥ ml / tiesto, de cada una de las soluciones,
de concentracién dada, de los compuestos quimicos cn cnsa-
yo, en forma de polvos humectables. Un dia después las
plantas fueron pulverizadas e inoculadas con una suspen-
5ibén de esporas del hongo del mildiu de las plantas cucur-

bitdceas (Sphaerotheca fuliginea). 10 dias después sc cb-

servd el estado de enfermedad de 4 hojas en la porciln su-
perior de cada planta, y se calculd el grado de dafic a par
tir del &rea de las manchas generadas. En cada tratamiento
se ensayaron 7 tiestos, obteniéndose los resultados mos-

trados en la Tabla 5. Como puede apreciarse en la Tabla 5,
los presentes compuestos exhiben efectos marcadamente so-

bresalientes, comparados con los compuestos conocidos, en-

pleados de control.
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Tabla 5

Concentra- Grado
Compuesto cidn de ingre- de
diente activo dafio
(p.p.m.)
(4) 500 4,8
(6) 500 6,7
Cl
/ \ NH00002H5‘* 500 31,2
Cl
(Compuesto conocido)
4]
\ p} C ®
C1 \»-— e e s 500 46,1
_/ \‘cl - CH i
0]
(Compuesto conocido)
Sin tratamiento - 5G,9

®control
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Ejemplo de BEnsayo, 5

Resultados de controlar el hongo de las plan-

tas de pepino (Pellicularia filamentosa):

Se llenaron, indivi‘ualmente, tiestos de 9 cm
de difmetro, con una tierra de granja. Ademds, se esparcid
uniformemente sobre la superficie de dicha tierra de gran
ja, 10 ml / tiesto, de una tierra contaminada, en la que
se habia cultivado y propagado el hongo de las plantas de

pepino (Pellicularia filamentosa). Seguidamente, la tie-

rra se regd con 15 ml/tiesto de una emulsidn acuosa de

500 p.p.m.de cada uno de los compuestos quimicos en ensa-
yo, en forma de concentrados emulsionables. Después de 2
horas se sembraron en la tierra 10 semillas de pepino (Va
riedad: "Kairyo Aodaicho") por tiesto. 5 dias después de
ésto se observd el esbado de enfermedad de les plantas de
pepino para calcular la proporcidén de plantas no dafiadas

e investigar el efecto fungicida de los compuestos quimi-
cos. Los resultados obtenidos se indican en la Tabla 6. Cgo
noc puede apreciarse en la Tabla 6 los presentes compuestos

mocstraron efectos acusadamente sobresalientes.
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Tabla 6

Concentracion ‘Proporcién
Compuesto de ingredien- | de plantas
te activo no defiadas
) (p.p.m.) (%)
&) 500 88
4 500 95
(7 500 9C
Cc1
7\ .
;ii_—“>>~—NHCOOC2H5 500 0
Cl
(Compuesto conocido)
PentacloronitrobencenoQ
(Microbicida que puede ad- 500 86
quirirse comercialmente)
Sin tratamiento, inoculado con
el hongo - G
Sin tratamiento, sin inocular
el hongo - 1C0
®tontrol

Ejemplo de Ensayo, ©

Espectro antimicrobiano:

Segtn el método de dilucién en medio de dgar,

- 28 -
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se investigaron los efectos de inhibicidn del crecimiento
del compuesto (4) sobre diversos hongos y bacterias patd-
genos para las plantas, obteniéndose los resultados que

se indican en la Tabla 7.

Tabla 7
Concentracidn efec
Organismos de ensayo tiva (p.p.m.)
Pyricularia oryzae 40
Xanthomonas oryzae 200
Pellicularia filamentosa 40
Fusarium oxysporum f. niveum 200
Corticium rolfsii 200
Botrytis cinerea 8
Sclerotinia sclerotiorunm 8
Alternaria kikuchiana 8
Alternaria mali 200
Glonmerella cingualata 40
l

Conforme al mismo método anteriormente indica-
do, se investigaron los efectos de inhibicidn del crecimien

to de varios compuestos, sobre el Aspergillus niger, cepa

LTCC 9642, obteniéndose los resultados que se indican en

la Tabla 8.

el
e
ey
N

- 29 - 37



20.9.69.

Tabla 8

Compuesto Gorégzréggglon
(p.p.m.)
1) 200
(2) 200
(3 200
(5) 200
CH
3
) b oo
- 2
/ \ v, ‘ 1.000 <
— N0 - CHp
I
‘ 0
CH5
(Control)
Mota: "1.000 " muestra que no se observd ningin efecto

a wna concentracidn de 1.000 p.p.m.

i

371673

2




TLa presente solicitud que corresponde a la
presentads en el Japdén, el 9 de Octubre de 1.968, bajo el
No 7%.800/68, se acoge & los beneficios del articulo 51

del vigente Eshatuto sobre Propiedad Industrial,

REIVIWDICACIONES

5 Tos puntos de invencidn propia y nueva que
se presentan para que seen objebo de esta solicitud de Pa
tente de Invencién en Espafia, por VEINTE afios, son los si
gulientes:

1.~ Un procedimiento de preparar una nueva
10 composicién microbicida, caracterizado porque comprende
mezclar un excipiente inerte con wn derivado de N-fenilmg

leimida representado por la férmula,

4o
-3 -



A,

en la que R, representa un 4tomo de hidrdgeno, un étomo
de haldgeno, un grupo alcohilo inferior un grupo fenilo
o un grupo fenilo sustituido por haldgeno; R2 representa
un &bomo de hidrdgeno, un grupo alcohilo inferior o un
5 stomo de halduzsno; y X representa un atomo de haldgeno,
siempre que, en el caso en que Rﬂ ¥y R2 son atomos de hi-
drdgeno, X representa un étomo de haldgeno distinto de un
Atomo de cloro.
2,- Un procedimiento segin la reivindica-
10 cién 1, caracterizado por preparar la composicidén en for-
ma de polvo, polvo humectable, concentrado emulsionable,
grénulo, pulverizacién oleosa, pulverizacion o tabletas.
%.= Un procedimiento para preparar una nug
va composicidén microbicida.
15 Tal ¥ como Se ha descrito en la Memoria
que antecede y para los fines que se han especificado.
Esta Memoria consta de treinta y dos hojas

escritas a mAquina por una sola cara.

G4 LU e
{4 BV A

Madrid,

G.D. 8.
L1M7,
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