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Este invento se refiere a nuevas composiciones anti- 

microbianas y a los compuestos activos para las mismas.

Las citadas composiciones antimicrobianas contienen 
como ingrediente activo po'r lo menos, un-compuesto de 
R-fenilcarbamato de fórmula:

1
u / r - rh-c-o-c-r9

» 4
(I)

30

donde y Rg son cada uno de ellos hidrógeno o alquilo 
inferior (v.g. metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, bu­
tilo, isobutilo, tero-butilo); R^ es ciano, earboxilo o un
grupo de. fórmula -C00IL o ~001í^ ̂ 5 , donde R¿ es alquilo

4 ^ R 6 4
inferior (v.g. metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-bu 
tilo, isobutilo, tere-butilo) y R^ y Rg son cada uno de 
ellos hidrógeno o alquilo inferior (v.g. metilo, etilo, 
n-propilo, isopropilo, n-butilo,isobutilo, tere-butilo) y 
X y X' son cada uno de ellos halógeno, con la condición 

de que R-j y R2 son ambos hidrógeno o grupos alquilo infe­
rior iguales o diferentes cuando R^ es ciano y que R^ y Rg 
son cada uno de ellos alquilo inferior cuando R^ es carbo- 

xilo o el grupo de fórmula -GOOR^ donde R^ es el definido 
anteriormente.

Ahora se ha encontrado que los citados R-fenilcar- 
baraatos (I) presentan una.intensa actividad antimicrobiana 
contra una amplia variedad de microorganismos incluidos 
los hongos fitopatógenos y los parásitos de los productos 
industriales. Este hallazgo constituye una inesperada y 
sorprendente propiedad, porque sus compuestos análogos, es 
decir los que contienen mi solo átomo- de halógeno o nin-
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guno on el anillo bencénico o contienen 2 atomos de halo- 

geno pero no en las posiciones 3 y 5j no presentan activi­
dad antimicrobiana apreciable. Además, es ventajoso que loe 
N-fenilcarbamatos (I) no produzcan prácticamente ningún 
'daño químico a las plantas ni ninguna toxicidad en los pe­
ces, animales mamíferos y seres humanos.

Un objeto básico del presente invento es realizar 
las nuevas composiciones antimicrobianas. Otro objeto de 
este invento es realizar nuevos N-fenilcarbamatos con una 
marcada actividad anti-microbiana. Otro objeto de este in­
vento es realizar un procedimiento para la preparación de 
'los nuevos N-fenilcarbamatos. Estos y otros objetos se pon­
drán en evidencia a los expertos en la técnica a la gue peí 

tenece el presente invento en las descripciones que' siguen.
De acuerdo con el p.resente invento,' los N-fenilcar­

bamatos (I) pueden ser preparados haciendo reaccionar una 
dihaloanilina de fórmula:

20 (II)

25

30

donde X y X* son los definidos anteriormente, con un halo- 
formiato de fórmula:

' E-il1
X»-00-Í-Ho

a ii -
(ni)

3
donde X" es halógeno (v.g. cloro, bromo) y R-|, E^ y R^ son 
los definidos anteriormente, en presencia de un agente eli­
minador de ácido.
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Son ejemplos ele la dihaloanilina (II) los siguien­

tes; 3,5~difluoranilina, 3,5-dibromoanilina, 3,5-diyodo-- 
anilina, 3-cloro-5-bromoanilina, 3~cloro~5~yodoanilina, 
etc. Como haloformiato (III) podemos citar el cloroformia- 
to de carboximetilo, cloroformiato de metoxicarbonilmetilo 
cloroformiato de etoxicarbonilmetilo, cloroformiato de pro- 
poxicarbonilmetilo, cloroformiato de carboxi-isopropilo, 
.cloroformiato de metoxicarbonilisopropilo, cloroformiato 
de etoxicarbonilisopropilo, cloroformiato de propoxicarbo- 
nilisopropilo, cloroformiato de butoxicarbonilisopropilo, 
cloroformiato de. oí-carboxi-tf-me til propilo-, cloroformiato 

de cí-metoxicarbonil-oc-me til propilo, cloroformiato de oc-eto- 
xicarbonil-cc-metilpropilo, cloroformiato de cí-propoxicar- 
bonil-oc-metilpropilo, cloroformiato de tf-butoxicarbonil-tf-- 
metilpropilo, cloroformiato de oc-etoxicarbonil-cc-metilbutl 
lo, cloroformiato de cc-etoxicarbonil-oc-metilaailo, clorofor 
miato de cc-etoxicarbonil-oc-etilbutilo, cloroformiato de 
cianometilo, cloroformiato de tf-cianoetilo, cloroformiato 
de cc-eianoisopropilo, cloroformiato de cc-ciano-oí-metilpro' 
pilo, cloroformiato de oeciano-oemetilbutilo, cloroformiato 
de carbamoilmetilo, cloroformiato de cí-carbaaoiletilo, 
cloroformiato de <x -carbamo iliso pro pilo, cloroformiato de 
li-me tilcar hamo ilrne tilo, cloroformiato de oC-(IT-me tilcar ba- 
moil)etilo, cloroformiato de cc-(H“metilcarbamoil)-isopro- 
pilo, cloroformiato de lí,rT~dimetilcarbaaoilmetilo, eloro- 
formiato de ¿-(NjK-dimetilcarbamoil)etilo, cloroformiato 
de cí-(N,N-dimetilcarbamoil)isopropilo, etc.

La reacción se lleva a cabo habitualaente tratando 
la dihaloanilina (II) con una cantidad equimolecalar del 
haloformiato (III), en presencia de un agente eliminador
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de ácido como amina terciaria (v.g. piridina, trietilamina, 
dimetilanilina, dietilanilina, IT-metilmorfolina) en un di­
solvente inerte (v.g. benceno, tolueno, xileno, monocloro- 
benceno, dicloroetano, tetracloroetileno, tetracloruro de 
■carbono, éter), a una temperatura comprendida entre 0o y 
50°C, con agitación. El producto puede 3er recuperado fácil] 
mente de la mezcla de reacción lavando esta última con agua 
y evaporando el disolvente.

Alternativamente, el compuesto de N-fenilcarbaraato 
(I) puede ser preparado haciendo reaccionar un isocianato 
de fenilo de fórmula:

X

X‘
donde X y X* son los definidos anteriormente, con un al­
cohol de fórmula5

20

■ 25

30

fi
HO-C-IL (V)

I 2
E3

donde , R2 y son los definidos anteriormente.

Son ejemplos del isocianato de fenilo (IV) los si­
guientes: isocianato de 3,5-difluorfenilo, isocianato de 
3,5-dibromofenilo, isocianato de 3,5-diyodofenilo, isocia­
nato de 3-*oloro-5-bromofenilo, isocianato de 3-fluor~5~ 
clorofenilo, etc. Como alcohol (V) podemos citar el ácido 
glicólico., glicolato de metilo, glicolato de etilo, glico- 
lato de propilo, ácido oí ,cc-dimetilglicólico, cCjCC-dimetil- 

glicolato de metilo, ce,cc~dinetiIglicolato de etilo, tí,cc- 
dimetilglicolato de propilo, a:,cc-dimetilglieolato de butilo,
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ácido tí-metil-oc-etilglicólico, cí-metil-cí-etilglicolaio de 
metilo, cc-metil-oí~etilglicolato de etilo, cc-metil-oc-etil- 
glico'lato de propilo, oc-metil-oc-etilglicolato de butilo, 
tf-metil-oc-propilglicolato 'de etilo, oí-aetil-oí-butilglicola­
to de etilo, cí-etil-oí-propilglicolato de etilo, hidroxiace- 
tonitrilo, lactonitrilo, cianohidrina de acetona, oc-etil-oc-
hidroxiacetonitrilo, cí-etil-lactonitrilo, oí-propil-lactoni-

«
trilo, glicolamida, lactamida, oí-Mdroxi-isobutiramida, 
IT-metilglic olamida, íl-metil-lactamida, Il-metil-co-liidroxi- 
isobutiramida, N,N-dimetilglicolamida, !í,H-dimetil-lacta- 
mida, lIjH-diaetil-^-hidroxi-isobutiramida, etc.

la reacción se efectúa normalmente tratando el iso- 
cianato de fenilo (I?) con una- cantidad equiniolecular del 
alcohol (V) en un disolvente inerte (v.g. benceno, tolueno, 
xileno, éter isopropílico, tetrahidrofurano, cloroformo, 
tetracloruro de carbono), si es necesario en presencia de 
una cantidad catalítica de una amina terciaria (v.g. trieti 
amina, piridina, dimetilanilina, dietilanilina, ll~ae tilmo r« 
folina), a' una temperatura comprendida entre la ambiente 
y 1D0°C. El producto puede’ ser recuperado fácilmente de la 
mezcla de reacción por evaporación del disolvente.

Alternativamente, el compuesto de 2I~fenilcarbanato 
(I) puede prepararse haciendo reaccionar un haluro de II- 
fenilcarbamoilo de fórmula:

i-

25

30

donde X, X' y X"

HHG-X"
OX

son los definidos anteriormente,

0q)

con el
alcohol (Y), en'presencia de un agente eliminador de ácido.

Son ejemplos de los haluros de IT-fenilcarbaaoilo. (71 ]

*
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los siguientes: cloruro de H-(3,5-difluorfenil)carbamoilo, 
cloruro de N-(3}5-dibromofenil)carbamoilo, cloruro de . 
N-(3j5“diyodofenil)carbaaoilo, cloruro de N-(3-cloro-5~ 
bromo£enil)carbamoilo, cloruro de lí~(3-cloro-5~yodofenil)- 
.carbamoilo, etc. los ejemplos del alcohol (V) son los des­
critos anteriormente.

La reacción se efectúa normalmente tratando el ha- 
luro de lí-fenilcarbamoilo (VI) con una cantidad equimole- 
cular del alcohol (V), en presencia de un agente eliminado* 
de ácido como una amina terciaria (v.g. piridina, trietil- 
amina, dimetilanilina, dietilanilina, R-metilmorfolina), 
favorablemente en un disolvente inerte (v.g. benceno, tolue­
no, xileno, monoclorobenceno, cloroformo, éter isopropílicc 

éter, tetracloruro de carbono), a una temperatura compren­
dida entre 0 y 50°C, con agitación. El producto puede ser 
recuperado de la mezcla de reacción lavando esta última 
con agua y ácido clorhídrico al 5 secando la capa de 
disolvente orgánico lavada y evaporando el disolvente.

Entre los compuestos de R-fenilcarbamato así obte­
nidos, son nuevos compuestos aquellos en los que R-j y Rg
son cada uno de ellos hidrógeno o alquilo inferior, R-> es

^ Rrciano, carboxilo o un grupo de fórmula -COORa o - C O R ^ 

donde R^ es alquilo inferior y R^ y Rg son cada uno de 
ellos hidrógeno o alquilo inferior y Z y X 1 son ambos haló­
geno, con la condición de que X y X ’ no son simultáneamente 
cloro cuando R^ es ciano, que R̂  y Rg■son cada uno de ello 
alquilo inferior y X y X 1 no son simultáneamente cloro 

cuando R^ es el grupo de fórmula -COOR^ donde R^ es el de­
finido anteriormente y que R̂  y Rg son cada uno de ellos 
alquilo inferior cuando R-̂  es carboxilo.
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Cono se ha indicado anteriormente, los compuestos 
de H-fenilcarbamato (X) del presente invento ejercen una 
intensa actividad antimicrohiana contra varios microorganis­

mos incluidos los hongos fitopatógenos (v.g. Pyricularia 
oryzae, Oochliobolus mlyabeanus., Xanthomonas oryzae, Xanthc- 
monas citrí, Sohaerotheca fullginea, Pellioularia sasakli, 
Pellioularia filamentosa, Pusarlúm oxysporum, Corticlum 
rolfssi, Botrytis cinérea, Sclerotinia sclerotiorum-. 
Alternaría kikuohiana, Alternarla cali, G-lomerella clngu- 
lata, Pythlum aphanidermatum, Helminthosoorium. sigmoidium) 
y los parásitos de.los productos industriales (v.g. Aspér­

gulas niger).
Por lo tanto, los compuestos de lí-fenilcai’bamato (1) 

son útiles como agentes antimicrobianos, especialmente en
t

el campo de los fungicidas agrícolas y de los fungicidas 
industriales y además se espera‘que sean útiles como micro- 
bicidas farmacéuticos. En otras palabras, pueden ser utili­
zados como productos químicos agrícolas para la prevención 
o inhibición de las enfermedades de las plantas causadas 
por los hongos y bacterias fitopatógenos. También pueden 
ser utilizados como. productos químicos industriales para 
la prevención o inhibición de las manchas sobre los produc­
tos industriales. Los compuestos de E-fenilcarbamato de 
fórmula (I) en los que R^ es carboxilo pueden ser utiliza­
dos en forma de sal de un' metal alcalino, así como en forma 
de ácido libre.

Para el citado uso, les compuestos de lí-fenilcarLa­
ma t o (I) pueden ser empleados como tales pero, en la mayor 
parte de los casos prácticos, se diluyen con-un vehículo o 
vehículos adecuados para obtener una forraa de preparación
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convencional t a l  =omo polvo f in o , polvo moíable, a t e n ­

ción  o leosa, ae ro so l, t a b l e é ,  concentrado oau lsionab le , 

granulos e sfé rico s  o granulos c il in d r ic o s . U * m *  «• 1 “  
compuestos de H-fenilcarbamato (1 ) ,  e s ta s  composiciones an- 

tim icrobianas pueden contener uno o fungicidas (v .g . ^

E lo s tic id in  S, Kasugamycin, Polyomn, Cellooidxn, 3
di.ot.l-Z-o.ociclol^ilJ-a-bidroxiotillglutarimida, estrep­

tomicina, griseoíulvina, pentacloronitrobenceno, pentodo-
,  ̂ oionhnl D eiiíaclorobeiicilico*ro fen o l, hexaclorobenceno, alcoliol peni» _

_ o < oioro-4-nitroaniliria, etilen-jpen oaelorobenzaldoxiiaa, ?
b i s (ditiocarbam ato) de c iño , dim etiltiocarbam ato do ciño, 

e t i le n - b i3(dii'iocarbamato) manganoso, d isu lfu ro  do b1 s(dxUe-|

tiltio c á rb a ao ilo ) , 2 ,4 ,5 ,6 - te tr a c lo ro is o í ta lo n i trx lo ,  2 ,3 - 

d io lo ro -1 ,4 -naftoau inona, te trac lo ro -p -bensoauinona

t i l a minobensodiasosulfonato sodxco, crotouato  de 2 

t i l h e p t i l ) - 4 , 6- d in i t r o f e n i lo , abatato  de 2-heptadecilimxda-|
a olina, 2 ,7-dioloro-6-(o-cloroanilina)-S-triadna, aceta.

de dodeoilguanidina, S .S -ditiooarbonato  de 6-m etxl-2,3- 

' du inoaa lxnd itio l c íc lic o , tritxocnrbonato  de 2 , 3-<luxnoxa-.

linditiel eíolioo, E-írxelorometiltio-4-ciclohe»no-1
• - 1  TT (1 1 2 2--bsJoracloi,b e t i l t io ) '- 4~c3.clOiiexeii-

dicarboxim ida, .
1 ,2-dicarboxiinida, H-(3,5-diclorofenil)aaleÍDiida, N-(3, - 
d ic lo ro fen il)suoo in im ida , IT-(3 , 5-dxo lo ro fen il)itacon im ida ,
3. ( 3 , 5-d x c lo ro fe n il) -5 , 5-d im e tilo x aso lid in -2 , 4-d iona , 2 ,3 -

d ih id ro -5-ca rboxan ilido -6-m e til - 1 ,4 ,4 -d ió x id o , 2,3-dibxdro

5-oarboxan ilido ,6 -m etil-1 ,4 -oxasina , 1-(H -n-butilcarbam oxl

2-metoxicarbonilaminobenoimidasol, S -bencilfo sfo ro tioa to

de 0 ,0 -d ie t i lo ,  S .S -d ifa n ilfo s fo ro d itio a to  de O -e tilo , 

S -b e n o il-S -e tilfo s fo ro d itio a to  de 0 -b u tilo , fo sfa to  ae  ̂

O -o til-O -fe n il-0 -(2 ,4 ,5- t r ic lo r o f e n i lo ) , fosforo txoato  00

PÜÜR
QUALITY



5

10

15
l!i

20

37 92 *  *
3 0

O,O-dimetil-0-( 3-rnetil-4-nitrofenilo), O,O-dimetilf osf oro- 
ditioato de S~[l,2-bis(etoxicarbonil)etilo], S-(N~metilcar- 
bamoilmetil)fosforoditioato de 0,0-dimetilo, tiofosfato 
de 0,0-dietil~0-(2-isopropil -6-metil-4-pirimidilo), lí-tae 
tilcarbamato de 3,4-dimetilfenilo, metilaraonato de hierro. 
2-cloro-4,6-bis(etilamino)-s-triaaina, ácido 2 ,4-dicloro- 
fenoxiacético y sus sales y esteres, ácido 2~metil-4-cloro-' 
íenoxiacético y sus sales y esteres, éter 2 ,4-diclórofenil- 
4'-nitrofenílico, pentaclorofenolato sódico, lí-(3,4~diclorc- 
fenil)propionamida, 3-(3>4-diclorofenil)-1,1~dimetilurea, 
ce ,oc ,cí-trifluor-2 ,6-d initr o-íí, lí-d i-n-pr o pil- p- 1  oluid ina, 
2-cloro-21 ,61 -dietil-lT-(metoximetil)acetamida, íl-metilcar- 
bamato de 1-naftilo, N~(3,4-diclorofenil) carbamato de meti­
lo, N,I'J-diaetiltiolcarbamato de 4-clorobencilo, N,íT-áialil- 
2-cloroacetamida, S;-(2 ,4-diclorofenoxi)aci‘ilato de etilo, 
P-(2,4-diclorofenoxi)acrilato de ciclohexilo, etc. Las 
composiciones microbianas también pueden contener uno o 
más materiales conocidos por su actividad como insecticida!; 
nematocidas, acaricidas, herbicidas, fertilizantes, acondi­
cionadores del terreno, desinfectantes del suelo o regu­
ladores del crecimiento de las plantas.-

Son ejemplos de composiciones microbianas típicas

j

• 25

30

de acuerdo con este invento las siguientes:
(a) Polvos finos obtenidos por dispersión de uno

por lo menos de los compuestos de í-fenilcarbamato (I) come, 
ingrediente activo, a una concentración de 0 ,1 a 50 $ en 
peso en un vehículo inerte (v.g. talco, tierra de diatornea?:, 
serrín de madera, arcilla).

(b) Polvos mojables obtenidos por dispersión de uno 
por lo menos de los compuestos de L-feni1 carbamato (I) come
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ingrediente activo, a una concentración de 0 ,1 a 80 $5 en 
peso en un vehículo adsorbente inerte (v.g. tierra de dia­
tónicas) junto con un agente humectante y/o dispersante, 
por ejemplo una sal de metal alcalino de un sulfato alifá- 
tico de cadena larga, un derivado de ácido sulfúrico par­
cialmente neutralizado de un aceite de petróleo o de un 
glicórido natural o un producto de condensación de un oxide 
de alguileno con un ácido orgánico,

(c) Concentrados emulsionables obtenidos por dis­
persión de uno por lo menos de los compuestos de lí-fenil- 
carbamato (I) como ingrediente activo, a una concentrad 
de 0,1 a 50 c/° en peso en un disolvente orgánico (v.g. dime- 
tilsulfóxido) más un eaulgente tal como la sal de metal al­
calino de un sulfato alifático de cadena larga, un deriva-ic 
de ácido sulfúrico parcialmente neutralizado de un aceite 
de petróleo o de un glicórido natural o un producto de con 
densación de un óxido de alquileno con un ácido orgánico.

(d) Composiciones de los compuestos de N-fenilcar- 
bamato (I) formuladas de la manera comúnmente empleada en 
la técnica para la preparación de granulos, polvos finos 
y aerosoles microbicidas.

Las realizaciones prácticas y actualmente preferida; 
del presente invento están mostradas ilustrativamente en 
los siguientes ejemplos. En estos ejemplos, las partes y 
porcentajes se dan en peso.

BJEi.'PfOS 1-8
A una solución de 0,1 moles de la dihaloanilina (II)

y 0 ,12 moles de piridina en 100 g de tolueno, se añaden en ■ 
porciones 0,1 moles del haloformiato (III), con agitación, 
mientras se mantiene la temperatura entre 5o y 15°0. La

l

Os
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mezcla resultante se agita a 20°0 durante 1 hora. La mezcle 
de reacción .se lava con agua fría y acido clorhídrico al 
5 se seca sobre sulfato sódico anhidro y se concentra 
bajo presión reducida dando el compuesto de lí-fenilcarba- 
rnato (X).

Algunos de los compuestos de IT-fenilcarbamato (I) 
preparados por el procedimiento anterior se encuentran en 
la labia I.
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Material de partida

- 1 3  -
3 0 ABIl 1570

3
TABLA I

Producto

Compuesto de 17-fenilcar

10

15

20

25

Ií2 Dihaloanilina Haloformiato
(I) (IIP____

C1

C1
\\ //rNH2

Br- r _ -̂

Br

I
I
I

I
01

li

8*)

or
B r

<
Br

7*) 4 / ® 2

O

CICO-CHpCIíH ¿ 
o

oh,I Jcico-c-cn
il I
o oh3

ch3 
C1C0-Ó—C1? 

í) OH,

c h 3
ClC0-0-C00C2H5

5> c 3h7 

?h3
C1C0-C-CN

4 Ah3

?h3
ClCO-C-COOCpHf-
4 i *  25 

Tciqo-c-coi'iHp 
tí ¿H3 2

ClCO-C-CONHo 
tí ¿H3

Cl

01

Br

Br

Br

ÍH3
-NHC-O-O-CN

^  b ¿H,

c h3
(v /WUHO-O-O-CH
^  tí Ah ,

1h3
. •y.HHO-O-O-OOOOpH-BrL^ tí 25

?h3
Y  ||-0“C-C1T

I
I -r= \  

I
01-

f 3
K ^HC-0-C-C00C2H5 

0 0 0S7

OI
Br.

B r

H
HHC-O-i-CORH.

^  i ■ ¿H, ¿
H

' NHg-O-Ó-CONHg

p.f. Re.
(°C) (0

138,0
140,5

144.5
I

146.5

120,0

121,0

9 0 , 0

91,0

151,0I
152,0

116,0I
117.0

172.5

173.0

135.5I
136.5

9!

8<

9¡

30 *) En lugar de piridina se utiliza N,lí-dietilanilina
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3 0 m  1970
- 1 3  -

TABLA X

to

Producto

Compuesto de E-fenilcar

f 3
irac-o-c~cooCpH_

» ¿3̂  2 5

H-

Cl
íIHC-0-¿-C OI'THr, II » 2
O ¿H-

Br-r— , H
^  ^ m^-o-c-c o m 2

Análisis elemental
p.f •
(°C)

fíend.
(*)

C
(*)

H
(*)

N
(*)

lialógeno
(1 )

138,0
96

Cale. 44,11 2,47 11,43 28,94
140,5 Ene. 44,00 2,45 11,28 28,85

144,5
¡ 99

Cale. 48,37 3,69 10,26 25,96

146,5 Ene. 48,43 3,56 10 ,10 25,92

120,0
95

Cale. 36,49 2,78 7,74 44,15
12 1 ,0 Ene. 36,48 2,91 7,77 43,94

90,0
80

Cale. 41,21 4,38 3,20 36,5 6

91,0 Ene. 41,25 4,23 3,49 36,36

15 1,0
| 85

Cale. 28,97 2 ,2 1 6,14 55,66
152,0 Ene. 28,97 2,36 6,05 55,29

116,0
83

Cale. 33,92 3,61 2,64 47,79
117,0 Ene. 34,01 3,48 2,66 47,83

172,5
89

Cale. 43,34 3,64 10 ,11 25,59
173,0 Ene. 43,20 3,53 10,08 25,71

135,5j 98
Cale. 32,81 2,75 7,65 43,67

136,5 Ene. 32,58 2,80 7,56 42,98

liza N,N-dietilanilina
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EJEMPLOS q-13

Una solución de 0,1 mole3 de í'enilisocianato (IV) 
0,1 moles de alcohol (V) y trazas de piridina en 100 ni de 
éter isopropílico se deja en reposo a la temperatura amblen 
te durante 6 horas. La mezcla de reacción se concentra bajo 
presión reducida dando el compuesto de K-fenilcarbamato (I) 

Algunos de los compuestos de K-íeMlcarbanato (I) 
preparados por el procedimiento anterior se encuentran en 
la labia II,
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Material de partida Producto

Benilisocianato Alcohol 
N« (IV) (V)

Compuesto de N-í'enilcar 
bamato
(I)

p.f. Rend
t°c) m

Br

Br W  //
•NCO HO-GHoCN

Br __
7 \-H H C -0-CH5CH

&
124,5

I128,0
82

10

10
Br

Br V  //
p 3

neo ho-c-cooc2h5 Ao 3h7
Br
Br

7 = \  f 3 8?-°
í  / - 1®?- I OOC2H5 89,5  ̂ ó c3h7

73

15

11
I

I / 1ÍC0
9H3
-c-cc
¿3E7

HO-C-COOC2H5
T  v CH3

I 0 C3B7
COOC2H5

116,0
I

117,0
86

12
C1
01

W  /y •neo HO-C-COML
¿h3

01 H
L .VNHO-O-O-OOHHo

„  1L - f  11 1 201 O o h 7
r  3

172,0  
J 81 
r3,<173,0

20

13
01

01 W  //
neo

.CHo 01 •— a | ✓OHo 138,5ao-c-coir ( Ynhc-o-c-con '
¿H:

86
xgh3 C 1\ \  fí  a dH3 x oh3 142,0

25

30
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TABLA II

LA:'.

Producto

Compuesto de H-íenilcar 
bamato
(X) ________

p.f. Rend.t°C) W

D-HHO-O-CH9CNh
124,5

I
128,0

82

2H5

'2h5

Br

Br

QH3 88,0
( " / W o ^ - o o o o ^  gl 

J o o 3h7

7 = \  f 3 116,0

2 5 1^ - °

I — 7=  

I

73

86

TA2
01

01

H
u /7-mho-o-o-ooisbl
\ _ J  ü i 2

O GHo

172,0
173,0

81

^OH, 01 'J /OHj 138,5
J / \_EHC-0-C-C0r ° ‘ . 86

XCH3 C1V V  S Óh 3 x CH3 142,0

Análisis elemental
CW) Hw

Cale. 32,37 1,81
Ene. •32,47 1,84

Cale. 4 1,2 1 4,38
Ene. 4 1,22 4,20

Cale. 33,92 3,61
Eneo 33,98 3,52

Cale. 43,34 3,64
Ene. 43,37 3,42

Cale. 47,23 4,62
Ene. 47,11 4,57

H
(?)

halógeno
(?)

8,39 47,85
8,45 47,44

3,20 36,56
3,16 36,63

2,64 47,79
2,64 47,57

10 ,11 25,59
10,16 25,43

9,18 23,24
9,05 23,22
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EJEMPLOS 14-18 

A una solución de- 0,1 moles del haluro de N-íenilcar- 

baraoilo (VI) y 0,1 moles del alcohol (Y) en 100 g de tolue­

no, se añaden gota a gota 0 ,12 moles de ’piridina, a 5-15°0, 

con agitación y después se continúa agitando a 20°0 durante 
1 hora. La mezcla de reacción se trata como en el Ejem­

plo 1 para dar el compuesto de ll-fenilcarbamato (I).
Algunos de los compuestos de IT-fenilcarbaraato (I) pre­

parados por el procedimiento anterior se encuentran en la 
Tabla III.

15

20

25
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379244 TABLA III

Material de partida 
Haluro de N-fenil

carbamoilo
Alcohol (V)

C H o  
I J

HO-C-ON
O H ,

_____________________ Producto
CÍ orí puesto de H-fenilcar

’oamato p.f* He(I)
Br

Br

f 3
vx .r - HHC-O—C-CN
^  ¿'

(°c) (?Í
118,0
121,0

10

15

1 5

16

1 7

Br

Br
■HHC-01

I

I

I -

//
SHC-01

c h 3
H0-C-G0002H5

c h3
HO-íjí-GlT 

OH-

Br_

3

f 3

í—GC
Í 3 H 7

H0-C-0000oHc

= \  Í H 3  8 8 , 0

j > f f i ^ - O O O C 2H5 9¿>0
Br-̂' ,f 0 C3Hy

? h 3

s //Mír °f CN
I  0  Í h 3

1 5 1 . 0

152.0

1 1 5 , °
vv //-HHO-O-ó-COOGpHc- , J

h ¿ *  5 116,5

c h 3

20
1 8

Br.

Br
/ v ™

i)
- 0 1

H
no-¿-com2

OH,

Br

B:

H
?-o-¿- 134,0

U ’Y V ""2

25

30
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.da

.cohol (V)

*3
i~COOG2H5 

;3E7

;II3
)-C0002H5

;-coeh2

Producto
üoapuesto de

bamato(I)
enilcar

Br

Br

f 3
líHG-O-G-CIÍ

II
0 ¿H3

H
o-¿-cokh2

IGH3

Análisis sle ciental
D.f.
■t°c)

Bend.
(*)

— ü---
(SÍ)

H
(*)

lí
(SÉ)

halógeno
(í°)

118,0 Oalc •
95

36,4-9 2,78 7,74 44,15
12 1,0 Ene. 36,35 2,74 7,73 44,01

88,0
97

Calco 41,21 4,38 3,20 36,56
9¿,0 Ene o 41,38 4,43 3,11 36,27

15 1,0
I 94

Galo. 28,97 2,21 6,14 55,66
152,0 Ene. 29,05 2,13 5,92 55,22

115 ,0
95

Cale. 33,92 3,61 2,64 47,79
116,5 Ene. 33,86 3,75 2,50 47,34

134,0 Galo. 32,81 2,75 7,65 43,67| 94
136,0 Ene. 32,76 2,93 7,74 43,22
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30

■EJEMPLO 19
(A) Preparación de un polvo fino:

Se trituran 2 partes del compuesto lí-f enilearbamato ■ 
(I: E, = CII3j R2 = n-C^E^.H-j = COOCgH^; X = X» = I) y 
98 partes de arcilla y se mezclan bien para formar un pol­
vo fino que contiene 2 $ de ingrediente activo» El polvo 
fino es aplicable como tal.
(S) Preparación de un polvo fino:

"Se trituran 3 partes del compuesto de lí-fenilcarbaua- 
to (I: R.j = R2 = CH3; R. = CIí; X = X' = Cl) y  97 partes de 
talco y se mezclan bien para formar un polvo fino que con­
tiene 3 °/o de ingrediente activo. El polvo fino es aplica­
ble como tal.
(0) Preparación de un polvo fino:

Se trituran 2 partes del compuesto de 17-fenilcarbana- 
to (I: R1 = H; R2 = CH3; R3 = COIfflgj X = X' = Cl) y 53 par­
tes de arcilla y se mezclan bien para formar un polvo fino* 
que contiene 2 ae ingrediente activo. El polvo fino es 
aplicable como tal.
(D) Preparación de un polvo fino:

Se trituran 2 partes de compuesto de íT-fenilcarcamato 
(I: H1 * H; R2 = CHy, R3 = CORHgi X = X* = Br) y 93 partes 
de arcilla y se mezclan bien para formar un polvo fine que 
contiene 2 c/» de ingrediente activo. El polvo es aplicable 
como tal.
(E) Preparación de un polvo mojadle:

Se trituran 50 partes de compuesto de IT— fenilcarbaua— 
to (I: R.j = R2 = H; R3 = CE; X = X' = Sr), 5 partes de un 
agente aojadle (alquilbenceno-sulfonato) y 45 partes ¿9 

tierra de tíiatoaeas y se mezclan bien- para forjar un polvo



- 1 9 -  •

37 9 2 4 4
1 • mojadle que contiene 50 i<> de. ingrediente activo. El polvo

mojable se diluye con agía y después se aplica. . '
(P) Preparación de un polvo mojable:

• ' Se trituran 50 partes del compuesto de E-fenilcarbamato
S ■(I: R-j =H;R2 = CH3; R^COEÍCH^^j^X1 = Cl) 5 partes.de-un agente rao o a- 

ble (a]quilbemsnosii£bnato) y 45 partes ds tiara de diatomas y se nozclan bien pa 
ra ¡firmar/unpolvo- mojabite qn contiene 50 i* de ingrediente activo.

10

15

20

El -polvo mojable se diluye con agua y después se aplica.
(O) Preparación de un concentrado emulsionable:

Se mezclan bien 10 partes de compuesto de E-fenilcar- 
bamato ( I :  R̂  = Rg = H; R^ = CE; X = X* = 01), 80 partes 
de dimetilsulfóxido y 10 partes de un emulgente (éter poli- 
oxietilenfenilfenólico) para formar un concentrado emulsio- 
nable que contiene 10 $ de ingrediente activo. El concen­
trado emulsionable se diluye con agua y después se aplica.
(H) Preparación de un concentrado emulsionable:

Se mezclan bien 10 partes de E-fenilcarbamato (I:
R1 = H; R2 = 0H3j R3 = C0EHC3H7; X = X* = Cl), 80 partes 
de dimetilsulfóxido y 10 partes de un emulgente (éter po~ 
lioxietilenfenilfenólico) para formar un concentrado etaul- 
sionable que contiene 10 ^ de ingrediente activo. El con­
centrado emulsionable se diluye con agua y después se apli­
ca, •
(I) Preparación de granulos:

Se trituran 5 partes de compuesto de E-fenilcarbamato 
(I: R.| = Rg - CH3; R3 = CE; X = X ’ = Cl), 93s5 partes de 
arcilla y 1 ,5 partes de un agente aglutinante (alcohol po~ 
livinílico) y se mezcla bien. La mezcla se amasa con agua 
y se granula para formar unos granulos que contienen 5 

de ingrediente activo. Los granulos son aplicables como
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tales. . . .
(J) Preparación de granulos:

Se trituran 5 partes de compuesto de N-fenilcarba- 

mato (I: Rj = II; R2 = H; R3 = OOKHgj X = X ' = Cl), 93,5 
partes de arcilla y 1,5 partes de un agente aglutinante 
(alcohol polivinílico) y se granulan formando gránalos que 
contienen 5 i» de ingrediente activo. los granulos son apli- 
cables como tales. •
(K) Preparación de un polvo-fino complejo:

Se trituran 2 partes de compuesto de 17-fenilcarba- 
mato (I: R-j = CHy R2 = C ^ ;  R3 = 00002H5; X = X' = Br),
1,5 partes de S-etil-S-bencilfosforoüitlolato de 0-n-butilo 
y 96,5 partes de arcilla y se mezclan bien para formar un 
polvo fino que contiei'.e 3,5 Í° de ingredientes activos. El 
polvo fino es aplicable como tal.
(l) Preparación de un polvo fino complejo:

Se trituran 1,4 partes de compuesto de N-fenilcar- 
banato (I: R-, = Rg =■■ H; R3 = Olí; X = X ‘ =01), 0,1 partes 
de Kasugamycin, 2 partes de fosforotioato de 0,0~dinetil-0- 
(3-metil~4-nitroienilo), 1 ,5 partes de H-metilcarbamato de 
3,4-d i me t ilfenilo y 95 partes de arcilla y se mezclan bien 
para formar un polvo fino que contiene 5 /» de los ingredien­
tes activos. El polvo fino e3 aplicable como tal.
(M) Preparación de un polvo fino complejo:

Se trituran 2 partes de compuesto de R-fenilcarba- 
mato (I: R1 = R2 = CH3; R3 = OIT; X = X' = Cl), 2 partes 
de R-(3‘,5 ‘-diclorofenil)succininida y 96 partes de arcilla 
y se mezclan bien para formar un polvo fino que contiene 
4 c/° de ingredientes actives. El polvo fino es aplicable 
como tal.



(N) Preparación de-un polvo’fino complejo:
Se trituran 2 partes de compuesto de W-fenilcar- 

bamato (I: R-j = R2 = CH3; R^ = CE; X = X 1 = Br), 1 parte 
de etilen-bis(ditiocarbamato) do cinc, 0,2 partes de'.
Polyoxin y  96,8 partes de arcilla y se mezclan bien jara 
formar un polvo, fino que contiene 3,2 Í° de ingredientes 
activos. El polvo fino es aplicable como tal.
(O) ' Preparación de un polvo fino complejo: •

Se trituran 2 partes de compuesto de E-fenilcar~ 
bamai.o (I: R̂  = II; R2 = CHy, R3 = C0EH2; X = X» = 01), 1,5 
partes de S-etil-S-bencilfosforoditiolato de 0-n-butilo y  

96,5 partes de arcilla y se mezclan bien para formar un 
polvo fino que contiene 3>5 c/° de ingredientes activos. El 
polvo fino es aplicable como tal.
(P) Preparación de un polvo fino complejo:

Se trituran. 1,4 partes de compuesto de E-fenilcar- 
bamato (I; R,, - H; R2 = 0H3; R-j = 00BH¿j X = X» = Br), 0,1 
partes de Kasugamycin, 2 partes de fosforotioato de 0,0- 
dimetil-0-(3-metil-4~nitrofenilo), 1,5 partes de E-metil-

1 tj

carbamato de 3,4-dimetilíenilo y  95 partes de arcilla y 
se mezclan bien para fornar un polvo fino que contiene 5 

de ingredientes activos.. El polvo fino.es aplicable como 
tal.
(Q) Preparación de un polvo fino complejo:

Se trituran 2 partes de compuesto de B-íenilcar- 
bamato (I: R-, = H; R2 = CH3;' R3 = G 0 M 2; X = X» = 01),
2 partes de IT— (3* ,5 '-diclorofenil) succinimida y  96 partes 
de arcilla y  se mezclan bien para formar un polvo fino que 
contiene 4 de ingredientes activos.. El polvo fino es apli­
cable como tal
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(R) Preparación de un polvo fino complejo:
Se trituran 2 partes de compuesto de IT-fenilcarba- 

mato (I: R1 = H; R2 » CH3; R3 = C0R(CH3)2; X = X« = Cl), ■
1 parte de etilen-bis(ditiocarbamato) de cinc, 0,2 partes 
de Polyoxin PS y 96,8 partes de arcilla y se mezclan bien 
para formar un polvo fino que contiene 3,2 ¡3 de ingredien­
tes activos El polvo fino es' aplicable como tal.
(S) ' Preparación de un polvo mojable complejo:-

Se trituran 15 partes de compuesto de IT-fenilcar- 
bamato (I: R1 «= Eg = II; R3 = OH; X = Z' *= 01), 20 partes 
de pentacloronitrobenceno, 15 partes de IT—(1,1,2,2-tetra- 
cloroetiltio)-4-cicloheseno-1 ,2-dicarboximida, 45 partes 
de tierra de diatomeas y . 5 partes de un agente humectante 
(alquilbencenosulfonato) y se mezclan bien para formar un 
polvo mojable que contiene 50 $ de ingredientes activos.
El polvo mojable se diluye con agua y después se aplica.
(T) Preparación de un polvo mojable complejo:

Se trituran 30 partes de compuesto de K-fenile arla­
ra t o (I: R1 = CH3; Rg = n-C ^ ;  R3 = COOCglÎ ; X = X» = I),

10 parteo de 1“(H-n-butilcarbaaoil)-2-meto:cicarbonilamino- 
bencimidazol, 10 partes de S,S-ditiocarbonato de 6-meti'l- 
2,3-quinoxalinditiol cíclico, 5 partes de un agente humectan 
te (alquilbencenosulfonato) y 45 partes de tierra de diato- 
seas y se mezclan bien para formar un polvo mojable cus 
contiene 50 fo de ingredientes activos. El polvo mojable se 
diluye con agua y después se aplica.
(U) Preparación de un polvo mojable complejo:

Se trituran 30 partes de compuesto de ü-fenilcar- 
bamato (I: R1 = II; R2 = CH3; R3 = 00I1I2; z =*‘X« = i3r), 10 
partes de pentacloronitrobenceno, 20 partes de 17—(1,1,2,2-
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tetracloroetiltio)-4~ciclohéxeno-1 ,2-dicarboximida, 45 par­
tes de tierra de diatomeas y 5 partes de im agente humectan­
te (alquilbencenosulfonato) y se mezclan bien para formar 
un polvo mojab'le que contiene 50 Ía de ingredientes activos. 
(V) Preparación de un polvo mojab'le complejo:

Se trituran 30 partes de compuesto de K-fenilcarba- 
mato (I: ^  = H; Hg = OH^J R3 = COHHj,; X = X' = 01), 10 
partes de 1 -(íT-n-butilcarbamoil)-2~met oxicarbonilamino- 
bencimidazol, 10 partes de S,S-ditiocarbonato de 6-metil- 
2 ,3-quinoxalinditiol cíclico, 5 partes de un agente humec­
tante (alquilbencenosulfonato) y 45 partes de tierra de 
diatomeas y se mezclan bien para formar un polvo mojable 
que contiene 50 /$ de ingredientes activos. SI polvo moja- 
ble se diluye con agua y después se aplica.

A continuación se presentan algunos de los resul­
tados de los ensayos que corroboran la actividad antimicro­
biana de los compuestos do N~fenilcarbaisato (I)•

Dnsayo 1

Un polvo fino que contiene una concentración deter­
minada del compuesto o compuestos de ensayo se aplica a unas 
plantas de arroz cultivadas en el campo y desarrolladas has-- 
ta la fase de 3 ó 4 hojas, a razón de 3 kg por área. Trans­
currido 1 día, se pulverizan las plantas para inocular una 
suspensión de esporas de Pyricularia oryzae. Diez días des­
pués, se cuenta el número de manchas enfermas. los resulta­
dos se encuentran en la Tabla IV, de la que puede deducirse 
que los compuestos de N-fenilcarbamnto (I) tienen una acti­
vidad antifúngiea más intensa que los agentes antifúngicos 
conocidos y, cuando se aplica junto con agentes antifúngicos 
conocidos, produce un evidente efecto sinergótico.
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TABLA IV.(continuación)

Compuesto de ensayo 
IT -fen ilcarbam ato  .(I: R-j = Rg 

II; R3 = CKj X = X'” = C.1)

Kasugaraycin

Minero, de man 
Concentra chas enfermas 
ción ($T por ho.ia

1,4

0,1

fosforotiolato de 0,-0-dimetil- 
0-( 3-iaetil-4-nitrof enilo) 2,0

*

K-metilcarhamato de 3,4-dimetil- 
fenilo v 1,5

H-fenilcarbamato (I: R̂  = Rg =

CH ; R„ = OH; X = X» = Cl) 2,0
+

K-( 3 1,5 1 -diclorof enil) succinirnida 2,0

N -fen ilca rb am atd  ( I :  R  ̂ = II; Rg = ’■ 

CH3; R3 = C0RH2; X = X' = 01} 2,0

S-etil-S-bencilf osforodit iolato 
de 0-n-butilo 1,5

IT-fenilcarbamato (I: R-j «= H;
R2 = CH3; R3 - C01]H2; X = X' = Cl) 2,0

H-(3’,51-diclorofenil)succini- 
rnida 2,0

1,3

1 , 7

0,1

0,4
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TABLA IV (continuación)

Compuesto de ensayo
Concentra 
ción ( c/oJ

Húmero de man 
chas enfermas 

por hoja
S-etil-S-bencilfosforoditio-
lato de 0-n-butilo^ 1.5'- 33,4

Kasugamycin^ . ‘ . 0 , 1 .38,2

fosforotioato de 0,0-dimetil-
JL

0-(3-metil-4-nitrofanilo)^ ' 2,0 101,2

H-metilcarbaraato de 3,4-dime- 
tilo^ . 1,5 106,6

IT— (31,5' -diclorof enil) succi- 
nimida^ 2,0 40,2

No tratadas 83,2

•Ar Compuesto de referencia.

Ensayo 2
Un polvo fino conteniendo una concentración deter­

minada del compuesto de ensayo se aplica a unas plantas de 
arroz cultivadas en macetas de 9 era de diámetro y desarro­
lladas hasta una fase de 4 hojas, a razón de 100 mg por 
maceta, mediante el uso de un espolvoreador. Transcurrido
1 día, las plantas son pulverizadas para inocular una sus­
pensión de esporas de Cochliobolus niyabeanus. Tres días 
después se cuenta el número de manchas enfermas. Los resul-' 
tados se encuentran en la Tabla V, de la que. se deduce que 
los compuestos de IT-fenilcarbarnato (I) tienen una actividad
antifúngica más intensa que los agentes antifúngicos conocí-- 
dos.
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SABÍA .V

-2 7  -

Concentra ITúciero de can 
Compuesto de ensayo clon (/«7 chas enfermas

por hora

IT-fenilcarbaoato (í: R-j = R2 =
H; • R3 = -CH; X = X' = 01) 3,0 0

R-fenilcarbamato (I: R̂  = R2 =
CH3-; R3 = 01T; X * X* = Cl) . 3,0 • 0

N-fenilcarbamato (I: R̂  - R2 - 
CH3; R3 = CH; X = X f « 33r) 3,0 . 1,3

IT-feniXcarbanaio (I: R<¡ = R2 = 
CII3; R3 = COOC2II5; X = X« = Cl) .3,0 0,6

H-fenilcarbamato (I: R-j = CH3; 
R2 = n-C^; R3 = COOC2H5;
X = X ‘\= Br) 3,0 2,6

IT-fenilcarbaaato (I: R̂ . = R2 = 
CH3; R3 = CH; X = X ‘ = I) ■3,0 2,7

H-fenilcarbamato (I: R-j = CHy, 
R2 = n - C ^ ;  R3 = C00C2H5; X = 
X' = I) 3,0 1,9

R-fenilcarbamato (I: R^ = R2 = 
H; R3 = CH; X = X 1 = Br) ■ 3,0 . 0,9

IT-fen.ilcnrbar.iat0 (I: R-¡ = R2 = 
H; E, = COREL; X = X» = Cl) 1,4 1,3

IT-fenilcarbarrato (I: R-j - H;
R2 = OH3; R3 = COHHg; X = X' = co.) 1 ,4

COO

*
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* 1 TABLA V (continuación)

% •

Compuesto de ensayo
Concentra 
ción (5̂ 7

Número de man 
chas enfermas 

por hola
' N-fenilcarbamato (I: R-j = Rg =

5 CHy R3 = C01íH2; X = X' = 01) 1,4 2,3

•

N-fenilcarbamato (I: R-¡ = H; 
r2 = cuy, r 3 = conh2; X = X» = 
Br) 1,4 4,9

10 N-£enilcarbaraato (I: R-| = Hj 
R2 = CH3; R3 = C01T(CH3)2;
X = X« = Cl) . 1,4 2,1

H-fenilcarbamato (I: R̂  = Rg = ♦

15
CH3; R3 = C O M I C X  = X* = Cl) 1,4 0,8

N-fenilcarbamato (I: R^ = H; 
R2.= CHy R3 = C0RH2;
X = X' = Br) 1,4

•

4*
■ 20 Nasugamycin 0,1 '

+
fosforotioato de 0,0-dimetil-

0

0—(3-me t il-4-n i t r o fe nil o) 2

4
• 25 N-metilcarbamato de 3,4-dimetil-

fenilo 1,5

Xa s uga qy c in^ 0,1 52,8

30
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TABLA Y .(continuación)

Compuesto de ensayo í
fosforotioato de 0,0-dime-
til-0-(3-metil-4-nitrofenilo)* 2,0

Húmero .de man 
Concentra chas enfermas 
ción (‘/áj por ho;ja

N-metilcarbamato de 3,4-di- 
metilfenilo*

No tratadas

1*5

50,3

51.2

72.3

* Compuesto de referencia.

Ensayo 3
Un polvo fino que contiene una concentración deter­

minada del compuesto de ensayo se aplica a unas plantas de 
arroz cultivadas-hasta 50-60 cm de altura en unas macetas 
de laguer' de 1/5000 áreas, a razón de 3 kg por cada 10 área 
utilizando un espolvoreador. Transcurrido 1 día, se inocu­
la en. la vaina un inoculum de disco de micelio de Pellicu- 
laria sasakii. El estado irf eccioso en la vaina se observa 
5 días después y el grado de daño se calcula de acuerdo con 
la siguiente ecuación:

Grado de daño
. 5 * Indj 

= - infe
Indice de 

ección
Numero de 

x tallos
Número total _ 
de tallos x

x  100

donde el índice de infección se determina según los siguien 
tes criterios:
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Indice ele infección 

0

Estado infeccioso
Ninguna mancha infecciosa sobre 

la vaina.
1 Partes como manchas infecciosas.
2 Manchas infecciosas de un tama­

ño inferior a '3 cm.
3 Manchas infecciosas de un tamaño

no menor de 3 cm.
los resultados se encuentran en la Tabla VI, de 

la que se deduce que los compuestos de N-fenilcarbamato (I) 
tienen una actividad antifúngica más intensa que los agen­
tes antifúngicos conocidos y, cuando se aplica junto con
los agentes antifúngicos conocidos, produce un efecto siner

\

gótico.
TABLA VI

Compuesto de ensayo 
N~fenilcarbamato (I: 
H1 = R2 = H; R3 = CIT; 
X = X« = Cl)

Concentra 
ción (/íJ

Grado de Perjuicio, 
daño químico

3,0 9,6

N-fenilcarbamato (I:
R1 = R2 = CH3; R3 = CN; 
X = X» = Cl) 3,0 9,4

N-fenilcarbamato (I:
R1 = R2 = CIÍ3; R3 = CU; 
X = X» = Br)

N-fenilcarbamato (I: R1 

R2 = CH3;. E3 = C00C2II5; 
X = X» = Cl)

3,0 10,3

3 ,0 9,1
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TABLA VI .(continuación)

. -31  --

' S

10

Concentra Grado de Perjuicio 
Compuesto de ensayo clon ($7 daño químico
E-fenilcarbamato (I:

•_R1 = R2 = CH^; R3 '= CN;
X =  X' = Br) 2,0
. . *
etilen~bis(ditiocarba~ . - ;
nato) de cinc • .1 ,0  0

+
Polyoxin 0 , 2

•15

: 20

Etilen-bis(ditiocarba- 
mato) de cinc& ' 1 ,0

Polyoxin^ 0,2

N-(2,4,5-triclorofenil)- 
carbamato de cí-cianoetilc* 3,0

No tratadas -

100

39,7

100

100 ■

A Compuesto de referencia.

25

30

Ensayo 4 .
Un polvo, mojable que contiene una concentración de­

terminada del compuesto de ensaj'o se aplica a unas plantas 
de arroz cultivadas hasta una altura de 50-60 cm en maceta; 
de Wagner de 1/5000 áreas a razón de 3 kgpor cada 10 área; 
empleando un espolvoreador. Transcurrido 1 día, se inocula 
en la vaina un inoculum de disco de micelio de Pelliculari 
sasakii. El estado infeccioso, de la vaina se obseiura 5 día

*
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después y el grado de daño se .calcula de acuerdo con la 
siguiente ecuación:

"s" Indice de Número de
i  n f  p.ntn' nn t e l i n a

Grado de daiío =
Número total 
de tallos x

x - 100

donde el índice de infección se determina con los siguien­
tes criterios:
Indice de i n f e c c i ó n _________ Esta.do infeccioso______

0 • Ninguna mancha infecciosa en 3a
vaina.

1 Partes como manchas infecciosas.
2 * Manchas infecciosas de un tamaño

inferior a 3 crn.
3 Manchas infecciosas de un tamaño

no menor de 3 ca.

Los resultados se encuentran en la Tabla VII, de . 
la' que se deduce que los compuestos de N-fenilcarbamato (I) 
tienen una actividad antifúngica más intensa que los agen­
tes antifúngicos conocidos y, cuando se aplican junto con 
los agentes antifúngicos conocidos, producen un efecto siner 
gótico.
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TABLA VII

Concéntra 
clon (ffTCompuesto de ensayo 

H-fenilcarbamato (I: R-j = R2 =
H; R3 = C 0 m 2; X = X 1 .= Cl) 500

l'T-fenilcarbamato (I: R-j = H;
R2 « CH3; R3 = OOHH2j X = X« =C1 ) 500

R-fenilcarbaraato (I: R-j = Rg =
C1I3; R3 = C0RH2;. X.= X ‘ = 01) 500

R-fenilcarbamato (I: R̂  =' H;
R2 = CH3; R3 = 00mi2; X « X» =
Br)

K-fenilcarbamato (I: R̂  = Ií;
R2 « CH3; R3 = COH(OH3)2; X =
X» = Cl)

Ií~fenilcarbamato (I: R-¡ = R2 = 
OH3; R = COMO 3!^; X = X» = 01)

K-(3,4— diclorofenil)carbama-

500

to de oí-carbatnoiletilo'

No tratado

500

500

500

« i 1L 1970

Grado de daño

3,4

2 ,0

5,1

4,8

5,2

1,1

100

100

& Compuesto de referencia.

Ensayo 5
• Un polvo mojable que contiene el compuesto de en­

sayo se diluye con agua hasta una concentración determinada 
y se aplica a unas plántulas de calabaza cultivadas en mace
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ta3 de 12 cm de diámetro y  desarrolladas hasta la fase de 
3 ó 4 hojas, a razón de 7 al de la dilución por maceta. . 
Transcurrido 1 día, las plantas se pulverizan pará inocu-' 
lar una suspensión de esporas de Sohaerotheca fuliginea. 
Diez días después, se observa el estado infeccioso sobre 
las cuatro hojas superiores y  el grado de daño se calcula 
a partir de la superficie infecciosa de acuerdo con la 
siguiente ecuación:

Orado de daño =
Indice de Húmero de 
infección x hojas

100
lamer o total 
-de hojas x

donde el índice de infección se determina con el siguiente 
criterio: >■.
Indice de infección Superficie infecciosa

0

1

3

5

nula
pequeña
media
grande

Los resultados se encuentran en la Tabla VIII, de 
la que se deduce que los coapuestos de IT-fenilcarbaaato (I) 
tienen una actividad antifúngica más intensa que los agen­
tes antifúngicos.conocidos y ,  cuando se aplican junto c or­
los agentes antimicrobianos conocidos, producen un evidente 
efecto sinergético.

*



TABLA VIII

Coapuesto <3e ensayo
Concentra­
ción (pora) Grado de daño

lí-íenilcarbamato (I: R1 = R2 =
I-I; R3 = CH; X = X.' = Cl) 1000 10,3'

R-fenilcarbamato (I: Rl = R2 b
CII3; R3 = CE; X = X' = Br) 1000 15,6

R-fenilcarbainato (I: R-i = *2 =.
CH3; R3 = C00C2II5; X = X» = 01) 1000. 13,8 .

IT-f enilearbarnat o (1 : R1 = CII3;
R2 = n-C ¿Kj-, R3 = C00G2H5; .

X II rj II H 1000 20,4

R~fenilcarbaraaio (I: R^ = H;
R2 = CH^; R3 = C0MÍ2; X = X' = Cl) 1000 6,8

R-fenilcarbamato (I* R.j « R2 «
CH3; R3 = 00im2; X « X'-b 01) 1000 • 7,3

IT-fenilcarbaciato (I: R.¡ « H;
R2 ~ 0II3; R3 .= C01TH2; X = X' = Br) 1000 6,0

R-fenilcarbamato (I: R-j « H; R^ =
OH35 R3 = 00Ií(CH3)2; X = X' = Cl) 1000 4,3

R-fenilcarbamato (I: .R̂  = CIí3;
R2 = n-OjEyj R3 = C00C2H5;

X = X« = I) 600
*

1 - (E-n-butil car barrio ii) -2-me t o- 
zicarbonilaminobencimidaaol 200 O
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TABLA VIII (continuación)

(R. 1970

10

15

20

25

Compuesto de ensayo
5.5- ditiocarbonato de ó-me'til-
2 .3- q.uino::alinditiol cíclico

N-(2,5-diclorofenil)carbamato 
de oí-cianoetilo^

1 - (IT-n-but ilcarbamoil)-2-me to~ 
xicarbonilaminobencimidazolfr

IT- (3,4-d icl or oí'enil) carbamato 
de oí-carbauioiletilo^

5.5- ditiocarbonato de 6-raetil-
2 .3- quinoxalinditiol cíclico^

N-fenilcarbaaato de cí-carbamoil- 
etilo*

No tratadas

Concentra-
clon (ppm) Grado de daño

200

1000

333

1000

333

1000

*

53.6 

38,4

50.6

25,6

50,6

64,9

30

Compuesto de referencia.

Ensayo 6

En unas macetas de 9 ora. de diámetro se introduce 
tierra del carapo y sobre -la superficie de cada maceta se 
dispersan 10 mi de tierra infectada con Pellicularia fi­
lamentosa. El compuesto de ensayo en forma de concentrado 
emulsionadle se diluye con agua hasta una concentración, de 
500 ppm y la dilución se vierte sobre las citadas macetas 
a razón de 15 mi por maceta. Transcurridas 2 horas, se
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10

siembran 10 semillas de pepino. Cinco días más tarde, se 
observa el estado de infección de las plántulas desarrolla­
das j  se calcula el porcentaje de herbaje a partir de la 
siguiente ecuación; : •

húmero de plántulas saluda 
bles en la maceta tratada"”

Porcentaje de herbaje = — :-----------------------  x luuhumero de germinaciones en 
la maceta no tratada

Los resultados se encuentran en la Tabla IX, de 
la que se deduce que los compuestos de lí-feni 1 carbamato (I) 
tienen una actividad antifúngica más intensa que los agen­
tes antifúngicos conocidos,

TABLA IX

15
Compuesto de ensayo

Concentra- Porcentaje de 
ción (ppm) herbaj e

íT-fenilcarbamato (Is R-¡ = R2 = H;
R3 = Ch?. X.« X' = Cl) 500 89,4

h-fenllcarbamato (I: R.j = Rg =.
OI-I3; R3 = OH; X = X' = Cl) 500

N-fenilcarbamato (I: R^ = Rg =
CH3; R3 = CNj X = X» = Br) . 500

92,3

83,2

h-fenilcarbamato (I: R̂  = Rg =
‘ CH3; R3 = C0002H5; X = X' =01) 500

N-fenilcarbamato (I; R̂  = CH3;
Rg = n-C^; R3 = OOOOgĤ ;
X = X* = Br) 500

99,0

74,8

30

N-fenilcarbamato (I; R-¡ = Rg 
CH3; R3 = OH; X = X ‘ = I) 500 88,6
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TABLA IX (continuación)

Jl «mu m M.

1910

Concentra- Porcentaje de
Compuesto de ensayo ción (pprn) herbaje

Ií-fenilcarbamato (I: R.j = R2 = H; ■

s . R3 = CN; X = X' = Br) 500 90,4

.

Ií-fenilcarbamato (I: R-j = Rg = H-j 
r 3 = coini2; X = X» = Cl) 500 98,6

10
N-fenilcarbamato (Ii R-j = Hj Rg - 
CH3; R3 = 00HH2j X = X' = Cl) 500 93/4

K-fenilcarba inato (I: R^ = Rg = 
CH3; R3'= C01ffi2; X = X' = Cl) . 500 95, 5

N-fenilcarbarnato (I: R-j = Hj
15 R2 = CH3j R-j = C0Mi2; X = X» = Br) 500 90,!?

H-fenilcarbaaato (I: R̂  = H; R2 = 
CH3; R3 « COíI(CH3)2; X « X* = Cl) 500 91, i

: 20
Ií-fenilcarbamato (I: R.j = Rp = CII- 
R3 = COMIC3Hy ; X = X' = Cl)

»

500 93, 3

IT-fenilcarbamato de oc-carbamoil- 
etilo"̂ 500 . 0

R-(3,4“diclorofenil)carbamato de
■ 25 oc-carbamoiletilo* 500 43, 2

pentacloronitrobenceno*^ ootr\ 83,4

30

lío tratadas (sin inocular) 
lio tratadas (inoculadas)

A Compuesto de referencia.

M

100

0
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Ensayo 7
Cuando so determinan por el método de diluo.ión con 

agar, los compuestos de E-fenilcarbamato (I) presentan las 
concentraciones mínimas de inhibición indicadas- en la Ta­
bla X frente a Aspérgillus niger ATOO n2 9642 que causa 
graves daños a los productos industriales.

TABLA X • '

Compuesto de ensayo' 
B-fenilcarbaraato (I: R-¡ = Rp = Hj 
R3 = CN ; X = X» = Cl)

E-fenilcarbamato (I: R.¡ = Rp = 
CH3; R3 = CE; X = X' = ci)

E-fenilcarbamato (X: R.¡ = CH3;
R2 = n -C ^ H jj R3 «  COOCgH,- 5 

X = X' = Br)

Concentración mínima 
de inhibición (ppm)

2000

2000

9000

En resumen, la Patente de Invención que se soli­
cita deberá recaer sobre las siguientes:

REIVIKDICACIOKES

1. Un procedimiento para la preparación de un com­

puesto de E-fenilcarbamato de fórmula:

fi
HH-C-0-C-Ro

!! 1 2
, Ó Rj

donde R-̂  y Rp son cada uno de ellos hidrógeno o alquilo in­
ferior: Rx es ciano, carboxilo o un grupo de fórmula -C00R¿, 
o -C0E<C..E ,̂ donde R^ es alquilo inferior-y R^ y Rg son 
cada vino de ellos hidrógeno o alquilo inferiorj y X y X'son
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379244 ‘
cada uno de ellos halógeno, con la condición de que I y Z' 
no.son simultáneamente cloro cuando R^ es ciano, R^ y Rg 
son cada uno de ellos alquilo inferior y Z y X' no son si­
multáneamente cloro cuando R^ es un grupo de fórmula -COOR¿ 
donde R^ es el definido anteriormente y R^ y R2 son cada 
uno de ellos alquilo inferior cuando R^ es carboxilo; cuyo 
procedimiento se caracteriza porque consiste en hacer reac­
cionar una dihaloanilina. de fórmula:

X

donde X y X' son los definidos anteriormente, con un halo- 
formiato de fórmula:

E1rX' '-C0-C-Ro
'II I ¿O R,

D

donde X"es halógeno y R-̂ , R2 y R^ son los definidos ante­
riormente en presencia de un agente eliminador de ácido.

2. Se reivindica por último como objeto sobre el 
que ha de recaer la Patente de Invención que se solicita: 
"UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE UN COMPUESTO DE 
N-PENILCARBAMATO".

i
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Todo conforme queda descrito y reivindicado en 

la presente Memoria descriptiva, que consta de' cuarenta 
y una páginas mecanografiadas.

Madrid, JO de abril de 1970*

i
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