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MEMORIA DESCRIPTLIVA

Este invento se refiere a compuestos de la fér—

mulag I
- R
. 3
Ss . (1)
4
en la que
R, es alqul}o de 01—04, alcoxilo de 01—04 0

10, haldgeno,
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es hidrdgeno, alquilo de G3-0y 0 halégeno,

iy

os hidrdgeno, alquilo de G,~C3 o haldgeno,

es hidrdgeno o metilo,

(5

sin que el nimero total de los dtomos de C
de los sustituyentes

R, By By ¥ Rg  em el anillo fenflico sea mayor de 8, .

&3

X es -@{2 0 -C&-I3
R"
Ry es =COOR' o -GON< )
R"‘
(donde )

Rt, R'! v R'"' szignifican, independientemente
uno de otro, hidrégeno, metilo o etilo)
y
R es un radical heterocfclico con 1 § 2 hetero-
4tomos, pentagonal o hexagonal, eventualmente
substituidos por metilo y/o haldégeno,
con la condicién de que el gnillo fenflico
oontiene otro substituyente nés cusndo estd
substitufdo en posicién 2,6 o 2,3,6 por metilo
y cuando al migmo tiempo R4 significa el radical
2-furanflico y ~X-Ry signifioa el éster metilico
de 4cido alfa-propiénico, _
a un procedimiento pars la preparacidn de estos compuestos,
a los agentes que contengen estos compuestos como materias

aotivas y al empleo de estas materiss sctivas como micro-

bicidas y oomo agentes regulasdores del orecimienfo vegetale



Por M"aglquilo" y como poroiln. a}quilica de un
grupo slooxf{lico deben entenderse; segln el ndémero de
4tomos de ocarbono indicados,llos grupos siguientes: metilo;
etilo, n~propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, butllo

S5e secunderio o butilo tercisrio. En cglidad de haldgeno
entran en guents flfor, oloro, bromo 0 yodo

A tftulo de radical heterocfolicc pentagonal
0 hexagopal pueden citarse, por ejemplo: fursno, tiofeno;
piridina! pirimiding, 2,3~-dihidro~4H-pirano, 1,4-oxgti-

10. ~(2)=-ina, tetrahidrofurano, morfolina o pipsridina, gue
eventuglmente pueden ester substituldos por metilo y/o hald-
geno. |

Por lg memoria de patente alemang nR 2,006.47L

ge han dado a oonocer como gubghancias asotivas con gceidn

15. moderade contra clertos hongos (Uromyces phaseoll,

Alterngris solani, Rhizoctonis sgolani) lg (2'-metilfuranile-

=3!)=carbonil=-2,6~dimetilaniling y la (2'-metilfurenil-
—3')—oarbonil—z—metil—6;cloranilina.
Ahorg se ha descubiertg sorprendentemente .
20. eue compuestos oon lg egtructura, olarsmente discrepante,
de la f£érmuls I presentan un espectro microbiclda muy
favorsble para las necesidedes précticas en lg proteceién
de las plantas de cultivo. Plantas de cultivo son, dentro
del marco de este invento, por‘ejemplo los cereales, e}
254 mefz, el arroz, las hortalizas, la remolacha azucarera,
1lsg soja;’el caczhuete, los frutales y las plentas orng-
mentales, pero sobre todo la vid, el lfpulo, las cucurbi-
téceas (como el pepino, la oalabaza y los melones),

las solanfceas (oomo las patetas, el tabaco y los tomates)



~ 3 -

¥ tembidn les bananas, el cacao. y el oancbb ngtural.

Oon las materias actives de.ia‘fGrmHla I
pueden atajarse o exterminarse en las plantas 0 partes
vegetales (frutos, flores, hojas, tallos, bulbos y rafses)

5e de estos cultivos dtiles y otros afines los hongos que

aparecen en ellos;'ademés de que tembién las partes
vegetales que van creciendo luego queden libres de tales
hongos} Dichas materias activas son eflcaces contre los
hongos fitopatdgenos pertenec?entes g las olases siguien~

10. tes: ascomicetos (por ejemplo, Erysiphecese; basidiomi-
cetos, como sobre todo los hongos de lg roya; ¥ hongos
imperfectos; pero especialmente contra los oomicetos
pertenecientgs a la elase‘de los ficomicetos, ocomo

Phytophthora, Peronospors, Pseudoperonospors, Eythium

15. ) Plasmopara; Los compuestos de }a £8rmule I tienen ademés
accidn sistémics. Por otra pafte, se los puede utilizar
como mordientes para el tratamiento de semillas (frutos,
bulbos y granos) y de los plantones oon el fin de prote~
gerlos de las infecciones ﬁioﬁtioas, 1o mismo que contrs

20+ los hongos fitopatégenos existentes en el suslos

Se prefieren como microbicidas los compuestos
de la férmulg I en los que R, signifioa metilo, R, se
halle en posioidn orto respecto al grupo amfnico y sig-

nificg metilo, etilo o cloro, kaRB tiene la agrupe~
- CH
i3

254 oién -CH~COOR! y R4, RS’ Re ¥ R' tienen el gignificado
ya expuestos S8 les designerd aquf como Grupo de compuestos
Iaa

De estos compuestos Ia cabe destacar aquellos
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en los que R, significa el radicsl 2-fursn{lico substitul-

4
do por un grupo metflico, pero de preferencis insubstitufdos
Dentro de egte dltimo grupo tienen importancia
especigl como microbicidas log compuestos en losg que
~propidnico y el ndmerc total de 4tomos de C en los

denota el grupo de dster metflico de dcido alfe~

substitgyentes Rl' R2, R5 y R6 no es mayor de 4; por
ejemplo, log derivedos de 2,3?5,6—tetrametilanilina, de
2,6~dimetil~3~etilanilina o 2,6-dimetilaniling, lo mismo
que los derivados de 2,6~dimetilaniling que en el ndeleo
fenflico contienen todavia un tercer substituyente R5 o]
R6'

Entre los compuesgtos del grupo la se hgllan
ocomo otro grupo microbicide Interessnte en sectores par-
clales oompusstos en los que R4 denota un radical 3-furg-
nflico, eventualmente substitufdo por wno o dos grupos
met{licos. ,

De los compuestos Ia cabe destacar ademds
como microbicidas aquellos en los que R, es 2-tienilo;

Otro grupo de ocompuegtos preferido pars lsa
rogulacifn de las plantas, lo constituyen los compuestos
de la férmula I en los que R, significa metilo o etilo;
R, s¢ halla en posicién orto respecto al grupo emfnico
¥ significa metilo, etilo o cloro, —39R3 representg la
agrupacién —CH,~CON(R'*) (R''') ¥ R,, Ry Rgy R'' y RY'I
tienen el gignificado ya expuesto.

Por regulacién de las plaentas debe entenderse

en primer término el control retardedor del desarrollo
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natural de log vegebales, principalmente la reduccién
deseable del tamafio de las plantas y sobre todo ds la
altura de crecimiento., Esta reduccién del crecimiento se
observa en las plantas monocotileddéneas y en las dicobi-
ledbneas, pgfticularmente en lasg hiervas; 1log cultiveos -
de cercales, la soja y las plantas ormnamenteles,

La preparacién de los compuestos de la Iérmula
I seo realiza segin este invsnﬁo; por ojemplo, medianto aci-

lacién de un conpuesto de 1la férmula IT

>-NH/ , (11)

con wn &cido carboxilico de la férmula III
HO-CO-R,  (III) ‘
o 8u haluro de Acido, anhfdrido do Acido o éster, en
casos individuales también con una de sus amidas de 4cido
(transamidacidn) ‘
Segin otro método conforme a este invento, los
compggstos de la f£érmula I pueden ser convertidos -tam-

vidn, a partir de las acilamilidas de la férmula IV

(V)
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con butil=litlo o hidruro sddioco, en la sal aloaline
respectiva, la ousl conduce luogp, con un compuesto

de la férmula V
Hal=E-Rs (V)

al producto final deseado, O bien prepararse a partir de
las acilanilidas de la foérmula IV con el compuesto de
la férmula V y en presencia de uvn carbonato alcalino®
(como Na2003 0 Ké003) como aceptor de protones, preferen~
temente con adicibn de cantidades cataliticas de yodo
alcalino (como KJ),

En las férmulas II, III, IV y V los simbolos
Rl a R6 y X tienen el significado quq se les ha atribuido
para la férmula I, miecntras que "Hal" representa un 4tomo
de haldgeno (de preferencia, cloro o bromo) u otro radi-
cal f4clil de disociar. EL concepto "haluro de 4cido"
expresa preferentomente el cloruro de écido‘o ¢l bromuro
de 4cido,

Las reaccioncs pueden cfoectuarse en prosencia
0 auscneia de disolventes o0 diluentes incrites para los
componontes de la recaccidén, Entran on cuenta; por ejemplo,
los giguientes: hidrocarburos alifdticog o aromdticos,
como el beneeno, ol tolueno; los xilenos y el éter do .
petrdéleos; hidrocarburos halogenados, como el clorobenceno,
2l cloruro de metileno; el cloruro de etileno y ¢l ¢loro-
formo; éteres y compuestos ctéreosg, como ol éter dial-
quilico, el dioxano y el tetrahidrofurano; nitrilos,
como0 el acetonitrilo; amidas N,N—dialquiladas; como 1la

dimetilformamida; Acido acédtico amhidros; sulféxido de
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- dimetilo; oetonas, como lg metiletileetons, y mezclas

de teles disolventes entre si.

Las temperaturas paera lg resccién se hallen
entre 08 y 1202 ¢, y de preferencia entre 208 y 1202 C.
En muchos casos es ventajoso el empleo de agentes aceptores
de écido o de agentes de condengaoidn. Como tales estén
indicadas las gmings terciarias, oomo lag trislquilemi~
nas (por ejemplo, la trietileming), la piridina y las
bases piridinicas, o bien bages inorginicas, como los
8xidos y los hidréxidos, los hidrocarbonatos y los
carbonatos de metales slealinos y alcalinotérreos, lo
mismo que el acetato sédico. En calidad de sceptor de ’
dcldo puede servir tambidn, en el primer procedimiento,
un exceso del derivado analitico de la férmula II respec~—
tivo.

ElL procedimiento de preparacién que parte
de los compuestos de la férmulg II puede efectuarse tam-
bién gin agentes aceptores de doido, en cuyo caso estd
indicedo en aslgunas ocasiones el paso de nitrdgeno para
expulsar el haluro de hidrdgeno formado., En otras ocasiow—
nes puede ser muy ventajosa la adicidn de dimetilformamide
como cagtalizador de la reaccién.

Detalles acerca de la preparacién de los
productos intermediarios de la férmula II pueden tomarse
de los métodos que se indicen corrientemente pars la
preperacidn de ésteres de écido anilino-alodnico en los

drganos de publicacidn siguientess:
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Jy Org. Chem 30, 4101 (1965)
Tetrahedron 1967, 487
Tetrahedron 1967, 493

Los compuestos de la £férmula I con X en el
e

significado de ~a0H; tiencn wn 4ftomo de carbono asimétrico
(*) y puedon disociarse cn log antipodag 6pticos de la
manera ordinaria, La forma enantiomérica D tiene entonces
la accidn microbicida méAs intensa,

En ¢l cuadro de este invento se prefieren
por 1o tanto los compuestos, sus agentes y ol empleo
respectivo que 8e refieren a las configuraciones D de la
férmula I, Estes formas D tienen, en la medicidn en
etanol o acetona, normalmente angulo de rotacion negativo,

Para la obtenciém de los antipodas Opticos D

puros se¢ prepara, por cjomplo, ol compuesto racémico de

la férmula VI
Bs s
~NH~CH-COOH (VI)
RS —
- R2
en la que

Rl’ Rz’ R5 v R6 tienen el mismo significado quo
en la formula I,
¥ lucgo so hace reaccionar éste, de manera ya conocida,

con una basc nitrogenada Spticamente activa, para formar



-0 .

}a sal correspondiente. Mediante oristalizaecidén fraccio—
neda de la sal y liberacidn consecutive del dcido de la
férmulg VI enriquecido con los entfpodas Spticos D, mis,
eventualmente, repeticién (ingluso repeticidn por varias
5.  veces) de la formaoidn de sal, la oristalizacidn y la

liberacién del 4cido alfa~anilinopropidénico de la férmuls
VI, se obtiene gredualmente lg forma D pura. De ésta, si
s6 quiers, se consigue luego de la menera ordinarie (por
ejemplo, en presencia de HOLl o H2804, con metanol o etenol)

0. lg configuracién 8ptica D del 4ster que constituys la
base de la férmulg II, 0 bien se prepara, con la aming
respectiva de la férmula HN(R'!) (R'!''), la gnida
correspondiente de la férmula II. En concepto de base
orgénica Spticemente active entra en cuentas, por ejemplo,
la alfg~feniletilaming.

13 En lugar de la cristalizacidn fraccionada,
la forms enantidmerica D de la férmula VI puede obtenerse
tembidn oambisndo por haldgeno el grupo hidrox{lico en
el dcido léctico (4) L, que se presenta naturelmente, y

20. haciendo reacciongr todavie este producto, invirtiendo

lg configuraoidn, con la deseada anilina de la férmule
Vi

Ry

254

~NH (VII)
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Independientemente de la isomeris dptice, se
observa normelmente uns atropoisomerfa en torno al eje
fenilo-—N<: en los casos en los que el snillo fenflico
estd substituldo por lo menos en lg posicibn 2,6 y al
migmo tiempo asimétricamente respeoto a dicho sje (even—
tuglmente también, pues, por la presencia de substituyen-
tes complementarios). Este fenémeno estd ocasionado por
el impedimento egtérico de los radicsgles —X%R3 introducidos
oomplementa?iamente en el dtomo de N de la aniling de la
£8rmulg VII, pero sobre todo del radical heterocfclico
—00-R4. Siempre que no se reglice una sintesis premeditada
pars el aislomiento de isbmeros puros, se presents normgl-
mente un producto como mezcla de dos isbmeros dpticos o
de dos atropoisbmeros o atin oomo mezcla de estos cuatro
igbmeros pogibles. No obstante, la accién fungicida funda-
mentglmente mds favorgble de la formg enantiomérica D (en ,
comperacién con lg forma DyL ¢ ocon la forma L) se conservay
gin que sea afectada aprecigblemente por la atropoisome=
ria.

Iog ejemplos que siguep sirven pars la expli-~
oacidn més detellada del invento, sin que limiten dste.
Los datos de temperatura estén expresados en grados cen—
t{grados. Mientras no se haga congtar otrs cosa, el men~
ciongr una materia active de la férmuls I que pueds pre-
gentarse en formas Spticamente aotivas se slude siempre

g la mezola raocémioca.
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Ejemplo 1
CH3 CHé H3
CH ~ COOCH3
Preparacién de ~N\\\ l ’Jj (Compuesto no 2)
v

N-(1lt-metoxicarbonil~etil )=N-(furan~211)-carbonil )~
—2;3-dimetil—6~etilanilina .

a) Se agitaron a 1409 durante 17 horas 100 g dc 2,3=
—dimetil—6~etilanilina; 223 g de bster metilico de 4ci~
do 2-bromopropiénico y 84 g de NaHCO3. Tuego se onfrid,
se diluyd con 300 ce de agwa ¥y sSe extrajo,con'éter dictl
lico, Se lavd ¢l oxtracto con un poco de agua, se le se-
cO sobre sulfato s6dico, se £filtrd y sc evapord el &ter.,
Despuss de destilar el éster metilico de Acido 2-bromo-
propibnico sobrante; sc destild en alto vaclo e1 produc-
to bruto, Punto de ebullicién: 88—909Q/0;04 Torr

b) En 1% g del éster obtenido scgin a); 2 cc de dimetil-
formamida y 150 cc de¢ tolueno absoluto se instilaron, agl
tando; 13 g de cloruro de Acido furan-z-carbOxilico ¥ se
calent6é en reflujo durante una hora, Después de la evapo-
racibn del disolvente, se hiz0 cristalizar el producto
bruto por trituracién con étor de potréleo; punto de fu-
sién; 110,5-1269C (acetato de etilo/éter de petréleo), EL
compuesto n? 2 es la mezecla de dos pares de diasteredmeros,

81 se acila la forma D del éstor metilico de 4cido

alfa~(2,3-dimetil-b-ctilanilino)~propiénico con dcido furan~
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«(2)-carboxilico.o con wno de los derivados reactivos de
éste, so Obtienen las formas D do ambOs atropoisémeros,
(Compuestos 2a y 2b),

Ejemplo 2
Preparacifn de

3
//// 27" ™qn
3
¥ <::> ~N. (Compuesto ne 47)

N~ (dimetilaminocarbonilmetil )~N-(Ffuran~(2!*)~carbonil )-

~2,6=dimetilanilina

Sc agitan a la tomperatura del ambicnte duranto
wn dia, con 150 cc do solucién acuosa al 40% de dimotil-
amina y 0;5 g dc trietilon@%amina; 28 g de la N-(metoxi-
carbonilmotil )~N-(furan~(2¢ 1 )~cgrbonil)-2,6~-dimetilanilina
de punto do fusibn 98-992 preporada sogin ¢l Ejemplo 1, Se
olimina por oxtraccidén por dos veces con éter el material
de partida no roaccionado y luege se evapora la fase
acwosa en ol cvaporador giratorio, EL gcoito viscos0 Que
quoda ge hace cristaligar por trituracidn con hexano,

Después do 1a reeristalizacién a partir de
hoxano/tetrahidrofurano, el producto final ticne wm
pmto de fusidn do 142-1452C,

Ejemplo 3

Preparacidén de
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<::> ,i4§\\\\\ 1

ﬁ_ N (Compuegto
CH, L | //j n? 114)
\\N,/'—Cl

N—(1t-motoxicarboniletil )-N-(2",4%~dicloropirinidin=(5%)=

~carbonil)=2,6~dimetilanilina

A 20;7 g de N-(l;—metOXicarbOniletil)-2,6-di—
metilanilina, 2 ce de dimeti}formamida y 150 ecc de cloro-
benceno sc afiadieron o gotas, agitando ¥ en ¢l curso de
20 minutos 25;4 g do cloruro de dcido 2,4-dicloro~piri-
midin-5-carboxilico en 50 ce do clorobenccno, con 1o
cuzl la tcemperatura subi6é 10 grados. A continvacién se
calentd la mezcla reaccicnal a 1102 durante tres horas
¥ se eliminé por paso de nitrégeno el cloruro de hidré-
geno formado, Despuds de la ovaporacioén del disolvente
on ¢l evaporador giratorio; so hizo cristaligzar ol producto
bru.to.por trituracién con éter do petroéleo., El producto
finel, pgrificado por reoeristalizacién a partir dc iso-
propancl, presenté un punto do fusibn de 136—13%90.

De ¢ste modo o por wno dc los métodos indicados
antes sc preparan los compucstos do la férmula Ib siguien~

tos, tri- o tetra-substituidos on el ndcloo fenilico (R, =

posicién 2),



1 /x - Ry
g (1b)
¢ -R
R , 4
S
Be
ans‘aanta
Soup. Ry R, ‘ R !Rg ~Xhy R, [fisica
{
10. 1 CH CH CH 5-CH, ~CH~CCOCH f 11 pefe
‘ 3 3 3 3 A 3 .U\O 109.1122
H
3
ccoocn, | || 1B
2 CHy  |CH, CoHg [T ~CE-C00GH 3 | | i | 110,5-1268
CH Ko/
15. ' ,
3 lcua. |cn CH % |-cn-coocu, | I il p.e. 176~
25 3 3 1 3 | J 1772/0,05
0l
4 cH CH cl H | -CH-COOCH ~ p.f.
20, 1 Chiq 0/J 82‘?6
5 ku,-0- |on ¢t |m |-cu-coocm, | I f' .
3 3 j 3 4.4 il acaite
CH, —No”
—
"6 | CHy Br Cly |H |-gH-cOOCHy | | “ .t
254 k ‘ /CHB --Lk O/ 83‘-'1189




5

15

20,

254

- 15 -

i HConst
Comp, Ry R Rg Rg | -X-Rg Ry te fisTea
[
7 CH, H CHy  ft~CH,| ~CH-COOCH, J! J' DL,
CH H 1 | -cH-Cooch. | i f of
8 3 CoHe CH, H CH~COOCH 5 J ) 95-1-)105.9
H3 ~0
9 |ouy |cHg |cHy | M |-CH-COOGH, | | i! 2
i D1 188
. I B o
10 CH, cH, CH, | H |-CH, CO0CH i | acoite
"‘\"o /—-BI’
11 CH CcH CH 0 ca~conem ) I
3 3 3 7~ CONCHY o ﬁ D.f,
- ‘[LO =B 132-139¢
SR 28¢ 1Tl
12 c:H3 CHB CH3 B -(fH«COOCHB J\PJ :f7sn/
. ’ . ” | poe. 178~
13 CH, CH, CHy | H -?h-coocu3 1 1} Dede/
Ctl, <5~ 0, 2Tory
x i 1Y x I -"”T
14 lCH, |cH, CHy | H | ~CR-COOGH, J\ J {',725/171.
CHS S 0, 2Tory
J:
' \\\N
] - (T 0 _! P.f.
15 CH, Ci CH, | H C~COOCH, | LLN /{\ | P3621300
‘ Ch, &
; ; |
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~X-R . £igica
16 | CHy H Gy |4-CHy =CH-COOCH, Ji\ J aoeite
c1
_,/\\\ pofc
17 | ciy H Gy  |4-CHyl ~CH-COOCH,) | N 147-1502
l y#—C1l
CHy
18 | CH H. CH, |4-CH,l -CICOOCH, | “ R
’ ’ EHB *‘l\ O/"’r 104~1072
e L aceite
19 | cH, Ci, CH, |5-CH,| -CH-COOCH J,\ /]_Br
. CHgq 0
b -Cl - | 1 p.:f‘f
20 |ciy R CHy #-Cl | -Cl coocul,’. _1' | Il Befe s
cH,, A
ety | ]
21 CH, H CH, | 4-Bx ~GH-C00CH J\O { J.:Lgﬁisn
CH. ,
l“s""""""“[:
g Tt v !
22 c, o ClL | 4-Cl|~CH-COOCH,| | /] Pt
dy 0 125~128¢
3
23 CH H Cl | 4=Br|=CH=COOCH,| | p.f,
] 3 )J o
i, —h\o 132134
24 CHy | H CHy | 4-Cl ‘C,H“COOCH.?_M J_Br {6;5;1119
3 CH., 0 -

o]
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A4 contituacién se exponen los compuestos que estén

nonosibstituldos o disubstituidos en ol ntcleo fenilico:

Entre ollos cabe sefinlar log odmpusstios de

la férmula
Ry ' XR,
<.
2 .0
- Constante
Comp. R1 . ' R2 - R3 fisioca
a 6"CH -, -
25 CEy 3 CR-CO0-Cylig | o
CH3 90.942
cE H " l-cu-coocH PeBs
26 3 i 3 |126-1480/
CHS 0,02 Torr
27 CH, 3-CH, ~CR-COOCH, Do @4
& 15128/
‘3 0,03 Torr
28 0113 4 -CH., ’ ~CH~COOCH p.f.
' 3 'H,, 3 89~918
3 )
29 5{3 5 “CH3 "'\?H"COOCBB p.f‘
CH3 11441162
91-g4¢
11, CH,y 6-C1 "?H—COOC:ZHS ﬁéf' .
Cl‘l -113

3
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: , Consten-
Comp.;| R, R, -X-Rq te fisloa
_ci CH-CO-WiL. . Pef
32 CHq 6-Ciq CH=CO -H, 12&1309
Hoy
33 cl 5~C1 —CH-COOCHB'
I pofo
. - - - -iN .fl
34 CoHy 6-C,H CH, ~CO-NH, 12'17)-1289
35 CH3 6-Cl -(I:H-COOCH3 p.f.g
CH, 92-93
36 nC,Hqy-0- H ~CH ~COOCH .e.
4 Lo gl
"3 0,04 Torr
37 CH, 6~CH, —lCH-CO ~NHCH, -
CHgy 141~143¢
38 156-C4H, | 6-150C,H, —EH-COOCHB o2,
Hy 86=969
39 150=C,H H ~CH~COOCH Deile
37 3 {1589/
Ciy 0,03Torr
40 F H © ~CH~COOCH p»g.f
n L
3 0,03Torr
1 - 1, | .. D8
41 c H ?H coocH, |, Fe9
. CHg 0,05 Torr
2 Cl 6-Cl ~CH~COOCH L,
4 7 3 113-1162
CH,
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Comp, |. Constante
43 J H "CH“COOCHS Pe8e
. 1458/
"'r3 O,ZTOI’r
&4 Br H -?H-COOCHB Pog.
cH 1458/
3 0,05 Tory
45 CH.. 6-Cl -CH,, ~-COOCH oL
3 3 2 3 abogde
-C! ~CH,, ~CO-NHCH p.1,
46 CH, 6-CH, CH,, -CO-NHCH4 1651550
47 CH., 6-Cll ~Cil, =CO-N(CHy); o g,
142-1452
48 Cig 4~Cil, 0~ ~CH~COOCH D,a.
3 F 3 1689/
CH, 0,07Tory
49 CH, i-sec. G Hq0 -lCH~COOCH3 . 57,
CHy 0,05 Topy
50 CyHs -C.H ~CH, ~CO-NCHD | DPefe
> 6-Cyts 27003} TH8t181e
- - - p.£, 88¢
51 CHg 6-CoHty CH,, -COOCHL,,
52 CoHg 6-CyHg ~CH, ~CO-MHC Hs | p, 2,

158-1592
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A ollod se suman también los compuestos de

la férmula
R.
)wR
/ \co L J
r\Z
R R -¥-R Congtante
Comp, 1 2 3 Pisioa
53 CH 6-CH ~CH ~COOCH DeO,
3 3 [ 3 100-1759/
Cliq 0,2%0rr
54 CH, 6-CH, ~CH~COOCH forma (D)
Gl p.f. 91-922
) Ecﬂ --49 O+
0 89; c=1 5276
v on ace’aona
55 CH, 6-Cll -Cil, ~CO-H(CHy, aceite
56 i3 1 (\ 1 3 CO G p.fl
ths D.-J'ZI‘K "CA}Z_ ‘ -:\IAZ 144-145R
57 CH., 6-C1 H~C00~C, i
3 gl 3 acealte
!
58 CH. 4-sec.C,H,-0~ | -CH-COOCH Do g,
’ i ?“3 3 {1858/0,06 Torr
59 F i ~CH~COOCH 5 De@s
60 cl B ~CH~CO0CH, R
COOGy 1 16b876, 170mr
CH,
61 J H ~CH-C00CH PeOs
3 | 168-172¢/
CH3 0,1Tory
/"7 . - ‘”- Al WI Y "C l}
59, CH 4Ll ,cn 00CH 158-1759 /
63 cH 6~C1 ~CH -CO0SH .,
3 { 3 Lo
y Ci,, 80..57‘5
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Tembién se ouentan con ellos los compuestos de la Férw

moleg
Ry,
| /x R,
SO
- J
R T N
2
Constante
Comps- R, R, ~X-R fi{sica
1 2 3
64 CH, 6-CH, -c.:ﬁ ~CO-NHCH 5 116)6::5.619
Lr{3 .
65 CH, 6-Cl ~CR~COOCH pegs
H 175=-182¢8 /
3 0, 1Tore.
66 Cotg 6-C,Hg ~Cii,, ~CO-NH, Defe 1808
67 CH 6~CH ~CH., ~COOCH Pofe
3 3 2 3| 1221230
68 C, 6-C,He ~CH., ~COOCH,4 pefe 1208
69 CH 6-CH -CH,, -CON(CH pof
3 3 2~CON(CR3) 5 ) B 6ss
70 cu 6-CH ~CH~CO0C, 1. £
3 3 f 25 s
CH, 108-11.2¢
71 CH, 5~CH, -TH—COOCH3 pafe
G, 101-1051’2
72 CH, 4-CH, -?1-1 ~COOCH, pofe
Cll, 104-108¢
73 Cle 62t ~Ch.,, ~CONCEH ) Def
2 2''s 2 3/2] _Defs
7 189-192
74 CH g 6~Cli ~§:1-1~coocn3 Def.
CHs 109-110
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Btrdn ademds en cuents los compuestos de la
fdrmula general

Rll X-R,
©-<
COR,

Compe Rl R, ~X-R4 R, 22%;‘1’33‘““
75 |cHg | 6-CH, ~CH-COOCH,, = Dot
ox, (| 959
76 |CHg | 6-Cl ~CH-C00Cil | N Pafe
. | .
-‘ X .
) » - - u w!‘ | ok
77 |cHy | 6-Cl CR-CO0C,Hy U 6%-6%9
C‘H3 e
| PN
CH - ~CH. - ! , .
78 Hy o | 6=CyH, CH, ~COOCH 4 L sglgéz
N
X
79 |ory | 6-CH, ~CH, -CON(CH,) , "T/ \1 VP
L | ubid
. ¢ |
g0 |Ciy | 6-CHy |-CH-COOCH, 7\ Defe
éHs **\/ _____\/‘ 122-1238
) N ~
cl
1
81 |CyHy | 6-CoHs | =CH,-CONH, m,\/( Q/\T 116)55:1539
X cl
¢l
g2 |CHy |6-C1 ~CH~CO04 f \\\r pels
95=972
b, =/ o
c1
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Comps R R -X-R i R Constsm-be
1 2 3 | % fisica
T
83 1<oC3H7 0-130C3P7 -?H-COOCL{S v \\L’ Dot
CH., —/ 150-1518
¢l
84 [CH, 6-Cil, ~CH-COOCH “ i Dol s
CH, No’ 97-988
85  [H, 6-C1 ~Gii-CO0CH 5 T oot
CH3 ~0 73—859
86  Ci, 6-C,ll, ~Cli, ~COUCH 4 ‘5 ! oL
Lo | o
87 H., 6-C1 -CH-COOCK e,
3 é 3 1 l! P f
Hy cl 108-110
88 [H, 6-Cily ~CH-CC0CH | :j %g;
CH,y ¥ 13"*\_0/
89 LsoCl, ‘a~:.so.c31~17 ~Cel-COO0CH ii H nag 1.6900
CHB .,113....\ o /L_Cdg
50 CH 6-C1 ~CH-CO0CH, T Dot
O3 i} il T 120~1228
Ci. 3 RN CTiy X
by - - L1 TSR
91 By 6~CH, CH-CO0GH T l,f,g
et ' H AR
CLLB ;.,Lg......n‘\\o /,'b..CuB 9 -93
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Comp. R R, -X-R, Ry
92 lc, | 6-Cl ~GH-C00C s ~O
CH3 ,C’ij 0
93 CH,q 6-Cl ~gn-coocu3 ’ I
H, CH =
S
94 CH 4 6-C1 —?H~COOCZH5 j5
CH 4 mﬁ'*o
95 CH, 6-C1 ~Cii ~COOCH 5 —
H PR
3 b]L ~l\
3 ™o
6 CH 6-CH CH. ~COOCH "“"’/S\
9 /1 3 - n3 ~\s 2"".: u1‘13 i% )
i g
97 CH, 6-Cylsg ~cx’5~coom3 N !! J
S
-~ - i OO0
98 |CH, |6-C,Hg |-CH,-COOCH, -—-1‘ j
CHa— g
m//\
99 CH, 6-Clig ~CH,, ~CO0CH 4 ” |
\1\”
100 || e ~C1i-C00CH H J
- wliilo, | s
J 2 01.5 —.0
H ~CH., ~ (i 1=-000CH, I
101 Ca3 6 umg 9; COUun) H ‘
. (.:H:;S " 0 ‘/’:BI'

| Cénstante
- fisics

Poft‘ llOﬁ

pCf'l
118=-1198

pefs 1268

Pefe
150-151%

Pefe 81!"839

TeBe
190=2108 /
0,2 Torr

Do 758

acaeite

acelte
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Compe | 1 3 vy ' 0 Conatante
Pel Ry R X-Rq LRy t{sicn
!
102 CH3 &-Cl (*H "\4("(\\;’13 ! E " acelte
L;hB LI J.\ 0/
5e 103 cl 6-C1 ~CH-COOCH, AR
! ; H id,
CH, —
2 N0
104 [cdy-01 W -CH,,-CONH,, ,//"\2 ia,
10
105 [Cli, | 4-Ct ~CH -COOCH N 1d
3 i 3 .
Czl .. v
3 \N,/
106 G, 6--Cl-i3 —-CI:H ~CooCi ‘““i“““? Defe
> Ia) t 91F93e
CH.B CH . l\ o . CHB
15. 107 |cl 5-C1. ~CH~COOCH - ‘*T
é‘h CH.. !J..CH, acoite
3 3TN S
o - Lt e e
108 ¢l 5-C1 : \jJH .,L.J&:rIB ﬂ 1de
13 (2 M
C..3 u..3.-l\0’ i
0 109 o, |oe-cu,  |-cr-cooon e _ Pefs
20, . 3 30007 3 ] l! G9m1008
. ‘ CH .,H3~ ! 0 ‘
e jaly | 6y | -reConci, 1 N pefs 1308
CH, CHal{ /l .
“ X ol f"_mﬂ‘ i 1‘ - - ‘I : U, 4-
25, 111 CH 6-Ciy 1 -CH,~CO Lé\:l ) : ; ﬁ : 813'§é¢
a1 HER ¢ )
| 25 HTNo- d
| i
] . i " '
112 Ciis U~C~};3 I - rr' - CO0K { ; ﬂ{wmﬁi ;
Ch., T T L3
‘ 3 o RN AN -
. | o e
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R “X=R, R,

113 | cH, |6-Cl -fl1-CO0CH, J——] Dol

0

1

“'C - o. - .‘: /\\1 ’ E‘f.

114 | ci, | 6-Ciy iﬂ COOCH ki A
Hy ¢l i

\~N/

c1

' \ e O OO0 : A3
115 | CHy [6-C1 ix COOCt 5 ":/ N LB
H3 L cl 42"145'

S

116 | CH, |6-Ch ~CH., ~CON(CH,) e Dofe
3 3 2 32 g P oei4e
"\N/’““Cl .
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Para el ensanchamiento de su espectro de
accién, los compuestos de la férmula I pueden utilizsrse
junto con otras materias spropiadas de actividad pesticida
o favorecedoras del crecimiento vegetale.

Los compuestos de la férmuls I pueden emplearse
por sf solos o junto con vehfculos apropiados y/o meterias
suplementarias spropiasdas. Los vehioulos apropiados y
las mgteriag suplementariags gpropiedas pueden ser szlidos
o 1iquidos y corresponden a las meterias usuales en la
técnicg de las formulaciones, oomg, por sjemplo, mgterias
minersles naturales o regeneraqas, disolventes disper-
santes, humectentes, fijadores, ospesantes, aglomerantes
0 gbonosg.

El oontenido de materis activa en los sgentes
aptos para la expedicidn comercisl se hallg entre 0,1 ¥y
0 %

Pars la aplicacidn, los compuestos de la
férmula I pueden hallarse en las formas de presentaci&n
siguientes (los porcentajes entre paréntesis indican las
cantidades ventajosas de meteria activa);

Pregentaoiones sblidas: )

Agentes de espolvoreo y de esparcimisnto

(hasta 10 %); '

granuvlados, grenulados de envoltura,

granulados de impregnaoién y granulados

homogdneos (1 a 80 %)
Pregentaciones 1fquidas:

a) Concentrados de materia activa

dispersables en aguat
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Polvog para aspergiones (polvos humectebles)
y pastes (25 a 90 # en onvase comercisl);
0,01 & 15 % en soluocidn lista para el uso);
ooncentrados de emulsidén y de solueidn
(10 & 50 #; 0,01 g 15 % en golucidn lista
pares el uso);
b) Soluociones (0,1 a 20 #).
Las mgterias activas de lg férmuls I pertene-
cientes a.este invento pueden formulgrse de la meners
giguiente, por ejemplo:

Agentes de egpolvoreo:

Pora preparsr: a) un agente de espolvoreo
gl 5%y b) un agente de espolvoreo al 2 %, se emplean
les materigs siguientes:

a) 5 partes de la materig sotiva y
95 partes de talcoj

b) 2 partes de lg materis active
1 parte de fcido silfecico finamente disperso y
97 partes de talco.

Se megolgn las materigs activas con las
materias de vehiculo y se muele; en esta forma se las
puede egpolvoregr para la aplicacidn.

Granulados
Para preparar un granulado al 5 % se emplean
las materias siguienteg:
5  partes de materig aotiva
0?25 partes de eplolorohidrina
0,25 partes de &ter cetilpoliglicdlico

3950 partes de polietilengliocol y
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91 partes de ceolin (de temafio grenular 0;3 e 0,8
mm)e '
Se megola la subetonoiag activa con la epicloro~
hidring y ge disuelve oon 6 partes de -acetona; luego s
5« afiaden el polietilenglicol y el &ter ocetilpoligliodlico.
La solucidnngsf obtenida se rooia sobre omolin y a conti-
muecién e evapora la acetona en vacfo. Un microgranulado
de este tipo se emplea con ventasja Para combatir los
hongos del terrenoc.

10. Polvog pers espersiones:

~ Para preparart a) un polvo para aspersiones
al 70 %, b) un polvo para aspersiones sl 40 %;
¢) ¥ d) un polvo pars aspersipnes al 25 ¢ y ) wn polvo
para aspersiones al 10 ¥, se utilizan los ingredientes

15. giguientes?

a) 70 partes de materia activa
5 partes de dibutilnaftilsulfonato sddico
3 Partes de condenssdo de dcidos naftelinsul=-

fénicos~4cidos fenolsulfénicos-formagldehido

20. : 3s52:1
10 partes de caolin y
12 pafites de oreta de Champagne;
b) 40 partes de materis activa ,
5 Partes de foido lignineulfénico, sal céleios,
1 partes de dcido dibutilnaftelinsulfénico,
23 sal cdlecica, ¥
54 pertes de Acido silfcioco;
o) 25 partes de materia activa

4,5 Dpartes de ligninsulfonato edlcico
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T .5

19,5
19,5
28;1
25
2,5
1,7
8,3
16,5
46
10

82

partes

" Iulosz

DPartes
Partes
Partes
rartes
bartes
Pertes

partes

- 20 -

de creta de Chempagne/hidvoxietilos—
(mezela 1L21)

de dibutilnaftelinsulfonato sédico

de dcido silfoico

de crete de Champagne y

de ogolin;

de maoteria aotive

de isooctilfenoxi-polioxietilen~etanol

de orets de Ohampagne/hidroxietiloelu~

losa (mezecla 131)

Partes
partes
partes
partes

partes

de siliceto sddico de aluminio
de klegelgur y

de cgolfn;

de mgterlie activa

de mezcla de sales sédicas de sulfatos

de alcohol graso saturados

partes
fénico

partes

de condengado de &cido naftalinsul~
¥y formaldehido y
de caolin.

Se mezclan {ntimamente las materias activas

oon lags materias suplementarisgs en mezclgdoras adecuadas

y se muele en molinos y laminadoras a propbsito. Se ob-

tienen asl polvos pars aspersiones de excelente humeocta—

bilided y oernibilildad, los cuales pueden diluirse con

egua para formar suspensiones de ouglquier concentracidn

que se desee y pueden emplesrse particularmente para la

aplicacidn g las hojase

Concentredos emulgibleg:
Pare preparar un concentrado emulgible al
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25 # se emplean las materias siguientes:
25, partes de materia activa
2,5 Dpartes de aceite vegetal epoxidado
10 partes de una mezola de sulfonato de alquilew
5e arilo y éter poligliocblico de alcohol graso
5  partes de dimetilformamida ¥
5745 partes de xilenoe
De tgles concentrados pueden preparsrse por
dilucidn oon ague emulsiones de cualquier concentracién
10. que se degee, las cuales son gptas especialmente parg
la gplicacidn a las hojas.
Ejemplo 4
Accifn contra Phytophthora infestans sobre

Solenum lycopersicum (= tomate)

Ia) Accidn preventivo-residusl

15- ’
Después de 3 semanas de cultivo, de heberlas

rociado con un oaldo que contiene 0,05 % de substancia
activa (preparado s partir de la substancia activa for—
mulada como Polvo para sspersiones) y de secarse dste,

20« se infestan con una suspensién de zoosporos de Fhytophthors

infegtans unas plantas de Solgnum lycopersicum de la

clase "Roter Gnom". Lusgo se las mantiene durante 6 dfas

on ung cimara olimitica, & temperatura de 18 a 202 y con

gren humedad del aire, producida por medio de ung niebla
254 pulverizade artificiale. Transcurrido dicho tiempo aparecen

manchas tipicas en las hojas. EL nimero y el tamafio de

lag manchas sirven de escala de evaluacidn para la subg-

tancia ensayadea.
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Ib) Aceidn ourgtive

Después de 3 semenas de cultivo se rocian con
ung suspensién de zoosporos del hongo unas plantas de tomate
de la clage "Roter Gnom" y se inocuban &stas en ung cabing

5 a temperature de 18 a 202 y con el aire saturado de humew-
dads Se interrumpe le humectacién el cebo de 24 horase
Deepués de secas lag plantas, se lgs rocis oon un caldo
que contiene en concentracidn de 0,05 % la substencia
activa formulads como Polvo Dara aspersiones. Ung vez

10. sece ls rooiadurs, se devuelven lgg plantas a la cabina
de humectaoién y se las guerde en ella por 4 dfas. El
nfmero y el tamafio de las menchas tfpicas que spareoen
en las hojas al cabo de dicho tlempo sirven de esecalse de
evaluacibn de lg actividad de las substancias ensayadas.

15. II) Accidn sistémico—preventivg

Lg substancis activa, formulade oomo polvo
pars aspersiones, se gplica en conocentracién de 0,05 %
(respeoto al volumen de tierra) a la superficie de la
tlerre de plantas de tomate de tres semanas de eded,

204 de la clase "Roter Gnom", puestas en macetase Después de
tres dfas de espera, se roocia la carg inferior de las
hojas de las plantas con una suspensién de zoosporos de
Phytophthors infestans. Iuego se ;as mentiene durgnte
5 dfas en ung cabina de aspersiln, s temperatura de 18

25+ a 208 y oon el aire saturado de humedad. Trenscurrido
dicho tiempo, se forman en las hojae las manchas t{pi-
cas, ocuyo nlmero y temaflo sirven pars evaluer la acti-

vided de las substancias ensayadas;
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En egtos tres ensayos, los compuestos de la fér-

mulg T muestran en las hojas la accidn intensamente fungiw

clda que se expone en la tabla que sigue.

Tgble del Ejemplo 4

Compe. n?  Ataque micdtico Comp, n? Ataque micdtico

- Q1 p en p

1 0=5 % 54 0-5 %
2 <20 ¥ 57 <20 %
3 <20 % 63 20 %
4 0-5 # 65 0-5 %
6 <20 % 70 <20 %
7 <20 7 74 0-5 %
8 0w5 # 75 <20 &
9 <20 ¢ 76 20-40 %
12 <20 # 80 <20 %
13 ~20 % 84 <20 %
14 <20 ¥ 87 <20 %
15 <20 % 88 <<20 %
16 <20 7% 91 <<20 %
17 20~40 % 93 <20 %
19 <20 # 95 <20 #
25 0-5 % 100 <20 ¢
27 <20 % 102 L 20 %
28 0-5 % 106 <<20 %
29 <20 7 109 <20 %
31 <20 ¢ 110 <<20 ¢
32 0-5 ¥ 112 0-5 %
35 <20 ¥ 113 <20 %
42 L 20 % 114 <20 7
53 0-5 % 15 <20 %
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Ios oompuestos n& 1, 4, 8, 53, 65,-74.y 112 rodus
jeron en lag mismas pruebas, ocon ooncentraciones de empleo
de 0,02 % golemente, el atagus miodtleo hasta<20 #; el com-
pusgto n8 54 (= forme D del compuesto n? 53) hégta 0=5 % gow
lemente,

Ejemplo 5

Acoibn contra FPlasmopara viticola (Berte et. Curt.)

(Berl. 6t De Toni) en lg vid

a) Acoidn preventivo=residual

Se oriaron en el invernadero plantoneg de vid de
la especle "Chassaelas". En el egtadio de las 10 hojas, se
rocleron 3 de las plantas con un caldo preparado a partir
de la substancia activa formulgda oomo Polvo parg aspersio-
nege Ung vez seca la rociadura, se inficionaron les plantas
wniformemente por la cara inferior ’.de las hojas con lg sug~—
pensidn de esporos del hongo. A continuacién se guardaron
las plantag durante 8 dias en ung odmera de humectacidn.
Transcurrido dicho tiempo aparecieron en las plantas de con~
trol claros sintomas de enfermedad. EL nimero y el tamafio
de los lugares de infeccidén en las plentas tratadas sirvie-
ron de esogla para evaluar ls actividad de las substaneias
enggyadass
b) Accifn ourative

' Se oriaron en el invernadero plentones de vid de
la especie "Chasselas" y en el egtadlo de las 10 hojes se
los infioiondé con una suspensién de esporos de Plagmopara
viticols por la cara inferior de las hojase bBSPués de 24
horas de permanencig en lg ocabina de humectacidn, ge rocig=-

ron lag plantas con un ocgldo de materia activa hecho de un
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Polvo para aspersiopes.de la materia aotivae A ocontinugoibn
se mentuvieron las piantas por 7 dfas més en la oémara de
humectacifne. Al cabo de dicho tiempo aparecieron en las plan-
tas de control los sintomas de enfermedsd. EL mimero y el ta~
mefio de log lugares de infeccidn en las plantas trataedas sir—
vieron de escala para eveluar la activided de las substan—
cias ensayadas}

Ios compusstos de la férmule I mostraron en embos
enseyos acciones fungicidas predominantemente buenas en las
hojas. Con los compuestos mencionagdos en la tabla del Ejem-
plo 4 sge rgdujo sin excepoidn el ataque miebtico a <i20 %

y en parte, como por ejemplo con los compuestos nf 1, 53 y

54, no aparecil oasi ataque (0 a 5 %#).
Ejemplo 6
Accidn contra Erysiphe grominis sobre Hordeum
vulgare (ocebeda)

Accidn protectoras—residual

Se rocisron con un caldo (0,05 % de substancis
activae) hecho de polvo para aspersiones de lag materis acti-
ve unas plentas de cebada de unos 8 om de altura. AL cabo de
48 horgs se espolvorearon con oonidios del hongo las plantas
tratedas y se guerdaron éstas en un invernadero, g unos 229
C. Al cgbo de 10 dfas se evalud el ataque miodtico.

~ Una parte de los compuestos de le férmula I (por
ejemplo, los compuestos n? 76 y 77) mostraron en estas prushba
vne reduccidn del ataque micdtico hasta < 20%.

Ejemplo 7
Accidn contra Pythium debaryenum en Beta vulgeris

(remolache azugerera)




5e

10.

154

20.

25.

~ 35 w

a) Acoiln después de 1s aplicavién gl terreno

Se cultiva el hongo sobre grenos estgriles de a¥ew
na y se le afiade a una mezcla de tierrs y arena. Se deposi=
ta en tlestos para flores la tierra as{ inficionada y se la
slembra oon semillps de remolacha azucarera. Inmediatemente
despuds de le siembrs se¢ vierten en lg tierrs, en forme de
guspengiones gouosas, los Preparados de ensayo formulados
como polvos para aspersiones (20 ppm de materia active res-
pecto el volumen de tlerra). Iuego se guardan los tlestos
en el invernadero g 20-242 C durantz 2 o 3 semanas. Mientras
tento, se mentiene le tierrs uniformemente himeda por ligera
rociadurs con sguas. Eb la evaluacién de la prueba se deter—
mina le brotadurs de las plantas de remolacha azucarera y

le proporoidn de plantas enfermas y sanas.

b) Accibén despuds de le splieesidén como mordiente

Se oultiva el hongo sobre grancs estériles de ave-

ne y se le afinde g una mezcla de tierra y arena. Se deposita
en tiestos pars flores la tierra gsf infioionada y se la
plembrs con gemillas de remolachs azucarers, las ouales han
gsido mordentadas oon los DPreparados de ensayo formuladog go=— ‘
mo polvo para mordisnte (1000 ppm de maferia active respecto
al peso de semilla). Los tlestos sembrados se guardsn en el
invernadero durante 2 a 3 semanas, g 20-248 C. Mientras tan-
to, se mantiene la tierrs uniformemente himeda por ligera
rooladura ocon agua. En la eveluacidn se determina la brota-
durs de las plantas de remolacha agzucarers y la proporoidn
de plantas sanas y enfermas.

Despuds del tratemiento oon lgs materias activas

de lg férmula I, tento en las condiciones de enseyo de a)
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como en las de b) brotaron mds del 85 ¥ de las plantas de re—
molachs, agocarera y Sstas tenfen aspecto seno..En el caso de
los controles no tratados, brotaron menos del 20 % de las
Plantas; que en parte pregentaban aspecto enfermizo.

EFjemplo 8
Inhibicidn del erecimiento en las hierbas

En un prado establecido en campo libre, congti-

tufdo por las hierbas Lolium perenne, Poa pratensis y

Pestuecs ruvbra, se rociaron parcelas de 3 m2, dos dfas des-

pués del primer corte en la primavers, con preparacioneg
acuosas de una materig active de la férmule I. La cantidad
de materia activa empleada resultd ser de 5 kg de substan—
oia activa por hectdrea. Se dejaron oomo controles parce-
las sin trater., Seis semanas despuds de la aplicacidn se
averigud la eltura media de crecimiento de las hierbas en
las parcelas traotadas y las no tratadas. la capa de hierbsg
tratada oon lag materias activas estaba uniformemente come-
pacts y tenfa aspecto sano. En pariicular las materias ao-
tivas de la f£8rmula I en que ~X-Ry significa el radical
~CO-N(R'') (R*'') definido para la férmula I mostraron

' intensa o0 ocasi completa inhibiocidn del crecimiento.

= . =

REIVINDICACIONES

s S e s ey St

Descrito el objeto del presente invento, se de-
claran nuevas ¥y de propia invencidn las siguientes reivindi-
caciones, con priorided de la solicitud de patentes suizas
ne 4572/'?4 del 2 de Abril de 1974 y n% 1591/75 del 10 de
Febrero de 1975.
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l,~ Procedimiento para la preparacidn de deriva-

¢

dos de anilida, de la férmulg general I

Ifl
- R X-R
5 N 5 _ .7 3
* -~I (1)

R Cc ~R

6 l ‘ 4

0
By
en la que
10. Rl es alguilo de C1~C4, alcoxilo de 01—04 0
haldgeno

R, es hidrégeno; alquilo de Cl—CS 0 haldgeno;

o8 hidrdgeno; alquilolde 61—03 o haldgeno;
B Rg es hidrdgeno o metilo,

15. gin que el ntmero total de 4tomos de C

de los substituyentes

’

en el anillo fenllico sea mayor de 8§,
CH
| |3
. X g8 ~( 0 ~CHe,
20, R - cgng- GON/Rl |
8 el Q =
3 © SR
(cdonde
R', R** y R''! significa, independientemente
uno de otro, hidrégeno, metilo o etilo)
25, 7
R4 es un radical heterociclico con 1 6 2 hetero-

4tomos, pentagonal 0 hexagonal, eventualmente
substituldo por metilo y/o haldgeno,

con la condicién de que el anillo fenflico
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contione otro substituyente distinto de hidrée-
geno cuando catd substltuido en posicidn 2;6 0
2,3,6 por metilo y cuando sl mismo tiempo R4
glgnifica el radical 2-furanilico y -X—-R3 sige
5. nifica el égtor moetflico de dcido alfa-propidnico,
gque integwen la matcria sctive en la congtltucidn de agenw~
‘tes microblicldas reguladores dcl creelmiento vegetal y ese—
pecialmente aptos para combatir hongos Fitopatdgenos, carag-

torizado porque so acila un compuosto do la férmula IT

10, Rl
R
»NH/X (£1)
Rg
. Ry
154 con un deido carboxilico de la fémula III
HO-CO-R, (LII)

donde los gubstituyontes
Rl ) RG y £ tienen ol mismo significado que ge¢ les ha
ﬁ asignado para la férnula I,
'”.-20, o con su haluro do dcido, el enhfdrido de deido o éster de
dicho deido carboxdlico, o con una de sus amidas do deido.
g:;']?rgcedimien‘bo gegin la roivindicaecidén 1 gaxag-
torizado porque, on une alternativa de su realizacibn, so

hace reacclonar acllanilida de la férmula IV

o5, .
By .
~NH-O-R, (I7)
Rg
R
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iniciglmento con bubil-litio o hifdruro sédico, pera formar
lz sal alcalina corrcspondicnto, y ultorlormenie con un
compuesto de le férmula V
Hal - X - R3 (V)
donde log subgtituyentes
R, a Bz y X ticnon on las férmulag IV y V ol significado
que 8o les he asismado pera la fémula I,
mientrag que
_ "Hal¥ rcpregenta un dtome dc haldgono
¥y opclonelmente, por mcaceclon dirccta del compucsto IV
con el compucsto V on pregencie de un carbonato alealino co-
mo aceptor d¢ protones.
3.~Proccdimicnto para la nroparacidn de dorivam
dos de anilida.
Sesun 8¢ doscribe y roivindica on la presente mew

moria degerlpbiva que conste do 30 pdrinag foliades y escri-

P- e

v X/
Figmado: JQ’SE L. MCF
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