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El presente invento se refiere a un procedimiento pa- ] 
ra preparar triazolil-aloanonas con actividad fungióida.

Ya se dió a conocer que tritil-imidazoles y tritil-1, ;
2,4-triazoles, tales como trifenilimidazol y trifenil-1, 2,4-trigj

t
zol, tienen una gran eficacia fungicida (compárese: Patente nor­
teamericana No. 3.321.366 y Patente publicada no examinada de la 
República Federal Alemana No. 1.795.249). Su efecto sin embar­
go, particularmente en bajas cantidades y concentraciones de 
aplicación, no siempre es del todo satisfactorio.

!
Se ha encontrado que las nuevas triazolil-aloanonas de¡ 

la fórmula general

Rl - CO - CH -
(I)

en la que R^ es alquilo, cioloalquilo, arilo y arilo sustituido, 
2

R es hidrógeno, alquilo, cioloalquilo, arilo y arilo sustituí- ¡
1 2  ido, y además R y R , en el caso dado, pueden estar ciclizados t

para formar un anillo alifático, y sus sales muestran fuertes pro
piedades fungicidas.

Además, se ha encontrado que se obtienen las triazolil 
-alcanonas, respectivamente sus sales, si cetonas halógenadas de 
la fórmula

Rl-CO

Hal
(II) 1t¡

1 2-sn donde R' y R tienen los significados arriba indicados y Hal 
representa cloro y bromo, se haoen reaccionar con 1,2,4-triazo-
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lea, eventualmente en presencia de un agente ligador de ácidos y¡ 
eventualmente en presencia de un diluyante. ¡

Los derivados del 1,2,4-triazol, son aquellos en los i
¡

cuales el radical azol puede estar enlazado en la posición 1 ó 
en la posición 4.

Sorprendentemente, las sustancias activas según el in- } 
vento muestran un efecto fungioida considerablemente superior 
a aquúl de los compuestos, a saber, trifenilimidazol y trifenil-
1,2,4-triazol, conocidos del estado de la tácnloa. Por consi­
guiente, las sustancias activas según el invento representan un i

!
enriquecimiento de la tócnica.

Si, como sustancias de partida, se emplean (u/-bromo)-
(uJ-fenil)-acetofenona y 1,2,4-triazol, el desarrollo de la rea¡& 
ción puede ser representado por el siguiente esquema de fórmu- ! 
las: i

Las cotonas halogenadas a emplear como sustancias de 
partida para el procedimiento de la invención, están definidas 
en forma general por la fóimula (II). En esta fórmula, y 
representan preferiblemente alquilo lineal o ramificado con has 

ta 6, particularmente con hasta 4 átomos de carbono, mencionán­
dose como ejemplos: metilo, etilo, isopropllo y ter-butilo; ade



5

10

15

20

25

30

más, cicloalquilo con preferiblemente 3 a 8, particularmente 5 y 
6 átomos de carbono, mencionándose a titulo de ejemplo cicldhe- 
xilo; además, preferiblemente fenilo que, de preferencia, puede 
llevar los siguientes sustituyentes: alquilo y alcoxi, cada uno 
con hasta 4, particularmente con hasta 2 átomos de carbono, megi 
clonándose como ejemplos el grupo metilo y el grupo metoxi; Ade­
más, halogenoalquilo con hasta 4 átomos de carbono y con hasta 5 
átonos de halógeno, particularmente con hasta 2 átomos de carbo­
no y con hasta 3 átomos de halógeno iguales o diferentes, siendo 
los halógenos particularmente flúor y oloro, mencionándose a ti-} 
tulo de ejemplo trifluormetilo; además, halógeno, particularmen-! 
te flúor y cloro; además, preferiblemente ciano y nitro; además, 
dialquilámino con hasta 4, particularmente con hasta 2 átomos de 
carbono por grupo alquilo; además, alcoxicarbonilo con 2 a 4, 
particularmente 2 a 3 átomos de átomos de carbono, tal como por 
ejemplo, metoxi- o etoxicarbonilo; además, preferiblemente alquil 
sulfonilo y halogenoalquilsulfonilo, cada uno con hasta 4, parti 
cularmente con hasta 2 átomos,de carbono, y en el último caso 
oon hasta 5, particularmente con hasta 3 átomos de halógeno igua 
les o diferentes, tales como particularmente átomos de flúor o 
cloro, mencionándose como ejemplos metilsulf onilo y trifluorme ti. 
sulfonilo; además, tambián fenilo y clorofenilo como sustituyen- 
tés en el fenilo y finalmente todavía preferiblemente bencilo, 
dorobencilo y feniletilo. De preferencia, R y R todavía re­
presentan conjuntamente el grupo -(0112)3 Y si grupo -(CHg)^. Ade 
más, el radical R^ representa todavía solo preferiblemente hidró 
geno.
.1* Como sustancias de partida de la fórmula (II), a títu
1-Orde ejemplo, sean mencionadas:
1 -bromo-1 -f enil-3,3-dimetil-butan-2-ona,

-  3 -
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1-bromo-1-(4'-clorof enil)-3,3-dimetil-butan-2-ona, 
l-bromo-1-(3'-clorofenil)-3,3-dimatil-butan-2-ona,
1-bromo-1-(2 ',4'-diclorofenil)-3,3-dimetil-butan-2-ona, j
1-bromo-1-(2 ',6 '-diclorof enil)-3,3-dimetil-butan-2-ona, , ¡
1-bromo-1-(2 ',5 '-diclorof enil)-3,3-dimetil-butan-2-ona,

1-bromo-1-(4 ' -matoxifenil)-3,3-dimetil-butan-2-ona,
. *  * * !

1 -bromo-1 -fenil-propan-2-ona,
1 -bromo- 1 - ( 2 ' -me t ilfenil) -propan-2-ona,

1-bromo-1-(2' -metil-4'-clorofenil)-propan-2-ona,
1-bromo-1-(4'-trif luormetilfenil)-propan-2-ona,
1 -bromo-1 - ( 4 '-nitrof enil) -propan-2-ona,
M?-bromo-^-metil-aoetofanona,
Mi-bromo- tO-fenil-aoetofanona, 
tV-bromo-acetof anona,
LM-bromo-d^-(4 '-clorof enil)-aoetof anona,
MM-cloro- M^-( 3' -clorofenil)-acetofenona, j
LO-bromo- M7-( 2 ', 4' -diclorof enil)-acetofenona, !
Mi-bromo- M^-(4 '-metilfenil)-acatof enona, 
tU-cloro-íL!-( 2 ' -cloro-4' -metil-fenil)-acetofenona,
Mi-cloro- U^-( 2' -metil-4' -cloro-fenil)-acetofenona,
Mi-bromo- tM - (2' -me tilfenil)-acetofanona,
Mi-cloro- Mi-(2',4'-diclorofenil)-4-cloroacetofenona,
Mi-doro-Mi-me til-2,4-dicloroaóetofanona,
Mi-bromo-Mi-(4'-clorofenil)-4-fluoraoetofenona, 
UA-bromo-3-cloroacetof anona,

Mi-brcmo-3-trifÍuormetilacetofenona,
Mi-cloro-3,4-dlcloroacetofenona,
Mi-doro-4-metoxiacetofenona.

Laa cetonaa halogenadas de la fórmula (II) aplicables ; 
segdn el invento son conocidas (compárese: Bulletin de la Sociá-

- 4 -
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tó Chimique de Franco 1955, páginas 1363 a 1383)* Las adn no oo}- 
nocidas pueden producirse segán los procedimientos ahí desori- '
tos; compárese al respecto tambián las indicaciones en los ejem-í

!
píos de preparación.

Como sales de los compuestos de la fórmula (I) entran 
en consideración sales con ácidos fisiológicamente tolerables.
A óstos perteneoen preferiblemente los ácidos halogenhídricos, 
tales como por ejemplo, el ácido clorhídrico y el ácido bromhí- 
drico, particularmente el ácido clorhídrico; los ácidos fosfóri 
co, nítrico, carboxílicos mono y bifuncionales e hidroxioarboxí j 
licos, tales como por ejemplo, los ácidos acótico, maleico, suc 
cínico, fumárioo, tartárico, cítrico, saljLcílico, sórbico, lác­
tico y 1,5-naftalenodisulfónico. í!

Para la reacción segán el invento, como diluyentes en-j 
tran en consideración disolventes orgánicos inertes. A óstos pe¿
teneoen preferiblemente cotonas, tales como dletilcetona, partid

]
cularmente acetona y metiletiloetona; nitrilos, tales como pro-' 
pionitrilo, particularmente acetonitrilo; alcoholes, tales como ' 
etanol o isopropanol; óteres, tales como tetrahidrofurano o dio- 
xano; benceno; formamidas, tales como particularmente dimetilforj 
mámida; e hidrocarburos halogenados. '

La reacción segán el procedimiento^de la invención es i
/llevada a cabo en presencia de un agente ligador de ácidos, Pue-I¡
"den agregarse todos los agentes ligadores de ácidos usualmente ) 
aplicables tanto inorgánicos como orgánioos, tales como carbona-j 
tos de álcali, por ejemplo, carbonato de sodio, oarbonato de po­
tasio y oarbonato de sodio e hidrógeno, o tales como alquilami- 

. ñas terciarias de bajo peso molecular, olcloalquilaminas o aral- 
j^uilaminas, por ejemplo, trietilamina, dimetilbencilciclohexil- 
amina; o tales como piridlna o diazabiciclooctano.
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Las temperaturas de reacción en el procedimiento de laj
invención pueden variar dentro de un margen amplio. Por lo gengj

o !
ral, ae trabaja entre unos 20 y unos 150 C, preferiblemente en­
tre 60 y 120°C. En la presencia de un disolvente se trabaja con 
venientemente a la temperatura de ebullición del respectivo di­
solvente.

En la realización del procedimiento según la invención, 
por 1 mol de los compuestos de la fórmula (II) se aplican prefe­
riblemente 2 moles de triazol y 1 mol de agente ligador de áoi- i 
dos; un dóficit, respectivamente un exceso, de hasta un 20 % es j 
admisible. Para el aislamiento de los compuestos de la fórmula] 
(I), el disolvente es eliminado por destilación, el residuo es i 
recogido con un disolvente orgánico y lavado con agua. La fase j 
orgánica es secada con sulfato de sodio y librado del disolven- j 
te en vacío. El residuo es purificado por destilación o por re­
cristalización.

Como sustancias particularmente efioaces sean mencio-- 
nadas la M/-/" 1,2,4-triazolil-(1)_7-2,4-dicloroacetofenona y el 
correspondiente nitrato.

Las sustancias activas según el invento muestran un 
fuerte efecto fungitóxico. No dañan las plantas cultivadas en 
las concentraciones necesarias para combatir hongos. Por estas 
razones son apropiadas para el empleo corno agentes protectores 
de plantas para combatir hongos. Los agentes fungitóxicos en 
la tarea de la proteoción de plantas son aplicados para combatir 
arquimicetos, hlfomicetos, ascomioetos, basidiomicetos y hongos 
imperfectos.

Las sustancias activas según el invento tienen un am­
plio espectro de aoclón y pueden ser aplicadas contra hongos pa­
rasitarios que ataoan las partes de plantas crecidas encima del
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suelo o que atacan las plantas desde el suelo, asi como contra 
agentes fitopatógenos transferidles por las semillas. Desarro­
llan una eficacia particularmente buena contra hongos parasita­
rios sobre partes de planta crecidas encima del suelo, tales oo 
mo espacies de Eryalphe, espacies de Podosphaera y espacies de 
Venturia, por ejemplo, contra agentes provocadores del añúble 
de manzanos (Podosphaera leucotricha), de la costra de manzanos 
(Fusicladium dendritioum) y del verdadero añúble de los pepinos 
(Erysiphe cichoracearum). Además muestran una alta eficacia 
contra enfermedades de cereales.

Ha de hacerse resaltar que las sustancias activas se­
gún el invento no solamente ejercen un efecto protectivo, sino 
que tambián pueden ser aplicadas con efecto sistemático. Asi se 
logra proteger las plantas contra su ataque por hongos, de tal 
manera que se suministra la sustancia activa a las partes de j 
planta crecidas encima del suelo, por vía del suelo, por vía de 
los plantones o por vía de las semillas. Como agentes protecto 
res de plantas, las sustancias activas según el invento pueden 
ser empleadas para la desinfección de semillas y para el trata­
miento de partes de planta crecidas encima del suelo.

Las sustancias según el invento son bien tolerables 
por las plantas. Tienen tan solo una baja toxicidad para anima­
les de sangre caliente, y gracias a su olor insignificante y a 
su buena tolerabilidad por la piel humana, no son desagradables 
en su manejo.

Las sustancias activas según el invento pueden ser 

elaboradas en las formulaciones usuales, tales como soluciones, 
emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados. Estas 
formulaciones son preparadas en forma conocida, por ejemplo, 
por mezolamiento de las sustancias activas con diluyentes, vale

- 7 -
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decir, disolventes líquidos, gases liouados puestos bajo presiÓBj 
y/o vehículos sólidos, eventualmente oon el empleo de agentes 
tensioactivos, vale decir, emulsivos y/o agentes dispersantes 
y/o agentes espumantes. En el caso de la utilización del agua 
como diluyante, pueden emplearse por ejemplo, tambián disolven­
tes orgánicos como disolventes auxiliares. Como disolventes lí 
quidos entran en consideración esencialmente: Hidrocarburos aro 
máticos, tales como xileno, tolueno, benceno o alquilnaftálenos; 
hidrocarburos aromáticos clorados o hidrocarburos alifáticos cío 
rados, tales cono clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de metl¡ 
leño; hidrocarburos alifáticos, tales como olclohexano; parafi-j 
ñas, por ejemplo, fracciones de aceite mineral; alcoholes, tales!
como butanol o glicol, asi como sus óteres y ásteres; cotonas, i!
tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutiloetona o oiclo 
hexanona; disolventes fuertemente polares, tales como dimetilfog 
manida y sulfóxido de dimetilo, asi como agua; bajo diluyentes o 
vehículos gaseosos licuados se entienden tales líquidos que son 
gaseosos a la temperatura normal y bajo presión normal, por ejegj 
pío, gases lmpelentes de aerosoles, tales como hidrocarburos ha-

t
logenadoe, por ejemplo, freón; como vehículos sólidos entran en !
consideración: minerales naturales molidos, tales como caolines, 
arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulguita, montmorillonita y 
tierra de diatomeas, y minerales sintáticos molidos, tales como 
ácido silícico altamente disperso, óxido de aluminio y silica­
tos; entran en consideración como emulsivos y/o agentes espuman­
tes: emulsivos no ionógenos y aniónicos, tales como ásteres de 
polioxietileno y ácidos grasos, áteree de polioxietileno y alco­
holes grasos, por ejemplo, áter alquilarilpollglicólico, aulfong 
tos alquílicos, sulfatos alquílicos, sulfonatos arílicos, asi co 
mo hidrolizados de albúmina, y como agentes dispersantes: por [
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ejemplo, lignina, lejías de desecho de sulfito y metilcelulosa.¡ 
Las sustancias activas según el invento pueden estar ¡ 

presentes eñ las formulaciones en mezcla con otras sustancias ¡. 
activas conocidas, tales como fungicidas, insecticidas, acari- 
oidas, nematocidas, herbicidas, sustancias protectoras contra 
daHos causados por aves y pájaros, agentes reguladores dél cre­
cimiento de plantas, sustancias nutritivas de plantas y agentes 
mejoradores de la estructura del suelo.

Las formulaciones contienen generalmente entre 0,1 y 
95 %, preferiblemente entre 0,5 y 90 % en peso de sustancia a& 
tiva.

Las sustancias activas pueden ser aplicadas como tales ,j 
en forma de sus formulaciones y de las formas de aplicación pre- 
paradas de las últimas por dilución ulterior, tales como solucic 
nes, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados en ei=. 
tado listo para el uso. La aplicación es efectuada en forma ¡ 
usual, por ejemplo, por riego, rociada, pulverización, espolvo­
reo, desinfección en seco, en húmedo, en mojado o en pasta fan­
gosa o por incrustación.

En la aplicación como fungicidas para el tratamiento 
de las hojas, las concentraciones de sustancia activa en las 
.formas de aplicaoión, pueden variar dentro de un margen amplio. 
Por lo general, están entre 0,1 y 0,00001 %, preferiblemente en 
tre 0,05 y 0,0001 % en peso.

En el tratamiento de semillas, generalmente se necesitan 
cantidades de sustancia activa de 0,001 a 50 g/kg de semillas, 
preferiblemente de 0,01 a 10 g/kg.
' Para el tratamiento del suelo son necesarias oantida- 
.-des de sustancia activa de 1 a 1000 g, preferiblemente de 10 a 
200 g/n^ de tierra.
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Las sustancias activas tienen también una eficacia mi- 
crobicida. A concentraciones un poco más elevadas existen tam­
bién propiedades reguladoras del crecimiento de las plantas.

Las múltiples posibilidades de aplicación surgen de i 
los siguientes ejemplos.
Ejemplo A
Ensayo con Erysiphe / efecto sistemático 
Disolvente: 4,7 partes en peso de acetona
Ag. dispersante: 0,3 partes en peso de áter alquilaril-poligli- 

cólico
Agua 95 partes en peso.

Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria l 
para la deseada concentración de la sustancia activa en el li­

quido de riego, con la cantidad indicada del disolvente y se di¡ 
luye el concentrado con la cantidad indicada de agua que contie¡ 
ne el aditivo mencionado.

. !
Plantas de pepino cultivadas en tierra universal, en ¡ 

su estado de desarrollo de 1 a 2 hojas, dentro de una semana 
son regadas tres veces, cada vez con 10 cm^ del liquido de rie­
go en la concentración de sustancia activa indicada oaloulada i 
sobre 100 om^ de tierra. !

Las plantas asi tratadas, despuús del tratamiento, 
son inoculadas con conidias del hongo Erysiphe cichoracearum. 
Subsiguientemente se oolooan las plantas en el invernáculo a 
23-24°C y una humedad relativa del aire de 70 %. Al cabo de 
12 dias se determina el ataque en las plantas de pepino en % de 
aquúl en las plantas testigos no tratadas, pero tambión inocu­
ladas, significando 0 % ningún ataque y 100 % un ataque exac- i 
tamente igual a aquel en las plantas testigos. ,

Las sustancias activas, sus concentraciones y los re [
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Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria 
para la deseada concentración de la sustancia activa en el lfqui¡. 
do de riego, oon la cantidad indicada del disolvente y se dilu-j 
ye el concentrado con la cantidad indicada de agua que contiene

- !

el aditivo mencionado.

Manzanos nacidos de semillas cultivados en tierra uni­
versal en el estado de desarrollo de 3 a 4 hojas, son regados 
dentro de una semana una vez con 20 cm^ del líquido de riego en 
la concentración indicada de la sustancia activa, calculada so­
bra 100 cm^ de tierra. Las plantas asi tratadas, despuós del 
tratamiento, son inoculadas con conidias de Podoephaera leucotrj¡ 
cha, y son colocadas en un invernáculo con una temperatura de ! 
21-23°C y una humedad relativa de aire de aproximadamente 70 %.
A los 10 dias de la incubación, se deteimina el ataque en los 
manzanitos en % de aquól en las plantas testigos no tratadas, j 
pero tambióh inoculadas. t

0 % significa ningiin ataque, 100 % significa un ataque 
exactamente igual a aquól en las plantas testigos lnoouladas.

Las sustancias activas, sus concentraciones y los re­
sultados surgen de la siguiente tabla:
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T A B L A  B
Ensayo con Podosphaera / efecto sistemático

Ensayo con Podosphaera (añublo de manzanos )/efecto protectivo 
Disolvente : 4*7 partes en peso de acetona
Emulsivo : 0,3 partes en peso de óter alquilaril-poliglicólicc
Agua : 95 partes en peso .

Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria
* para la deseada concentración de la sustancia activa en el lí­

quido de rociada con la cantidad indicada del disolvente y se 
diluye el concentrado con la cantidad indicada de agua que con­
tiene el aditivo mencionado.

La preparación es rociada sobre manzanos jóvenes na­
cidos de semillas en su estado de desarrollo de 4 a 6 hojas, 
hasta el grado de mojadura de formación de gotas. Las plantas 

-.permanecen por 24 horas a 20°C y una humedad relativa de aire 
en 70 % en el invernáculo. Subsiguientemente son inoculadas por
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espolvoreo con conidias del agente provocador del aHublo de man^j
zanos (Podosphaera leucotricha) y colocadas en un invernáculo ¡

o
con una temperatura de 21-23 C y una humedad relativa de aire de 
aproximadamente 70 %.

A los 10 días de la inoculación, se determina el ata­
que en los manzanitos en % de aquál en las plantas testigos no 
tratadas, pero tambián inoculadas, significando 0 % ningán ata­
que y 100 % un ataque exactamente igual a aquál en las plantas 

testigos.
Las sustancias activas, sus concentraciones y los re­

sultados surgen de la siguiente tabla:

T A B L A C
Ensayo con Podosphaera / efecto protectivo

Sustancia activa
ataque en % de aquál en 
las plantas testigos no 
tratadas a una concentra­
ción de la sustancia acti 
va de 0,00125 %

i ?O j p 85

(conocido)

__ — - M

C^"\_/C0-CHz - N ^ j  . HNO, 
^ C 1

39

Cl-^^-CO-CHg-Ñ^J,
^ C 1 39
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Ejemplo D ¡
Ensayo con Erysiphe / efecto protectivo
Disolvente: 4,7 partes en peso de acetona ̂

. Emulsivo : 0,3 partes en peso de áter alquilaril-poliglicólicoj
Agua : 95 partes en peso. !

Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria
i

para la deseada concentración de la sustancia activa en el liquj 
do da rociada con la cantidad indicada del disolvente y se dilu­
ye el concentrado con la cantidad indicada de agua que contiene 
el aditivo mencionado.

Esta preparación es rociada sobre plantas jóvenes de 
pepino en el estado de desarrollo de unas tres hojas hasta su ma 
jadura al grado de formación de gotas. Para secarse, las plan- j 
tas de pepino permanecen por 24 horas en el invernáculo. Enton-i 
oes, para su inoculación, se espolvorean conidias del hongo Ery­
siphe cichoracearum. Subsiguientemente se colocan las plantas 
en el invernáculo de 23-24°C y de una humedad relativa de aire ; 
de aproximadamente 70 %. '

Al cabo de 12 días, se determina el ataque en las plan
!

tas de pepino en % de aquál en las plantas testigos no tratadas ,j 
pero tambián inoculadas.

0 % significa ningón ataque, 100 % significa un ataque 
exactamente igual a aquál en las plantas testigos.

Las sustancias activas, sus concentraciones y los resulj 
tados surgen de la siguiente tabla: !

t
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T A B L A  D

Ensayo con Erysiphe / efecto protectivo

Sustancia activa
ataque en % de aquól en 
las plantas testigos no 
tratadas a una concentra­
ción de la sustancia acti 
va de 0,00062 %

63

(conocido)

d - ^ ^ C 0-CH,-N^J
^ C 1

46

Cl-^J^ -C0-CH-CH3

- -

Cl
í  N . HC1 . H-0_!) ^

21

Ejemplo E
Ensayo con Fusicladium (costra de manzano)/efecto protectivo 

Disolvente: 4,7 partes en peso de acetona
Emulsivo : 0,3 partes en peso de áter alquilaril-poliglicólicc 

Agua : 95 partes en peso ;
Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria 

para la deseada concentración de la sustancia activa en el lí­
quido de rociada con la cantidad indicada del disolvente y se
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diluye el concentrado con la cantidad indicada de agua que con- [
)

tiene el aditivo mencionado. ¡
- * * . ! 

Con esta preparación se hace la rociada sobre manzanos;
!

jóvenes nacidos de semillas en su estado de desarrollo de 4 a 6 !
hojas hasta su mojadura. Las plantas permanecen en el invemácui

!

lo por 24 horas a 20°C y una humedad relativa de aire de 70 %. 
Subsiguientemente son inoculadas con una suspensión acuosa de co 
nidias del agente provocador de la costra de manzanos (Fusicla- 
dium dendriticum) y son sometidas a la incubaoión durante 18 ho-t 
ras en una cámara hómeda a 18-20°C y 100 % de humedad relativa 
del aire. Entonces las plantas son colocadas nuevamente en el 
invernáculo por 14 días. }

A ios 15 días de la inoculación, se determina el ata— : 
que en los manzanitos en % de aquól en las plantas testigos no ;
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TABLA E (Continuación)

Ejemplo 1

0 __

Se disuelven 138 g (0,5 moles) de tU-bromo-u/ -fenil- 
aoetofenona (bromuro de deslio) en 200 mi de dlmetilformamlda.
Se instila esta solución a la temperatura ambiente y bajo refri ¡ 
geración con agua en una mezcla de 69 g (1 mol) de 1,2,4-triazol 

y de 51 g (0 ,5 moles) de trletilamina en 200 mi de dlmetilforma- 
mida. Se agita todavía durante 15 horas a la temperatura amblen 
te. Subsiguientemente se vierte la mezcla de reacción en 2,5 li 
tres de agua y se la extrae dos veoes oon 500 mi de cloroformo. 
Se lava la solución clorofórmica varias veces con agua y se la
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deshidrata con sulfato de sodio. Entonces se elimina el disol- ] 
vente por destilación en el vacío de un ohorro de agua. Se ca- . 
lienta el residuo sólido en 500 mi de ligroina hasta la ebulli- 

. clón. Despuós de la adición de 500 mi de óster acÓtico, se ca- 
! lienta durante aproximadamente una hora con reflujo. Subsiguien 
tómente se filtra en caliente. En el filtrado que se enfría, se 
cristaliza el producto final deseado en forma de cristales inco­
loros. Se obtienen 85 g (65 % de la teoría) de !4/-/"l,2,4-tria- 

zol-( 1 )^-<A?-fenil-acetofenona del P.f. = 110-117°C.. . .  i
Preparación del producto previo:

Se suspenden 196 g (1 mol) de fenil-bencilcetona en 
un litro de tetraclorúro de carbono. En la suspensión sé insti­
la una solución de 51 mi (1 mol) de bromo en 50 mi de tetraclo- 
ruro de carbono bajo irradiación ultravioleta, de tal modo que 
Ocurre un consumo constante. Subsiguientemente se elimina el 
disolvente por destilación en el vacío de un chorro de agua. Se 
obtienen 274 g (cuantitativamente) de tu-bromo-uj-fenilacetofe- 
nona del P.f. - 48-50°C.

EÍ*mpI<? 2 ,

- 1 9  -

Se disuelven 42,6 g (0,2 moles) de tu-bromo-propiofe- j 
nona en 50 mi de acetona. Se instila esta solución en una sus­

pensión en ebullición con reflujo de 21 g (0 ,3  moles) de 1,2,4- 
-triazol y de 60 g de carbonato de potasio en 200 mi de acetona. 
Despuós de un calentamiento durante 15 horas con reflujo, se fil 
tra la suspensión enfriada; en el vacio de un chorro de agua se
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libra el filtrado del disolvente y se recoge el residuo en 200 
ni de cloruro de metileno, se lo lava dos veces, oada vez con 
100 al de agua, se lo deshidrata con sulfato de sodio y se lo 
libra del disolvente en el vacío de un chorro de agua. Se di­
suelve el residuo en 50 mi de áster acático y se mezcla la solu­
ción a la temperatura de ebullición con áter diisopropíllco has­
ta el enturbiamiento. Se deja enfriar y se filtra aislando los 
cristales incoloros precipitados. Se obtienen 32,2 g (80 % de 
la teoría) de tc-rf" 1,2,4-triazolil-( 1 )_7-proplofenona del P.f.* 
99 - 91°C.
B.ÍPWP.10 3

Se disuelven 269 g (1 mol) de w-bromo-2,4-dicloroace-¡ 
:ofenona en 250 mi de acetonitrilo. Se instila esta solución en 
uta suspensión en ebullición con reflujo de 69 g (1 mol) de 1,2, 
!— triazol y de 150 g de carbonato de potasio en 2 litros de ace- 
:onitrilo. Despuás de un calentamiento durante 18 a 24 horas 
ion reflujo, se filtra la suspensión enfriada, se libra el fil­
trado del disolvente y se recoge el residuo con áster acático, 
e lo lava con agua, se lo deshidrata con sulfato de sodio y se 
limina el disolvente. El residuo de áster acático se cristali- 
a al mezclárselo con isopropanol. Despuás de la recristaliza- 
ión en ligroina/isopropanol, se obtienen 154 g (60 % de la teo- 
ía) de 1,2,4-triazolil-( 1 )_7-2,4-dicloroacetofanona del
.f. M 117^0.

Análogamente a los ejemplos precedentes, se obtienen
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los siguientes compuestos, citados a titulo de ejemplo, de la j
- - i

fórmula general
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Rl-CO-CH-R^

Ejem­
plo No. R P.f.

H

H

H

H

H

H

H

H

H

CH^

^ 3

rfty vil 3

153

112

130

72

242 (sal de HC1) 

106

170

119

138 (sal de HNO^) 

76-78

166-170 (sal de HC1) 

153-155
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r-----
Ejem­
plo No. Rl P.f.

16 (CH^)^C-
" O 155-157

17 (CH^)^C- H P.e. 90-95°C/0 ,0 2 mm

18 CH^ 133-138 (sal de HC1)

19 O - ^ - C l 112-122

20 c i - Q - 133-134
21 Cl-0 . - ^ - C l 172-180

22 ^ - C l 176-177

23 3Hg—Oüg—OHg—CHg 150 (sal de HC1)

Ejemplo 24

-Q-M-CHg-N-j,
/  SurjaCF*

Se disuelven 14 g (0,2 moles) de 1,2,4-triazol y 10,2 
de trietilamina en 250 mi de dimetilformamida. A esta mezcla 
Len enfriada con agua se agregan gota a gota 26,7g(0,l mol) de 
-̂bromo-3-trifluormetilacetofenona, disueltos en 50 mi de dime- 
Uformamida, bajo agitación, Luego se agita todavía durante vg 
Las horas a la temperatura ambiente. Entonces se vierte la mez 
La de reacción en 750 mi de agua y subsiguientemente se la agi 
rcon cloruro de metileno. La fase orgánica es aislada. El aoei 
) que queda despuós de la destilación del disolvente, es reco- 
Ldo en áster acótioo. Esta solución es saturada con ácido clcg



5

10

15

20

25

hidrico gaseoso. La mazóla de sal no cristalizante que queda j
despuós de la destilación del disolvente, es digerida con 200 mi 
de agua. El componente insoluble en agua contiene el isómero
1,2,4-triazol-(1). El componente hidrosoluble que contiene el 
isómero 1,2,4-triazolil-(4), es alcalinizado con una solución 
de sosa y el aceite que se precipita, es recogido en óter¿ El 
residuo etóreo, al ser frotado con ligroina, se cristaliza. De¿ 
puós de la recristalización en ligroina/isopropanol, se obtienen 
5 g (15 % de la teoría) de 1,2,4-triazolil-(4)_7-3-trifluor
metilacetofenona del F.f. = 152°0. ¡

Además fueron preparados los siguientes compuestos de t
lá fórmula general }

¡
R^-CO-CH-R^ ¡

' ¡

-  2 3 -

Ejemplo
No R1 R^ P.f. °C

25 A A V A H 176

26 J ^ A H 213

Descrita suficientemente la naturaleza del invento,
así como la manera de realizarlo en la práctica, debe hacerse 
constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus­
ceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren su 
principio fundamental.
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REIVINDICACIONES
1*.- Procedimiento para preparar triazolil-alcanonas, i 

de fórmula general

R** - CO - CH -

en la que R^ es alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustituido, 
R es hidrógeno, alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustituí-' 
do, y R^ y R^ pueden estar ciclizados para formar eventualmente 
un anillo alifático, y sus sales; caracterizado porque cotonas 
halogenadas de fórmula

R 1-C0-CH-R2 
f

j

(II),

en la cual R' y R tienen los significados arriba definidos y 
Hal representa cloro o bromo, se hacen reaccionar con 1,2,4-trig 
zoles, eventualmente en presencia de un agente ligador de ácidos 
y eventualmente en presencia de un diluyente, a temperaturas en-j 
tre 20 y 150°C con preferencia entre 60 y 120°C.

2*.- Procedimiento para preparar triazolil-alcanonas, 
-cal y como queda sustancialmente descrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de 24 hojas, escritas a máquina 
por una sola cara.
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