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El presente invento ee refiere a un procedimiento 
para preparar triazolil-aleanoles con actividad fungicida.

Ya se dió a conocer que tritil-imidazoles y tritil- 
1,2,4-triazoles, tales como trifenilimidazol y trifenil-1,2,4- 
-triazol, tienen una gran eficacia fungicida (compárese: Paten­
te norteamericana No. 3.321.366 y Patente publicada no examina- 
da de la República Federal Alemana No. 1.795.249). Su efecto 
sin embargo, particularmente en bajas cantidades y concentrado 
nes de aplicación, no siempre es del todo satisfactorio.

Se ha encontrado que los nuevos triazolil-aioanoles 
de la fórmula general

R^-CH(0H)-CH-R^

N'
(I)

N'
DN

en la que R^ es alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustituido^ 
2R es hidrógeno, alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustitui­

do, y además R** y R^, en el caso dado, pueden estar ciclizados 
para formar un anillo allf ático, y sus sales muestran fuertes 
propiedades fungicidas.

Además se ha encontrado que se obtienen los triazo- 
lil-alcanoles, respectivamente sus sales, si triazolil-alcano- 
nas de fórmula general:

, 1R ' - CO - CH - R'

N ( I I )

N-
N

en la que R^ y R^ se definen como anteriormente, se reducen con
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hidruroa complejos eventualmente en presencia de un disolvente ¡ 
polar.

Loa triazolil-aloanoles, obtenibles según el prooedi-j 
miento de la invención, cuyos compuestos corresponden a la fór-̂ !

- . ' j

muía (I), se trata de derivados del 1,2,4-triazol, en los cua­
les el radical azol puede estar enlazado en la posición 1 o en 
la posición 4. }

Sorprendentemente, las sustancias activas según el in 
vento muestran un efecto fungicida considerablemente superior

- f  '

a aquól de los compuestos, a saber, trifenillmidazol y trifenili 
-1,2,4-triazol, conocidos del estado de la tóonioa. Por consi-} 
guíente, las sustancias activas según el invento representan un' 
enriquecimiento de la tócnica.

Como sales de los compuestos de lá fórmula (I) entran} 
en consideración sales con ácidos fisiológicamente tolerables.
A Óstos pertenecen preferiblemente los ácidos halogenhídricos, j 
tales como por ejemplo, el ácido clorhídrico y el ácido bromhí-j 
drico, particularmente el ácido clorhídrico; ios ácidos fosfórjL} 
co, nítrico, oarborílico mono y bifunoionales e hidroxicarboxí-! 
lioos, tales como por ejemplo, los ácidos acático, malóioo, su¿¡ 
cínioo, fumárico, tartárico, cítrico, salicílico, sórbico, lác- 
tioo y 1,5-naftalenodisulfónico.

Para la reacción según la invenoión, cono diluyantes 
entran en consideración disolventes orgánicos polares. A ástoe 
pertenecen preferiblemente alcoholes, tales oomo metanol, eta- 
nol, butanol, isopropanol; y áteres, tales como áter dietílioo 
o tetrahidrofurano. La reacción es llevada a cabo generalmente 
a temperaturas ehtre 0 y 30°C, preferiblemente entre 0 y 20^0. 
Para la misma, por un mol del compuesto de la fórmula (II), se 
aplioa aproximadamente 1 mol de un hidruro complejo# tal como

-  2 -
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hidruro bórico de sodio o alanato de litio. Para el aislamiento, 
de los compuestos de la fórmula (I), se recoge el residuo en áoi¡ 
do clorhídrico diluido, subsiguientemente se ajusta a la reac­
ción alcalina y se extrae con un disolvente orgánico. La elabo­
ración ulterior procede en forma usual.

Las sustancias activas según el invento muestran un 
fuerte efecto fungí tóxico. No dañan las plantas cultivadas en 
las concentraciones necesarias para combatir hongos. Por éstas 
razones son apropiadas para el empleo como agentes protectores 
de plantas para combatir hongos. Los agentes fungitóxicos en ¡ 
la tarea de la protección de plantas son aplicados para combatir! 
arquimicetos, hifomicetos, aaoomicetos, basidiomicetoa y hongoa j 
imperfectos.

Las sustancias activas según el invento tienen un am­
plio espectro de acción y pueden ser aplicadas contra hongos pa­
rasitarios que atacan las partes de planta crecidas encima del 
suelo o que atacan las plantas desde el suelo, asi como contra 
agentes fitopatógenos transferibles por las semillas. Desarro­
llan una eficacia particularmente buena contra hongos parasita­
rios sobre partes de planta crecidas encima del suelo, tales co­
mo espócies de Eryelphe, espócies de Podosphaera y espóciea de 
Venturia, por ejemplo, contra agentes provocadores del añuble 
de manzanos (Podosphaera leucotricha), de la costra de manzanos 
(Fusicladium dendriticum) y del verdadero añuble 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 }
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manera que ee suministra la sustancia activa a las partes de plâ i 
ta crecidas encima del suelo, por via del suele, por vía de los 
plantones o por vía de las semillas. Como agentes protectores !
de plantas, las sustancias activas segóh el invento pueden ser 
empleadas para la desinfección de semillas y para el tratamiento 
de partes de planta crecidas encima del suelo.

Las sustancias segán 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 segán el invento pueden ser j 
elaboradas en las formulaciones usuales, tales como soluciones, ¡ 
emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados. Estas )

Jformulaciones son preparadas en forma conocida, por ejemplo, po: 
mezclamiento de las sustancias activas con diluyentes, vale de­
cir, disolventes líquidos, gases licuados puestos bajo presión 
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 
oomo diluyante, pueden emplearse por ejemplo, tambión disolven­
tes orgánicos como disolventes auxiliares. Como disolventes lí 
quldos entran en consideración esencialmente: Hidrocarburos ar& 
máticos, tales oomo xileno, tolueno, benceno o alquilnaftálenos!; 
hidrocarburos aromáticos clorados o hidrocarburos alifáticos clg) 
rados, tales como clorobencenos, cloroetllenos o cloruro de metjj 
leño; hidrocarburos alifáticos, tales como ciclohexano; parafl-j 
ñas, por ejemplo, fracciones de aceite mineral; alcoholes, tales] 
como butanol o glicol, asi como sus áteres y ásteres; cetonas, !

i
tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciolg¡
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hexanona; disolventes fuertemente polares, tales como dlmetilfo^- 
mamida 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 
ejemplo, gases impelentes de aerosoles, tales como hidrocarbu­
ros halogenados, por ejemplo, fréón; como vehíoulos sólidos en-i 
tran en consideración: minerales naturales molidos, tales como 
caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulgulta, montmo- 
rillonita y tierra de diatomeas, y minerales siñtóticos molidos, 
talas como ácido sllíoioo altamente disperso, óxido de aluminlí) 
y silicatos; entran en consideración como emulsivos y/o agentes 
espumantes: emulsivos no iónogenos y aniónioos, tales como óste* 
res de polioxietileno y ácidos grasos, áteres de polioxietileno 
y alcoholes grasos, por ejemplo, áter alquilarilpoliglicólico, 
sulfonatos alquílicos, sulfates alquílicós,sulfonatos arílicos, 
así como hldrolizados de albómlna, y como agentes dispersantes: 
por ejemplo, lignina, lejías de desecho de sulfito ymétilcelu- 
losa.

Las sustancias activas ségán el invento pueden estar ¡ 
presentes en las formulaciones en mezola con otras sustancias 
activas conocidas, tales como fúngíoidas, insecticidas, acaric^ 
das, nematocidas, herbicidas, sustancias protectoras contra da­
ños causados por aves y pájaros, agentas reguladores del creci­
miento de plantas, sustancias nutritivas de plantas y agentes 
mejoradorés de la estruotura del suelo.

Las formulaciones contienen generalmente entre 0,1 y 
95 %, preferiblemente entre 0,5 y 90 % en peso de sustancia ac-

itiva.
Las sustancias activas pueden ser aplicadas oomo ta­

les, en forma de sus formulaciones y de las formas de aplioació:
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preparadas de las últimas por dilución ulterior, tales como so­
luciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados 
en estado listo para el uso. La aplicación es efectuada en fot
ma usual, por ejemplo, por riego, rociada, pulverización, espolj

i
voreo, desinfección en seco, en húmedo, en mojado o en pasta ! 
fangosa o por incrustación. j

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

entre 0,05 y 0,0001 % en peso.
En el tratamiento de semillas, generalmente se nece­

sitan cantidades de sustancia activa de 0,001 a 50 g/kg de semi 
Has, preferiblemente de 0,01 a 10 g/lcg.

Para el tratamiento del suelo son necesarias cantida- ¡ 
des de sustancia activa de 1 a 1000 g, preferiblemente de 10 a 
200 g/m^ de tierra.

Las sustancias aotivas 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 
los siguientes ejemplos.
Ejemplo A Ensayo con Podosphaera / efecto sistemático
Disolvente : 4,7 partes en peso de acetona
Ag. dispersante: 0,3 partes en peso de éter alquilaril-poligli

cólico
Agua : 95 partes en peso.

Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria 
para la deseada concentración de la sustancia activa en el li­
quido de riego, 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.

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
bre 100 cm3 de tierra. Las plantas así tratadas, despuós del 
tratamiento, son inoouladas con conidias de Podosphaera leuco- 
tricha, 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 días de la incubación, se determina el ataque en 
los manzanitoe en % da aquól en las plantas testigos no trata- j 
das, pero tambión inoculadas. !

0 % significa ningán ataque, 100 % significa un ata- < 
que exactamente igual a aquól en las plantas testigos inocula- j 
das. ,

Las sustancias activas, sus concentraciones y los re­
sultados surgen de la siguiente tabla:

T A B L A  A
Ensayo con Podosphaera / efecto sistemático

-  7 -

Sustancia activa
Ataque en % de aquól en las 
plantas testigos no tratadas a 
una concentración da la sustaa 
cia activa de 25 ppm

t ? 100

(conocido)
-
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TABLA A (Continuación)

Ejemplo B !
Ensayo con Podosphaera (aHublo de manzanos)/efecto protectlvo ! 
Disolvente: 4.7 partes en peso de acetona j
Emulslvo : 0,3 partes en peso de óter alquilaril-poliglicólico; 
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 di!**!
luye el concentrado con la cantidad indioada de agua que contie-i 
ne el aditivo mencionado.

La preparación es rociada sobre manzanos jóvenes naci­
dos de semillas en su estado de desarrollo de 4 a 6 hojas, 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 espolvoreo 
con conidias del agente provocador del aHublo de manzanos (Podos 
phaera leucotrlcha) y colocadas en un invernáculo con una tempe­
ratura de 21-23**C y una humedad relativa de aire de aproximada- ' 
tente 70 %.

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

Las sustancias activas, sus concentraciones y los re­
sultados surgen de la siguiente tabla:

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

Sustancia activa
Ataque en % de aquól en las 
plantas testigos no tratadas a 
una concentración de la sustan 
cia activa de 0,00125 %

q X p
rtl

85

(conocido)

OH
31

C1

Ejemplo C
Ensayo con Erysihe / efeoto protectivo 
Disolvente: 4,7 partes en peso de acetona
Rnulsivo : 0,3 partes en peso de áter alqullaril-poliglicíliot
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Agua : 95 partea en peso.
Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria 

para la deseada concentración de la sustancia activa en el lí­
quido de rociada oon la cantidad indicada del disolvente y se 
diluye el concentrado con la cantidad indicada de agua que con­
tiene el aditivo mencionado.

Esta preparación es rociada sobre plantas jóvenes de 
pepino en el estado de desarrollo de unas tres hojas hasta su 
mojadura al grado de formación de gotas. Para secarse, las plan 
tas de pepino permanecen por 24 horas en el invernáculo. Enton­
ces, para su inoculación, se espolvorean conidias del hongo Ery- 
siphe ciohoraoearum. 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 planj 
tas de pepino en % de aquál en las plantas testigos no tratadas,j 
pero tambián inoculadas. j

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

Las sustancias aotivas, sus concentraciones y los re­
sultados surgen de la siguiente tabla:

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

Sustancia activa
Ataque en % de aquál en las plan 
tas testigos no tratadas a una * 
concentración de la sustancia 
activa de 0,00062 %

i ?
63

L  ¡)
(conocido)
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TABLA C (Continuación)

Sustancia activa
Ataque en % de aquól en las 
plantas testigos no tratadas a 
una concentración de la sustagL 
cia activa de 0,00062 %

OH
-CH-CHg-N^l

C1

50

E1*MüT)ln H
Ensayo con Fusicladium (costra de manzanoVafecto protectivo '
Disolvente: 4,7 partes en peso de acetona
Emuleivo : 0,3 partes en peso de óter alquilaril-poliglicdiico. 
Agua : 95 partes en peso. =

Se mezcla la cantidad de sustancia activa necesaria }
para la deseada concentración de la sustanoia activa en el li- i}
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. '

¡

Con esta preparación se hace la rociada sobre manza- i
¡

nos jóvenes nacidos de semillas en su estado de desarrollo de 4 
a 6 hojas hasta su mojadura. Las plantas permanecen en el in­
vernáculo por 24 horas a 20°C y una humedad relativa de aire de 
70 %. Subsiguientemente son inoculadas con una suspensión acuo 
sa de conidias del agente provocador de la costra de manzanos 
(Fusicladium dendriticum) y son sometidas a la incubación duran 
te 18 horas en una cámara hómeda a 18-20°C y 100 % de humedad 
relativa del aire. Entonces las plantas son oolocadas nueva- ¡ 

mente en el invernáculo por 14 días. t
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A los 15 días de la inoculación, se determina el ata-j 
que en los manzanitos en % de aquél en las plantas testigos no ¡ 
tratadas, paro también inoculadas, significando 0 % ningén ata- j 
que y 100 % un ataque igual a aquél en las plantas testigos. ¡ 

Las sustancias activas, sus concentraciones y los re-¡ 
sultados surgen de la siguiente tabla:

T A B L A  D
Ensayo con Fusicladium / efecto protectivo

Sustancia activa
Ataqué en % de aquél en las pies 
tas testigos no tratadas a una *" 
concentración de la sustancia a& 
tiva de 0,0025 %

V

ó

76

(oonocido)

OH , . 
-CH-CHg^l

C1

57

C l - ^ * ^  -CH-CH-CH^ 
OH i

67
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Ejemplo 1

Se disuelven 25,6 g (0,1 mol) de 1,2,4-triazolil- 
-(1)_/-2,4-dicloroacetofenona en 610 mi de metanol y se mezcla 
la solución bajo agitación a 5-10°C oon 6,3 g (0,15 moles) de hi 
druro bórico de sodio agregados en porciones. Subsiguientemente 
se agita durante una hora a la temperatura ambiente y se calien-i 
ta durante una hora a la temperatura de ebullioión. Después de 
la eliminación del disolvente por destilación, se mezcla el re­
siduo con 250 mi de agua y 50 mi de ácido clorhídrico oóncentra-

!do y se lo calienta durante 15 minutos a la temperatura de ebu- ' 
Ilición. Despuós de alcalinizarse la mezcla de reacción con le-i 
jía de sosa cáustica, el producto sólido de reacción puede ser ¡ 
aislado por filtración. Se lo recristaliza en acetonitrilo acug 
so. Se obtienen 12 g (42 % de la teoría) de 1-i¿f 1,2,4-triazolil 
-(1 )_7-2-(2',4'-diclorofenil)-etan-2-ol del punto de fusión de 
87^0^ ¡

Análogamente al ejemplo precedente, se obtienen los ! 
siguientes compuestos, citados a título de ejemplo, de la fórmu­
la general:

25
Rl-CH(0H)-CH-R2

t
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Ejemplo
No. Rl R^ P.f. °C

2 " 3 113-116

3 123—128

4 144-152

5
/— \

192-195

6 H 182

7 H 220

Descrita suficientemente la naturaleza del invento, 
así como la manera de realizarse 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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1&.- Procedimiento para preparar triazolil-alcanolea, 
de fórmula general

R**-CH(0H) - CH - R^
(I), - L

]:^Db. N

en la que R^ es alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustituido,
-oR es hidrógeno, alquilo, cicloalquilo, arilo y arilo sustituí- t

-1 2 * * * " - - do, y R y R pueden estar ciclizados para formar eventualmente j
un anillo alifático, y sus sales; caracterizado porque triazolilf
-alcanonas de fórmula '

- )
R^-CO-CH-R^

Â
 N ¡

¡

en la que R' y R se definen como anteriormente, se reducen oon ¡ 
hidruros complejos, eventualmente en presencia de un disolvente '

ó- ' - ' i
polar, a temperaturas entre 0 y 30 C, con preferencia entre 0
y 20°C. t

2*.- Procedimiento para preparar triazolil-alcanolea y 
tal y como queda sustancialmente descrito en la presente Memorial 

Esta Memoria consta de i5 hojas, escritas a máquina 
por una sola cara.
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