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La presente invención se re fiere  a una composi­

ción fungicida que.comprende como ingrediente activo un com 

puesto de N-benzoilantranilato de fórmula:

COCH^R [ 1]

NHCO

donde X es un átomo de hidrógeno o 3-halógeno (por ejemplo 

flú o r, cloro, bromo, yodo) o un grupo 3-metoxi, 4-metoxi,

2 .4-  dimetoxi, 3,4-dimetoxi, 3-ha lo -4-metoxi (por ejemplo 

3-c lo ro -4-metoxi, 3-flu o ro -4-metoxi), 3,4-metilendioxi ó

3 .5- dimetoxi, y R es un átomo & hidrógeno o un grupo alcohi 

lo  C-j-Cy, cicloalcohilo C^-Cg, alquenilo Og-O^, haloalcohi- 

lo  C^-C^ (por ejemplo clorometilo), alcoxi C^-C^-alcohilo 

C^-C^, o N,N-dialcohilo C^-C2-aminoalcohilo C^-C^, y un ve­

hículo inerte, y a su preparación y uso como fungicida.

Algunos de los compuestos de N-benzoilantranilato 

( I )  son conocidos por s í mismos (vease J. Am. Chem. Soc. 62 

3136 (1940); J. Chem. Soc., 2471 (1954); J. Chem. Soc.,

4420 (1956); Bu ll. Soc. Chim. France, 337 (1960)). Sin em­

bargo, nunca se ha intentado estudiar la  actividad fungici­

da de los compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  contra un 

hongo fitopatógeno.

Se ha hallado ahora que los compuestos de N-ben- 

zoilantranilato ( I )  tienen efectos prominentes sobre una ga 

ma tan amplia de hongos como HLricnlaria oryzae, Alternaría 

kikuchiana, Alternaría malí, Ventaría inaeoualis, Diaporthe 

c i t r i , Botrytis cinérea, Glomerella cingulate, Sclerotinia 

cinérea y Phytophthora infestans. Son especialmente efica­

ces para controlar la s  enfermedades de mildiú pulverulento
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-  en cosechas agrícolas y hortícolas, tales como cereales, co 

sechas frutales, vegetales y plantas ornamentales, que es­

tán causadas por hongos fitopatágenos, tales como Podosphae 

ra leucotricha, Phyllactinia pyri, Phyllactinia kakicola, 

Uncinula necator, Sphaerotheca fu lig in ea , Erysiphe cichora-  

cearum, Sphaerotheca pannosa, Sphaerotheca humuli, Erysiphe 

graminis f . sp. hordei y Erysiphe graminis f .  sp. t r i t i c i . 

Recientemente se ha observado en los campos e l brote de pa­

tógenos de plantas resistentes a los fungicidas, convirtien 

dose en un serio problema práctico en la  protección de cose 

chas por aplicación de fungicidas. Se halló que los compues 

tos de N-benzoilantranilato ( I )  presentan fuerte toxicidad 

fungicida, contra esos patógenos resistentes a los fungici­

das. Por ejemplo, tienen la  misma actividad tóxica fungici­

da sobre la  cepa resistente a l Benomyl de Sphaerotheca fu l i  

. ginea y Erysiphe cichoracearum (Ann. Rev. Phytopathology, 

14, 405 (1976)) que sobre las respectivas cepas salvajes 

(cepas susceptibles). Por tanto, se puede esperar que los  

compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  ejerzan un prominen­

te efecto de represión sobre enfermedades de plantas en los 

campos donde ya han brotado patógenos resistentes a los fun 

gicidas. Ventajosamente, tienen una toxicidad extremadamen­

te baja, y tienen pocas acciones perjudiciales sobre mamífe 

ros y peces.

Los compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  de la  

presente invención están relacionados estructuralmente con 

algunos de los compuestos expuestos en la  b ib liogra fía  (J. 

Med. Chem., 1J[, 369 (1968)), pero su eficacia para reprimir 

las  enfermedades de mildiú pulverulento es superior a la  de 

estos últimos compuestos, y los compuestos de N-benzoilan-
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tranilato ( I )  son todavía eficaces por aplicación a dosis 

menores.

Un objeto principal de la  presente invención es 

proporcionar composiciones fungicidas que contienen tales  

compuestos de N-benzoilantranilato (1 ), que son útiles como 

fungicidas, Otro objeto de esta invención es proporcionar 

nuevos compuestos da N-benzoilantranilato ( I ' ) ,  de la  fórmu 

la  que se muestra a continuación, que son un ingrediente ac 

tivo de dichas composiciones fungicidas. Otro objeto más de 

esta invención es proporcionar un procedimiento para produ­

cir tales compuestos de N-benzoilantranilato ( ! ' ) .  Estos y 

otros objetos y ventajas de la  invención serán evidentes 

por las descripciones anterior y subsiguiente.

O

COCH^R 

NHCO

E l ']

donde X' es un átomo de hidrógeno o de 3-halógeno (por ejem 

pío flúo r, cloro, bromo, yodo), o un grupo 4-metoxi, 2, 4-d i  

matoxi, 3 ,4-dimetoxi, 3,4-metilendioxi ó 3t5-dimetoxi, y R' 

es un alcohilo Cg-Cy, cicloalcohilo Cy-Cg, alquenilo Cg-C^, 

haloalcohilo C^-C^ (por ejemplo clorometilo) o N,N-dialcohi 

lo  C^-Cg-aminoalcohilo C^-C^.

Los compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  se pue 

den preparar haciendo reaccionar un antranilato de fórmula: 

0

COCHgR

NH.

[ I I ]
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donde R es según se ha definido antes, con un cloruro de 

benzoílo de fórmula:

o *

coca

x
E n n

donde X es ^égún se ha definido antes.

reacción se efectúa usualmente agitando una 

mezcla del compuesto de antranilato ( I I )  de partida con 

una cantidad equivalente, o en exceso molar, del cloruro 

de benzoílo ( I I I ) ,  a temperatura ambiente (0- 35-C ), en pre 

sencia o ausencia de un disolvente inerte (por ejemplo ben 

ceno, tolueno, xileno, tetrahidrofurano, dioxano, cloroben 

ceno, cloroformo, tetracloruro de carbono, nitrobenceno, 

agua, metanol, etanol, m etil-isobutil-cetona, acetona, di­

cloruro de metileno, dicloroetano). Cuando se desee, la  

reacción se puede efectuar con calentamiento (hasta a re­

f lu jo )  y/o en presencia de un agente de deshidrocloración 

(por ejemplo piridina, trietilam ina, quinoleína, N,N-dime- 

t ilan ilin a , N ,N -dietilanilina, N-metilmorfolina, metilato 

sódico, etilato  sódico, hidróxido sódico, amida sódica), de 

manera que se consiga la  producción deí compuesto buscado, 

suavemente. El compuesto de N-benzoilantranilato ( I )  así 

producido se puede purificar, s i es necesario, por un meto 

do usual por sí mismo, ta l como recristalización destila­

ción y/o cromatografía en columna.

Los compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  prefe 

r ib le s  como ingrediente activo de la  composición fungicida 

de la presente invención son aquellos que tienen 'la  fórmu­

la  general ( I ) ,  donde X es un átomo de hidrógeno, 3 -fluor, 

3-c loro , 3-bromo ó 3-yodo, o un grupo 3-metoxi, 4-motoxi,

(
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- 2 ,4-dimetoxi, 3,4-dimetoxi, 3-fluoro-4-metoxi, 3-cloro-4-ma 

toxi, 3,4-metilendioxi ó 3,5-dimetoxi, y R es un átomo de 

hidrógeno o un grupo alcohilo C^-Cy, ciclopropilo, v in ilo , 

2-m etilvinilo, clorómetilo, metoximetilo o N,N-dimetilamino 

metilo; y los compuestos de N-benzoilantranilato ( I )  más 

preferib les pon aquellos que tienen la  fórmula general ( I ) ,  

donde X es un átomo de hidrógeno y R es un átomo de hidróge 

no ô un grupo metilo o v in ilo ; aquellos que tienen la  fórmu 

la  general ( I ) ,  donde X es un átomo de 3-yodo y R es un gru 

po metilo, e t ilo , n-propilo, v in ilo , clorometilo o N,N-dime 

tilaminometilo; aquellos que tienen la  fórmula general ( I ) ,  

donde X es un grupo 4-metoxi y R es un grupo e t ilo , i-propi 

lo  o v in ilo ; aquellos que tienen la  fórmula general ( I ) ,

donde X es un grupo 3,4-dimetoxi y R es un átomo de hidróge
]

no o un grupo metilo, e t ilo , n-propilo, i-p rop ilo , v in ilo , 

metoximetilo o N,N-dimetilaminometilo; y aquellos que t ie ­

nen la  fórmula general ( I ) ,  donde X es un grupo 3,4-metilen 

dioxi y R es un átomo de hidrógeno o un grupo metilo, e t i­

lo , n-propilo o metoximetilo.

En aplicaciones reales como fungicidas, los com­

puestos de N-benzoilantranilato ( I )  se pueden usar solos, 

sin incorporación de cualquier otro ingrediente ta l como ve 

hículos y diluyentes, o, para más fá c i l  aplicación, en mez­

clas con vehículos o diluyentes sólidos, ta les como talco, 

a rc i l la  y similares, o con vehículos o diluyentes líquidos, 

tales como disolventes orgánicos y similares. Las composicio 

nes fungicidas se pueden formular en cualquiera de las fo r ­

mas ordinariamente adoptadas, ta les como, por ejemplo, pol­

vos finos, polvos humectables, pulverizaciones de aceite, 

aerosoles, tabletas, concentrados emulsificables y gránulos.
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Las preparaciones anteriores contienen generalmen 

t e '1,0 a 95,0% en peso, preferiblemente 2,0 a 80,0% en pe­

so, del ingrediente activo (incluyendo otros ingredientes 

mezclados). Una cantidad adecuada de las  preparaciones ap li 

cadas es generalmente 10 g a 1.000 g/10 áreas, y la  concen­

tración de la s  preparaciones aplicadas está preferiblemente 

comprendida entre 0,01.y 0,5% en peso. Sin embargo, dado 

que la  cantidad y concentración dependen de las  formas de 

preparación, tiempos de aplicación, métodos de aplicación, 

puntos de aplicación, enfermedades y cosechas, se pueden 

aumentar o disminuir apropiadamente, con independencia de 

los intervalos antes mencionados.

Además, los compuestos de N-benzoilantranilato

( I )  se pueden usar en mezcla con otros fungicidas tales co
!

mo, por ejemplo, N -(3 ,5-diclorofenil)-1 ,3-dim etilciclopropa  

no-1,2-dicarboximida, S -n -butil-S '-p -t$ rc-butilbencil-N -3 - 

-piridilditiocarbonim idato, 0 ,0-dim etil-0-2,6-dicloro-4-me- 

t ilfen ilfo s fo ro tioa to , 1-(bu tilcarbam oil)-2-bencimidazolcar 

bamato de metilo, N -triclorom etiltio-4-ciclohexeno-1,2-di- 

carboximida, c is -N -(1,1,2,2-te tra c lo ro e t ilt io )-4-ciclohexe- 

no-1,2-dicarboximida, Polyoxin, estreptomicina, e tilen -b is -  

(ditiocarbamato) de cinc, dimetiltiocarbamato de cinc, 

etilen-bis(ditiocarbamato) de manganeso, disulfuro de b is -  

(dimetiltiocarbamoílo), tetrac loro iso fta lon itrilo , 8-h idro- 

xiquinolina, acetato de dodecilguanidina, 5,6-d ih idro -2-me- 

t i l - 1,4-oxaziin -3-carboxanilida, N '-d iclorofluorom etiltio- 

-N,N-dim etil-N ' -fenilsulfam ida, 1 - (4-clorof enoxi)-3 ,3-dime- 

t i l - 1- ( 1,2, 4-t r ia z o l-1- i l ) - 2-butanona, 1,2- b i s (3-metoxicar- 

bon il-2-tioureido)-benceno, y similares; y los compuestos 

de N-benzoilantranilato ( I )  también se pueden usar en mez-



p-

1

5

10

15

20

25

30

10018

-  cía con insecticidas tales como, por ejemplo, 0,0-d im etil- 

-0 -(4 -n itro -m -to lil)-fo sfo ro tioato , 0-p -c iano fen il-0,0-d i -  

m etilfosforotioato, O -p-cianofenil-O -etilfenilfosfonotioa- 

to, 0 ,0-dimetil-S-(N-metilcarbamoil-m3til)-fo s fo rod it io a to , 

2-metoxi-4H-1,3,2-benzodioxafosforin-2-sulfuro, 0,0-dime- 

t i i - S ' - ( 1-etoxicarbonil-1-fen ilm etil)-fosfo rod itioato , - 

c^yCiano-3-fenoxibencil-2-(4-clorofenil)-isovalerato, 3-fe 

noxibencil-2,2-dim etil-3-\(2,2-diclorovinil)-ciclopropano- 

carboxilato, crisantemato de 3-fenoxibencilo, y similares; 

y en ningún caso se disminuyen los efectos de represión de 

los productos químicos individuales. Por tanto, es posible 

la  represión simultánea de dos o más hongos e insectos da­

ñinos. Además, se pueden usar en mezcla con productos quí

micos agrícolas tales como nematocidas y acaricidas, y con
!

abonos.
* i

Algunas realizaciones prácticas y actualmente 

preferidas de la  presente invención se muestran ilu s tra t i­

vamente en los ejemplos siguientes, donde las partes y % 

son en peso.

Ejemplo 1

Preparación de los compuestos de N-benzoilantra- 

nilato ( I ) :

Un décimo de mol de un antranilato de fórmula 

( I I )  y 0,11 moles de trietilam ina se disolvieron en 200 mi 

de benceno, y se le  añadieron 0,1 moles de cloruro de ben- 

zoílo de fórmula ( I I I ) ,  gota a gota, lentamente, a tempera 

tura ambiente, con agitación. Una vez acabada la  adición, 

la  mezcla se calentó a re flu jo  durante 2 horas. La mezcla 

de reacción se f i l t r ó ,  y e l filtrado  se concentró bajo pre 

sion reducida. El residuo obtenido se recrista lizó  con eta
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1 -n o l, obteniendo los compuestos de N-benzoilantranilato bu 

cados, do fórmula ( I ) ,  con gran rendimiento.

Segón el método anterior se prepararon los com­

puestos de N-benzoilantranilato ( I )  que se muestran en la  

tabla 1.
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'' Cale. (%)

Compuesto ns X R Constante fís ic a C H N

1 H H pf 101 - 102 se 70,53 5,13 5,4!;

2 3-F pf 104 - 105,5SC 65,93 4,43 5,1:

3--- * 3-C1 n Pf 98 - 993C 62,19 4,18 4,8J

4 :'** 3-Br ' !! pf 90 - 91 se 53,91 3,62 4,H

5 * ;  ' 3-1 !! pf 86 - 87 se 47,27 3,17 3,61

* 6 - ' ' 3-CH^O !! pf 86 - 87 se 67,36 5,30 4,91

? ' . 4-CH^O U pf 113,5 - 114,5SC 67,36 . 5,30 4,91

8 '  ' 2,4-(CH^0)2 !! pf 98 - 993C 64,75 5,43 4,4^

9. ' - 3,4-(CH^0)g U pf 109 - lioso 64,75 5,43 4,4^

10----- 3-F, 4-CH^O !< pf 157 - 158SC 62,23 4,18 4,8^

11 3-C1, 4-CH^O « pf 134 - 135SC 60,11 4,41 4,3í

12 3,4-OCHgO- t, pf 164 - 165SC 64,21 4,38 4,6Í

13 H -CH^ # 1 0 3 - 1043C 71,36 5,61 5,2C

14 3-1 n pf 116,5 - 117,5SC 48,63 3,57 3,5-4

15 4-CĤ O H pf 117 - 1183C 68,22 5,72 4,6Í

16 2,4r(CH^0)g n Pf 91 ** ,92sc. 65,64 5,81 4,25

17 3,4-¡CH^o)g t! pf 110 - 111 ec ¡65,64 5,81 4,25

18 3,4-OCHgO- « pf 108 - 109 se 65,17 4,83 4,47

19 H -CĤ CĤ

-3-
COP4 - 85 se 72,07 6,05 4,94

20 3-1 t! pf 95,5 - 97 se 49,90 3,94 3,42



Hoja ndm. 9

0

COCH^R

Análisis elenental

Cale. (%) ^ Hallado (%)

c H N Halógeno C H N Halógeno

70,53 5,13 5,49 - 70,47 5,02 5,61 -

65,93 4,43 5,13 - 65,91 4,43 5,04 -

62,19 4,18 4,83 12,24 (c i 62,18 4,17 4,80 12,43 (C l)

53,91 3,62 4,19 23,91 (Br) 53,89 3,52 4,18 24,00 (Br)

47,27 3,17 3,67 33,29 (1 ) 47,16 3,07 3,71 33,11 (1)

67,36 5,30 4,91 - 67,42 5,34 4,85 -

67,36 . 5,30 4,91 - 67,39 5,35 4,89 -

64,75 5,43 4,44 - 64,64 5,50 4,35 -

64,75 5,43 4,44 - 64,80 5,52 4,27 -

62,23 4,18 4,84 - 62,35 4,07 4,67 -

60,11 4,41 4,38 1 1 , 0 9  (c i ) 59,86 4,25 4,23 11,25 (C l)

64,21 4,38 4,68 - 64,25 4,43 4,64 -

71,36 5,61 5,20 - 71,32 5,64 4,07 -

48,63 3,57 3,54 32,11 (1) 48,59 3,54 3,71 31,95 (1)

68,22 5,72 4,68 - 68,01 5,73 4,70 -

65,64 5,81 4,25 - 65,55 5,82 4,31 -

¡65,64 5,81 4,25 - 65,68 5,93 4,20 -

65,17 4,83 4,47 - 64,99 4,78 4,53 -

72,07 6,05 4,94 - 72,.28 6,01 4,80 -

49,90 3,94 3,42 31,01 ( i ) 49,71 3,83 3,27 31,22 (1 )
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(continuación)
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Compuesto n9 x - R Constante f ís ic a
Cale. (%)

C H N

21 4-CH^O -CHgCH^ pf 76 - 778C 69,00 6,11 4,47

22 3,4-(CH^O)2 )! pf 89 - 909C 66,46 6,16 4,08

23 3,4-0CH2Ü- !! Pf 101 102BC 66,05 5,23 %,28

24 3-1 -CHgCHgCH^ Pf 85 - 86 BC 51,08 4,29 3,31

.25 2,4-(CH^0)2 n pf 55 - 56SC 67,21 6,49 3,92

26 . 3,4-(CH^0)2 H Pf 91 - 923C 67,21 6,49 3,92

27 3,4-0CH20- !! Pf 92 - 93SC 66,85 5,61 4,10

23 3,5-(CH^O)2 H Pf 89 - 90sc 67,21 6,49 3,92

29...... 4-CH^O -CH(CH^)2 Pf 76 - 77^0 69,71 6,47 4,28

30 3,4-(CH^0)2 i! Pf 8 7 ,5 - 899C 67,21 6,49 3,92

31 3-1 - ( C H p ^ Pf 57 - 58,590 52,19 4,61 3,20

32 3,4-(CH^0)2 )! Pf 7 5 ,5 - 76,59C 67,91 6,78 3,77

33 3,4-0CH20- H Pf 9 4 ,5 - 95,59C 67,59 5,96 3,94

34 3,4-(CH^0)2 -C(CH^)^ Pf 120 - 121 se 67,91 6,78 3,77

35 3-1 Pf 60 - .61,590 53,23 4,91 3,10

36 3,4-(CH^0)2 t t Pf 90 - 91 9C 68,55 7,06 3,63

37 3,4-0CH20- !! pf 61 - 629C 68,23 6,28 3,79

38 3,4-(CH^0)2 ^ 5
-C H fO H g)^ .

25
ib '5 1,5761

)

69,71 7,56 3,39



Hoja núa 10

(continuación)

Análisis elemental

Cale. (%) Hallado (%)

C H N Halógeno C H N Halógeno

69,00 6,11 4,47 - 68,82 6,03 4,36 -

66,46 6,16 4,08 - 66,41 6,14 3,99 -

66,05 5,23 4,28 - 65,89 5,27 4,11 -

51,08 4,29 3,31 29,98 (1) 51,05 4,17 3,36 30,13 (1)

67,21 6,49 3,92 - 67,00 6,30 4,18 -

67,21 6,49 3,92 - 67,18 6,45 4,09 -

66,85 5,61 4,10 - 66,69 5,71 4,33 -

67,21 6,49 3,92 - 67,03 6,54 3,98 -

69,71 6,47 4,28 - 69,65 6,45 4,30 -

67,21 6,49 3,92 - 67,23 6,46 4,00 -

c 52,19 4,61 3,20 29,02 (1 ) 52,03 4,50 3,04 29,31 (1)

c 67,91 6,78 3,77 - 67,87 6,82 3,80 -

c 67,59 5,96 3,94 - 67,58 6,00 3,85 -

67,91 6,78 3,77 - 67,87 6,79 3,71 -

c 53,23 4,91 3,10 28,12 (1 ) 53,20 4,68 - '3,05 28,33 (1)

68,55 7,06 3,63 - 68,64 7,07 3,63 -

68,28 6,28 3,79 - 68,35 6,25 3,82 -

69,71 7,56 3,39 - 69,58 7,72 3,21 -
¡
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TABLA 1
(continuación)

Compuesto nS X R Constan! e f ís ic a
Cale. (%)

c H ' N

39 3-1 — <t pf 136 -1373C 51,33 3,83 3,33

40 :.., H -CH=C&2 pf 65,5 -  66,59C 72,58 5,37 4,98

41' * ' 3-1 !< Pf 70 -  71,53C 50,14 3,47 3,44

42 '.. ' 4-CH^O !! pf 91 -  92SC 69,45 5,50 4,50

43* 3,4-(CH^0)g n pf 100 -  101 se 66,85 5,61 4,10

44... - 3,4-OCHgO- !! Pf 115,5 -  116,530 66,46 4,65 4,31

4 5 .., 3-1 -CH = CH-CH^ Pf 79 . -  81 se 51,33 3,83 3,33

4 6 :' 3,4-OCHgO- H Pf 94 -  952c 67,25 5,05 4,13

47* 3-1 -CHgCl Pf 103,5 -  1053C 44,73 3,05 3,26

48 H -CHgOCH^ pf 105 -1063C 68,22 5,72 4,68

49 3,4-(CH^0)2 n Pf 96,5 -  97,5SC 63,50 5,89 3,90

50 3 , 4 - 0 ^ - !! pf 102 -  1043C 62,97 4,99 4,08

51 3-1 -CH^NÍCH^)^ Pf 65 -  669C 49,33 4,37 6,39

52 3,4-(CH^0)2 !! pf 96 -  972c 64,50 6,50 7,52



Hoja mía. 11

TABLA 1

(continuación)

oa

Análisis elemental

- Cale. (%) ' Hallado (%)

C H ' N Halógeno C H N Halógeno

V 51,33 3,83 3,33 30,13 (1) 51,37 3,83 3,40 30,25 (1)
5̂ C 72,58 5,37 4,98 - 72,58 5,24 4,94 -

5 se 50,14 3,47 3,44 31,16 (1 ) 49,95 . 3,29 3,46 31,30 (1)
1 69,45 5,50 4,50 - 69,61 5,45 4,58 -

5SC

66,85 5,61 4,10 - 67,13 5,54 4,38 -

66,46 4,65 4,31 - 66,35 4,61 4,43 -

3 51,33 3,83 3,33 30,13 (1) 51,08 3,61 3,26 30,42 (1 )

2C 67,25 5,05 4,13 - 67,03 4,95 3,92 -

44,73 3,05 3,26 29,54 (1) 
8,25 (01) 44,59 2,98 3,34 29,65 (1 ) 

8,37 (C l)
T 68,22 5,72 4,68 - 68,25 5,81 4,77 -

35C 63,50 5,89 3,90 - 63,75 5,85 4,19 -
1 . 62,97 4,99 4,08 - 63,12 5,20 3,95 -

49,33 4,37 6,39 28,96 ( i ) 49,35 4,21 6,52 28,77 (1)
1 64,50 6,50 7,52 - 64,44 6,43 7,30 -
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_Ejemplo 2

Formulación de composiciones:

a ) Polvo fino

2 partes del compuesto (14) y 98 partes de arc i­

l l a  se pulverizaron a fondo y se mezclaron entre e llo s , ob­

teniendo un polvo fino que contenía 2% del ingrediente acti 

vo., En la  aplicación, e l polvo fino se espolvoreó como ta l.

í b ) Polvo

3 partes del compuesto (27) y 97 partes de talco  

so pulverizaron a fondo y se mezclaron entre e llo s , obte­

niendo un polvo fino que contenía 3% del ingrediente acti­

vo. En la  aplicación, e l polvo fino se espolvoreó como ta l.

c) Polvo humectable

50 partes del compuesto (1 ), 5 partes de un agen­

te humectante del tipo de alcohilbencenosulfonato, y 45 par 

tes de tie rra  de diatomeas, se pulverizaron a fondo y se 

mezclaron entre e llo s , obteniendo un polvo humectable que 

contenía 50% del ingrediente activo. En la  aplicación, e l  

polvo humectable se diluyó con agua, y la  solución resultan 

te se pulverizó.

d) Polvo humectable

80 partes del compuesto (17), 8 partes de un agen 

te humectante del tipo de alcohilbencenosulfonato, y 12 par 

tes de tie rra  de diatomeas, se pulverizaron a fondo y se 

mezclaron entre e llo s , obteniendo un polvo humectable que 

contenía 80% del ingrediente activo. En la  aplicación, e l  

polvo humectable se diluyo con agua, y la  solución resultan 

te se pulverizó.

e) Concentrado emulsificable

10 partos del compuesto (49)) 40 partes de su lfo -
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-x ido  de dimetilo, 40 partes de xileno y 10 partes de un 

emulgente del tipo de éter de polioxietilendodecilfenol, se 

mezclaron entre e llo s , obteniendo un concentrado emulsifica 

ble que contenía 10% del ingrediente activo. En la  aplica­

ción, e l concentrado emulsificable se diluyó con agua, y la  

emulsión resultante se pulverizó. 

f ) Granulos

5 partes del compuesto (43), 93)5 partes de arc i­

l l a  y 1,5 partes de un adhesivo del tipo de poli(alcohol vi 

n ílic o ),  se pulverizaron a fondo y se mezclaron entre e llos, 

se amasaron con agua y luego se granularon y secaron, obte­

niendo unos granulos que contenían 5% del ingrediente acti­

vo.

Los siguientes ejemplos muestran algunos datos de 

ensayo típicos en soporte de la  excelente actividad de los  

compuestos de N-benzoilantranilato ( I ) .  En estos ejemplos, 

lo s  números de los compuestos corresponden a  los de la  ta­

b la  1.

Ejemplo 3

Ensayo de actividad protectora sobre e l mildiú 

pulverulento del pepino ( Sphaerotheca fu lig inea ) 

Cuando se cultivó pepino (var.: Sagami-hanjiro) 

hasta la  etapa de primera hoja verdadera, en un tiesto de 9 

cm de diámetro, se cortaron las hojas verdaderas y se pulve 

rizó  sobre e l cotiledón una solución acuosa de cada concen­

trado emulsificable, en cantidad de 10 mi por tiesto. Tras 

1 día se inoculó e l  pepino por pulverización de una suspen­

sión de esporas de Sphaerotheca fu lig in ea . Tras otros 14 

días se observó e l estado de infección. La severidad de la  

enfermedad se calculó por e l siguiente método: las hojas
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10

15

examinadas se midieron para determinar e l tanto por ciento 

de área infestada, y se clasificaron en los correspondien­

tes índices de enfermedad, 0, 1, 2, 3, 4, 5; se sumaron las  

hojas que pertenecían a los mismos índices de enfermedad; y 

la  severidad de la  enfermedad se calculó según la ecuación 

siguiente: .

Estado de infecciónIndice de 
enfermedad

0

1

2
3

4

5

Severidad 
de la

enfermedad

Ninguna colonia sobre la  superficie de la  hoja

Colonia menor del 10% sobre la  superficie de la  
hoja

Id. menor del 30% id . id.

Id . menor del 60% id. id.

Id. menor del 95% id . id.

Id. no menor del 95% id . id.

^ (índ ice de enfermedad x número de hojas)

5 x (número total de hojas examinadas)

20

Los resultados del ensayo se muestran en la  tabla 

2. Los compuestos de la  presente invención mostraron una ac 

tividad protectora superior que los compuestos testigo, co­

mo es evidente por los resultados de ensayo.

00

25
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TABLA 2

Compuesto nS
Concentración 
de.ingredien- ' 

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

1 '
/ 50 0,0

' í
H 2,0

3! !! 0,0

4 n 1,0

5 0,0

6 " 1,0

7 0,0

8 0,0

9 <! 0,0

10 0,0

11 !! 0,0

12 M 0,0

13 !! 1,0

14 !! 0,0

15 0,0

16 H 0,0

17 <t 0,0

18 0,0 .

19 « 2,0

20 U 0,0

21 tt 1,0

22 <! 0,0

23 M 0,0

24 !! 0,0

25 !! 1,0

*

*:
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1 -  TABLA 2

* (continuación)

Compuesto n-
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

' 26^ 50 0,0

27 M 0,0

28 M 1,0

29 M 1,0

30 M 1,0

31 H 2,0

32 U 0,0

33 n 0,0

34 t t 2,5

35 H 1,0

36 0 0,0

37 t t 0,0

38 w 3,0

39 !! 1,0

40 H 0,0

41 t t 0,0

42 1,0

43 t t 0,0

44 !! 0,0

45 ! t 2,0

46 t t 1,0

47 t t 0,0

48 t t 1,0

49 t t 0,0

10018
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TABLA 2 

(continuación)

10

15

20

25

— —̂ ----------------------------

Compuesto n-
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

50 0,0

51 tt 0,0

52 n 0,0

^^COOC^Hg(n) *̂1 M 100,0

^ C O O C ^  ^  ^
M ' 100,0

^  NHCOCĤ

'3

^ N H C . - Q
n 100,0

^ C O O C H ^  ^ '

NHCO CĤ
!) 100,0

^ ^ N H C O - ^ ^ - B r  '
H 100,0

30
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TABM 2

(continuación)

Compuesto n-
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

i

COOCH^ *3 

Br

50 98,0

n r " ' M 100,0

(
OH 5̂ 

'CONH-^^'

), 100,0

0

CONHC^H^ 6̂
M 7,5

Sin tratamiento - ' 100,0

Notas:
1̂ Compuesto expuesto en J.Med.Chem., vol. 11, 369 (1968)

*2 Compuesto expuesto en Can.J.Chem., vo l. 46, 2589 (1968) 

*3 Compuestos expuestos en Bull.Soc.Chim.France, 337 (1960) 

*4 Fungicida disponible en e l comercio: mebenil 

*5 Fungicida disponible en e l  comercio: sa lic ilan ilid a  

*6 Fungicida disponible en e l comercio: benomyl
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1 -  Ejemplo 4. Ensayo de actividad protectora con patógenos re 

sistentes a los pesticidas 

Se efectuó ún ensayo de actividad protectora con 

tra  e l mildiú pulverulento del pepino (Sphaerotheca fu l ig i

5 nea de la  misma manera que en e l ejemplo 3y usando Sphaero 

theca fu lig inea resistente a l 1-(butilcarbamoil)-2-bencimi 

dazolcarbamato de metilo. La investigación de la  infección 

y e l cálculo de la  severidad de la  enfermedad se efectua­

ron de la  misma manera que en e l ejemplo 3.

10 Los resultados de ensayo se muestran en la  tabla  

3. Como es evidente por comparación entre los resultados 

de ensayo de este ejemplo y e l ejemplo 3) e l compuesto tes 

tigo , benomyl (1-(batilcarbamoil)-2-bencimidazolcarbamato 

de metilo) presenta un efecto de represión sobre las cepas

15 salvajes (cepas susceptibles), pero tiene poco o ningún 

efecto de represión sobre las cepas resistentes a los pes­

tic idas. Sin embargo, los compuestos de la  presente inven­

ción presentan fuerte efecto de represión sobre las cepas 

resistentes a los pesticidas, asi como sobre las  cepas sus

20 ceptibles.

10018

'
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TABLA 3

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

i/ 50 0,0

t ! 0,0
. . ] 

Ó M 1,0

14. ' « 0,0

18 t ) 0,0

21 t ) 2,0

22 0 1,0

23 <! 0,0

24 U 0,0

26 M 0,0

27 !< 0,0

40 !) 0,0

43 n 1,0

49 1,0

50 H 0,0

CONHC.H ****
t

Q ^ )-N H C O O C H 3

t t 95,0

Sin tratamiento - 100,0

Nota:

*1 Fungicida disponible en e l comercio: benomyl
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Ejemplo 5. Ensayo de actividad protectora con mildiú pulve­

rulento de la  cebada (Erysiphe graminis)

Cuando se cultivó cebada (va r.: Akashinriki) has­

ta una etapa de primera hoja verdadera, en un tiesto de 9 

cm de diámetro, se pulverizó sobre las hojas una solución 

acuosa de cada concentrado emulsificable, en cantidad de 10 

-mi,por tiesto . Tras haber secado a l aire la  solución, la  ce 

ba<^a se inoculó con Erysiphe graminis y se cultivó durante 

10 días bajo luz fluorescente, a 18^0. Después se observó 

e l estado de la  infección. La investigación de la  infección 

y e l cálculo de -la severidad de la  enfermedad se hicieron 

de la  misma manera que en e l ejemplo 3.

Los resultados del ensayo se muestran en la  Tabla

4. Como es evidente por los resultados, los compuestos de
]

la  presente invención mostraron una actividad protectora 

más superior que los compuestos testigo.

20

30

10018

TABLA 4

Compuesto nS
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

1 - 50 0,0
. 10 0,0

C 50 0,0
9 10 0,5

*7 50 1,0í 10 2,0

8 50 0,0
10 0,5

- ' :
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1 TABLA 4

(continuación)

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de ia  
enfermedad (%)

í 50 0,0'
10 1,0

í
12 50

10
0,0
1,0

14 50
10

0,0
0,0

17 50
10

0,0
0,0

18 50
10

0,0
0,0

20 50
10

0,0
0,5

22 50
10

0,0
1,0

23
50 0,0
10 0,0

24
50 0,0
10 . 0,0

25
50 1,5

. 10 3,0

26 50
10

0,0
0,0

27
50 0,0

. 10 0,0

28 50 0,5
10 3,0

30
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(continuación)
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Compuesto
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

. 29 50
10

1,0
2,0

'' 3 . 50
10

1,0
1,5

36 50
10

0,0
0,5

37 50
10

0,0
0,0

40 50
10

0,0
0,0

42 50
10

1,0
3,0

43 50
10

0,0
0,0

44 50
10

0,0
0,0

45 50
10 §'5- 6,5

47 50
10

0,0
0,5

48 50
10

1,0
2,5

49 50
10

0,0
0,0

50 50
. 10

0,0
0,5



1 -  TABLA 4

' (continuación)

5

10

15

20

25

Compuesto nS '
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad

0

COOC^^(n)

NHg

50 100,0

0

COOCH^ *2

( NHCOCH^
M 100,0

(
^COOH *3 

^ N H C O - ^ ^
)) 100,0

c
,COOCH- *3 

^*MHCO CĤ
!! 100,0

0

,COOC-H^ *3

^NHCO-fy-Br
U 100,0

0

^COOCH^ *3

^NHCO—
Br

tt 95,0

30.

10oi8
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TABLA 4

(continuación)

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

t
,  CH ' *í)

d Y  ^
CONH—

50 100,0

!! 100,0

*6

^13^27 "* ^ ^

50
10

1,0
37,5

Sin tratamiento - 100,0

Notas:

*1 Compuesto expuesto en J.Med.Chem., vol. 11) 369 (1968)

*2 Compuesto expuesto en Can.J.Chem., vo l. 46, 2589 (1968) 

*3 Compuestos expuestos en Bull.Soc.Chim.France, 337 (1960) 

*4 Fungicida disponible en e l comerlo: mebenil 

*5 Fungicida disponible en e l comercio: sa lic ilan ilid a  

*6 Fungicida disponible en e l comercio: tridemorph
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Ejemplo 6. Ensayo de actividad protectora con mildiú pulvo 

miento de la  manzana (Podosphaera leucotricha) 

Brotes de manzana (var. Kougyoku) se sometieron a 

pulverización con una solución acuosa de cada concentrado 

emulsificable, en cantidad de 40 mi por planta. Tras haber 

secado a l aire la  solucióny las plantas de ensayo se inocu­

laron con Podosphaera leucotricha y se cultivaron durante 

14-dias bajo luz fluorescente, a 20 BC. Después se determina 

ron las magnitudes de infección y los tantos por ciento de 

severidad de la  enfermedad se calcularon de la  misma manera 

que en e l ejemplo 3.

Los resultados de ensayo se muestran en la  tabla

5. Como es evidente por los resultados, los compuestos de 

la  presente invención mostraron una actividad de protección
i

más superior que los compuestos testigo.

TABLA 5

20

25

Compuesto ns
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

1 100 0,0

9 M 2,5

14 !! 0,0

23 H 5,0

24 M 0,0

40 tt 0,0

30

**0018



p- 9'7

1 TABLA 5

(continuación)

Compuesto n-
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

48 100 2,5

51 M 5,0

^ ^ C O O C ^ (n )  ^1
H 72,5

^>^COOCH^ xg(C
^  NHCOCĤ

n 85,0

^ ,C O O H  .3

tt 70,0

^ C O O C H ^  .3 

^^M H C O  CĤ
M 80,0

^.CO O C^H ^ 3̂

O ^ N H C 0 - ^ - B r
H 75,0

-

30

10018
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TABLA 5

(continuación)

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (^ )

^^COOCH^ *3 

NHCO-V y 100 70,0

^ ^ C O N H
U 77,5

n r "  . " !! 85,0

NOg *6

OCOCH-CHCH^

°"3

22,5

Sin tratamiento - 85,0

Notas:

*1 Compuesto expuesto en J.Med.Chem., vol. 11, 369 (1968) 

*2 Compuesto expuesto en Can.J.Chem., vol. 46, 2589 (1968) 

*3 Compuesto expuesto en Bull.Soc.Chim.France, 337 (1960)

*4 Fungicida disponible en e l comercio: mebenil

*5 Fungicida disponible en e l comercio: sa lic ilan ilid a  

*6 Fungicida disponible en e l comercio: dinocap
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-  Ejemplo 7. Ensayo de actividad protectora sobre e l mildiú 

pulverulento de la  rosa ( Sphaerotheca pannosa) 

Brotes de rosa (var. Peace) en tiestos se somatie 

ron a pulverización con una solución acuosa de cada concen­

trado emulsificable, en cantidad de 30 mi por planta. Tras 

haber secado a l aire la  solución, las plantas de ensayo se 

inocularon con Sphaeroteca pannosa y se cultivaron durante 

14,días en invernadero. Después se determinaron las magnitu 

des de infección, y los tantos por ciento de severidad de 

la  enfermedad se calcularon de la  misma manera que en e l  

ejemplo 3.

Los resultados de ensayo se muestran en la  tabla

6. Como es evidente por los resultados, los compuestos de 

la  presente invención mostraron una actividad de protección
t

más superior que los compuestos testigo.

TABLA 6

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

1 100 0,0

12 M 5,0

17* M 0,0

31 M 0,0

45 !! 0,0

51 M 0,0
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TABLA 6

(continuación)

5

10

15

20

25

Compuesto n§
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (^ )

*1
^ C O O C ^ Í n )

100 65,0

...CH , ^  

^^NHCOCH^
n 62,5

*3

^ ^ N H C O - ^ ^
M 60,0

COOCĤ  '3 

^ > ^ N H C O -^ ^ -C H ^
M 70,0

^ C O O C ^H ^  '3 

^ ^ N H C O  Br
75,0

^ .C O O C H ^  *3

Br

!) 67,5

30
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TABLA 6

(continuación)

Compuesto n^
Concentración 
de ingredien­

te activo (ppm)
Severidad de la  
enfermedad (%)

O f ° " ' ! "
^ ^ C O N H —

100 72,5

^ ^ C O N H —
!! 70,0

*
NÔ

O^N— 0C0CH=CHCH^

CH-CgH^
CĤ

H 17,5

Sin tratamiento - 72,5

Notas:

*1 Compuesto expuesto en J.Med.Chem., vo l. 11, 369 (1968) 

*2 Compuesto expuesto eñ Can.J.Chem., vol. 46, 2589 (1968) 

*3 Compuesto expuesto enBull.Soc.Chim.France, 337 (1960) 

*4 Fungicida disponible en e l comercio: mebenil 

*5 Fungicida disponible en e l comercio: sa lic ilan ilid a  

*6 Fungicida disponible en e l  comercio: dinocap
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REIVINDICACIONES
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Los puntos de invención propia y nueva que se pre­

sentan para que sean objeto de esta solicitud de Patente de 

Invención en España, por VEINTE años, son los que se reco­

gen en las reivindicaciones siguientes:

l a . -  Procedimiento para preparar N-benzoilantra- 

nilato de fórmula:
COOCHgR'

N H C 0 -^ "\
\ = ^ X '

donde X' es un grupo 2,4-dimetoxi, 3,4-dimetoxi o 3,4-me- 

tilehdioxi, y R' es un grupo a l cohilo Cg-Cy, que comprende 

hacer reaccionar un antranilato de fórmula:

20
COOCHgR'

NHg

donde R' es según se ha definido antes, con un cloruro de 

benzoilo de fórmula:

25

COCI

es según se ha definido antes.

2B.- Procedimiento para preparar N-benzoilantra-

30

220378

n ila to .
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