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MEMORIA DESCRIPTIVA

El presente invento se refiere a nuevas

-acml—anllinas y mas particularmente a nuevas acil~anilinas

dotadas de actividad fungicida, a su empleo y preparac;on.

| Rep@entemente se ha deserito la actividad
bacte;ioida ¥ funéioida de ciertos derivados de anilina'y de
glicina que tienen, en el atomo de nitrdgeno, un fenilo sﬁs-"
tituido Qé forma qiversa y un grupo de acilo de diversa na-
turaleza, En particular este grupo de acilo.puede estar

consfigquO por un alfa o beta~haloaloanoilo (solicitud de

patents .alemana DOS 2,513,789, Ciba Geigy), o por un grupo

‘acet{lico sustituido en alfa por un &tomo de azufre o de

nnnnn

ox{geno enlazado,:a su 8%, a grupos de diversa naturaleza
(solicitud de patente franecesa n? 7,510. 722, Clba Gelgy), )
ademés, pcr un grupo Z—fur01llco, un grupo 2—t19n01llco o un
grupo pin;dll-z-carboxlllco (SOllCltUst de patentes alema-
nas 00S 2,513,732 y 2,513,788 Ciba Geigy). '

Se ha descrito también (solicitudes: deapa~
tentee sulzas 4.998/74 2.906/75) la actividad microbicida
de metllglan}natos que comportan, en el dtomo de nltrogeno,
un 2;6—diglhﬁil-fanilo y uno de los grupos siguientes: ci-
clopfopanoilo, acriloilo, crotonilo.

' | En interés en la investigacidn de nuevos
derivados de acil~anilinas dotados de actividad fungicida
se deriva do-la necesidad de hallar on ellos una oelevada
activiqéd fungicida combinada con la ausencia de fitotoxici~
dad, £n éfacfu, algunos productos ya conocidos, si bien
exhiben una excelents actividad fungicida, resultan téxicos

también para las plantas qus han de protegerse de las in-
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fecciones por hongos,
La peticionaria ha descubierto ahora nuevas
acil~anilinas « que constituyen el objeto de sste invento =

correépondientes a la férmula generals
3 4
R R™ g
AL
X —(CHz)n,/’D‘\\N/’ (1)
R 1

en donde _
Ry Rl (iguales o distintos entre si) = Hj CHa3 CoHgs
n.CSH7; “CHZ-CHz
' =CH2; —CH=CH*CH3;
R® y R* (lguales o distintos entre sf) = H; alquilte C,Cq3
' ' halometilo; Cl; F3
CN; O-alquilo; S~al=-

B

‘ quilo; alcoximatilo;
3

"~ o 'R wa4 juntos. son (CHy=)
X = =R ~C-0-R° (R = alquilo C;~Cy)s ON; ~CH(ORY),
it i Ce ,’
0 0
o e
(R° = alquilo o alguilideno); CeN ., (R® y R7 = 4,
[ nONR
_ ' 0
alquilo)
n = D,l R2
' PP |
Z = fenilo opcionalmente sustituido;‘~(CH)m~Y; CH2~|§-RB
y R% = Hy CHgs mo=1,2; - o

Y = alquinilo C,=Cg; fenilo opcionalmente sustituido;

feniléaQEtilo, furilo,'tienilo;‘piridilo;‘grupos
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heterocfclicos conteniendo 2 o 3 heteroitomas,

unc de ellos distinto de nltrogeno--
R8.~ CHe; alecoximetiloy halometilo U-alquilo. .
Los compuestas de la formula I estan dota=
dos de elevada act;vmdad Funglclda y baJa fltotoxxcldad.
La sintesis de las acll-anllinas curresbon-

dientes a la formula genéral (1) se 1levd & oaba, genefal~

mente, condensando anilinas de la formula general

"\/H

weton N (11)

(en donde X, R, Rl, R ' R yn tlenen el sxgniflcado antes

<
o

indlcadO) con A ComPUBStO ) la formula SRR
S 2 ol - c 7 (III)
£ i 0 ey o RID  Leel Dail 1;

(en donde Z tiene el significado antes 1nﬂiéédo) en presencia

de una basé aceptora da aCldD halogenhldrico 0 dimetilfnrmami—

- \..

dae
. Algunas ‘de las anilinas de'la Péomtla ¢ gene-

ral II sg enouentrnn an 8l oomercio y otras se’ obtienen Pom
cilmenta mediante raaooiones conocldas .a partir de anilinas
2,6-dlsubstitu1das. Las anilinas sustitumdas en una o ambas
posiciones 2'§ 6 por grupas alquanlllcos se han descrxto en
las solicitudes de patentes itqlianas ne 23809 A/77 y 28817
A/77, e

.Como ejemplos de compusstos de la férmula

sy '
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general III puedem citarse: clorurc de benzoilo, cloruzo de
fenilacetilo, monocloruro de un Bster ma;énico (lecg;CHz;CUU;
falguilo), el cloruro de Acido clororacétoacético (Cl-CD-CHze
~C0~CH,CL), stc,

 La sintesis de compuestos de la férmula I
en donde 7 = CH2~CO—R8 y RB=CH3 puede obtenerse también Hacien;
do reacciona;‘una anilina de la férmula general iI con dice-
ﬁeno (CH2=? —_9) )

CH y=C=0
Los compuestos que se indican sn la Tabla

1 se hon preparado de conformidad con los métodos deecgitos.

anteriormenta,

B L T e L L T R R T
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Tabla 1 .

COﬂL - (a)] Avdlisis [Elemental (%) B - o)

4 1 I RMN-* -
S Pérmula - - ol p.f. Calculado  Hallado Max

(°c) o ‘ ™ ((.é;m;[m]_

W el
] M g . : -
+ . 3 . : d
it iy “CH -CH - 95-100 175,29 | 6,80 | 4,50 73,8 7,0 | 4,4 | 1635[1,04(d,3H,CH ) . 4
i3 ﬁ /ﬁ'ss RN ; =
i ‘: . S . . ) 175012, 23 (s, 3H, cus-ﬁ,)
1 HC e . -] - :
s 3 .3 1745 2,2905,3H, 04 -0)
T o+ : B N ’ T Pa79s, 3K, CH =0} T
) 4,30(q, 1M, CH
- ‘60.83"7433(“1 g”-’ﬁro-

tones aromati-
cosf. omatvL

-n o, CH . . . » . o
it (CH ) CHoct’ eodm | 91100 {7431 7,42 | 4,13 [7a,88 | 7,77 425 1630 tLalesney o |
il IR ‘i“/g-cﬁ 5 T 1715[1,3 /a6, {CH 1o/
.f.": s He o L . 17202,3(s, 3H, 1, -3)
| Ty ' c . 2,32(¢, 34, CH =)
& i : 4,4tq, M, GLZCH)
) R A , - 5,2 fm, W, (cn})zcyj
e o . : . §,8-7,5{n, g4, PTo-
S6 R . 0- h ' 4 s -
’g’%g . ,“ ggj aromavi
pA .
e

.
.

HigE

iy

1,20(d, 3H,CH ~CH)
2,27(s, 3H, CH -3)
12,37(s, 3H,C4 ~3)
2,47(3, 3H, CH -3}
3,8(s, 3H, CH ~0)

) 4,30(q, 1H, CH ~CH)

- ; ) SR R § 6,63-7,20(n 7’:’« Pro
) o tones atomatis

nes aromatie
os? romatis.
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‘Tabla 1 (continuacion)

P D I SeTY
it iy d sl T

: i | o

78-80 | 78,32 | 7,12 4,30 [15,34 !7,47 4,67 11660]0,98(d,5H, CH =CH)
1 ‘ ‘ P B . 1'759 1,85(3,' 3H, CH -ﬂ)

12,4(s, 34, Ch 8

|5, 251s, 2H, ci )

: 3,8(s, 3H, CH ~0)

‘ ’ - ‘14,45(q, M, CH -CH) .

(.‘ . - : _ 6,8547,3{m, 8H, Proto-'
- nes aromaticos)

T
}‘Y}a‘.i; i

S A
RihS 4

*t:!;-,'i’” A

=

acei- | 1,37 | 7,700 4,18{75,4 8,4 ]4,3
: te", T -
60 ,cu-ca s |Pe

o HC'0\ ‘ © T 13859 | 72,81} 7,401 4,47 |73,14]7,66/4,69 | .[2,2(s, 6H, cn3~m
7/ \z\ Jo 65 b B,3Us, ifn_._c‘rs&o)

AT o . B,9ld, 2, CH j’)
| ‘:H3 , 4,950t 1, ¢ )

3 . ) : ~0
\@/’ ’ . - 1747,5(m, BH protones

aroms blcos

"
o e

-

H G_Hrg,‘_ n o %geiu 74,28 | 6,54] 4,33|7,66,614,6 | 11,35 1 65(d d ,3H,CH -cul
d g R : » » : 3,5tm, 2, O, =CHeCH )
cuz—cn-a{") o ! '[3,8(s, 3H, \,cus"o)

@ v o 4,8(q, 1?1,.r.~53~cy_)

4,9; 5,15(m,m, 24, ~CH=CH )

5,6(m, 1H CH=CH }

47,1 «1,35(a, 9H, 16rof;o

. e : nes aromdticos)

th,

W M_ﬁiﬂs c.c;{/'s_) 6564 | 65,25 | 6,39] 4,5 |6¢,53(6,74| 4,54[1688 1,0d, 34, CH ~C)
Ny N DR R . 1748 2,01s, 34, 4, 4)
we doe | | R | 2480, 34, G
. Ii} ‘ . : : A 34ls, 24, a3
‘i : « 3,8(s, 3H, cotz)cu }
| | : 4,5(a, H, CH =CH)
6,5~7,3{m, BH}

] ' ' _ ‘
AEHHR <o), 15108 | 70,36 | 6,791 4,10) 70,51 6,91 40. 14630 1,3(a,3H, 0 ~cH)
5l [)) N -

o ‘ b 17800 2,308, €M, CH @)
He : SR ‘ H
o - ‘ T sinter s, oo
o E 3,858, 3H, COOCH. )

‘ _ 1. 4,45(q, 1H, CH ~CH)
' ' . ‘ : 1 . 1 6,75-7,6(m, ™, proto-
: : ' nes. aromaticos)

u L a1 R e .\.\.

-
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A Tabla 1 (continuacion)

T

¢ 1 .
(s )cwo—c 4:3 F-ca @ ‘Sé'ei- 74,76 | 7,70 | 3,96 73,.94 7,91 |3,99 165¢| 1,2-1,45(3H)
- ;z y \']./o' 2 e ‘ 173? 2,3(s, 6H, Cii =@}
16 . ‘“3‘:*.}”3 T . : S PN o1 4,4(q, 18, 1=CH) . . .
3 @ . , : - '1's,2tm, 1] CO0CH)
| DA T P R N | , . }6,8+7,5(n,8H, Proto-
) nes aromaticos

y g-otc—gl\z o | sesr ' | 2/05(s, 6, o1 -0)

. ' 1 Ct ‘ . 1 3,4(s, 2, CH -4}
i1 O AN D | . : ‘. 3,85(s, 3H, COOCH )
SR T : J A N '4,6°5,40d,d, 2H, TH )
. . ‘ . | ) R 7,1-7,3(m, 8, proto-
A 2 R | 1 7 1 7 lués aromaticod)

4 C-0-C-CH c-ch D) -} 552 74,31 7,42 |4,15 |78,05 |7,52 | 4,07
12 3 CXt \ - 48 . 2 A . o T ) -
. 0 .

; . i . v rfacel 174,31 (7,42 13,5 |72,95 17,16 |-4,34
W C-p-C-CH  C-CH Q). . ] . — . . A S "
15 I @ .

b—c
w:ﬂ
i
7
1
—~

1L o S~ SR : las1- i I
.H,f{pﬁ i3 /ﬁ-@ | 6970 | 73,82 |7,12 14,30 |7, 4 7,’2.9V 4,_3_1 R T

) N : . .
R T Y A
. ous 4 -3.;»7 - " :
i T o

15 i | g7-100{65,99 {5,83 18,05 (67,0 {5,9 13,7 1630 | 1,27(d, 3H, CH CH)

1730i| 2,3(z,6H, CH -4 )
B I | PRNK gk 108 D V o e e 1788 3,8Ls, 3, °°°°H3)
S EOT o ‘ . || 4,45la, M, o Ch)

e . . i . 6,9-7,4(n, T, PTOto
i e : : ' “Ines aromaticos

H A
16 Hsoge-l{ N g&n;@ | e0-6s. {72,47 |8,82 P22 70,75 [9,12} 3,81 | wes0] ..
' ’ SR B 1750 |
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.
¥ | Hy
B : H C-0-~CH fi-cH -@ocn 90-93 70,96 |7,09 |3,94 {70,591 7,28 3,70 | 1655
F 2 17 3 " \ /O 2 3 .
ff': a N 1745
Y e @ . . .
3 @ 3
!
o |
(e) |H C~0-C-CH ~CH-C-CH s 0,98(d, 3H, CH ~CH)
18 3 ﬁ \ /li 2@ 3 :-2:’62 951 d, 3
0 " 212 )
HC CH , 2,15 ) (6H,.CH )
3 3 : 3
2,39
2,43
1,71 ) (3H, CH_~C0)
3
2,09 )
; - ‘ 2,92 " (cH)
' . . 3,70 s, 34, CHO)
i | ' ' ’ ' [ 4,33 (CHeCZOH)
g .' 4,40  (CH_-CH) v
& : : 6,96 - 7,26 (30 PTO=
“ 1 toreg aroma=
. tlcces v '
i,}g . 13,93 (s, OH)
i :
LJ 1 CH . acei
i ¥ ; > te ™
o8 { 19(‘” HC -0 nl: C-CH_~C-CH : L © {0,994, 3, cH -oH)
52 | ft2ff s : ‘ P s
0 4 1,29 (1. SH; CH -CH))
N -3 2
o 2,03) -
HC §
2,25) {CH = B + CH -C)
B 3 : I Iy S MR X
, 240) | 0
, 2,433
2,08~ 2,25 {CH_C)
{ ’ ‘ 4 M
1,7 (cns-gz =)
oH
2,91 (co-cuz-co)
4,16 (CH_-CH_)
' 32
4,37 (CH_-~CH)
e
™ 4,30 (CHaC~OH)
: ’ 6:9%7,24 (m, 3PTQ
' $2888)oromi~
13,90 (OH)

e e s T



"‘ '“ o e 5 e i *'l.:.‘zl
il .
s . ) -1 0~
o
it Tabla 1 (continuacion)
&
i) \
i |
L (':HS s
¥ C-0-C-CH C-CH ~C-0CH | > | &4,85| 6,95] 4,20 64,88| 7,24] 4,51 1660
2 i ,/n 2§ slaced ’ ? 120 B BA 20 4,511 16 i
. S0 el T e
£ | . R CH_-CHuCH
i 3
.
£l |
i - -0 f CH _CH Ci‘OCH - | 66,83[ 7,01| 3,90 67,93] 7,72{ 4,67 | 1660
3 21 1 slaced
4 <3 1745
V te
5 Ci_~Ch-CH CH_~CHwCH
5 ; 2 2 2 2
;
L
2 | 4600 H\ # GoCH-F-o0H, slaceq . . L 0,97 {Zivd CH -C) e
o , te 4,36 {1H,q, CH_-CH)
; "o R 2,87 (2H,s, CH )
- i 3 3 3,50)
. S(GH,&_ s, OCH )
. S 3,73 3
N - 2,20 (3H,s, CH_~ )
2,45 (34,5, CH_~ #)
3 “rfy g
7)0 = 7,2 (3H,m, PFOTY
’ nes aromaticos)
f‘;,:-cg.ké:.
Qf;’r, PP ¥ c-o-c ,\ c-cu -c-oms 0,97 - 6,99 (3H,d,d,CH -CH)
,§ _ / ‘ - : 1,27 (34, 5,CH ~CH )
S5 2,27 ~ 2,46 (3H,s,5,CH -0)
2 HC CH_~CH
s‘gg 3 23 2,85 (2H,5s, CH ~CO)
S : 2,27 - 3,17 {2H,m,CH -CH }
|E : ’ o8
: @E# - 3,60 - 3,72 (64,5,,0CH
gl i 4,57 (1H,m,CH_~CH)
1 . 6,93 ~ 7,30 (3H,n, Pro—‘
: tones aromat1c05,
Gy - _
) 2 W c-o-c-cn /c -CH -c-ccus ) ’ © 0,97 (3H,d,CH_~CH)
\ 1325 (6h, t,CH -CH )
2,83 (2H,5,CH ~C0)
« CH_~CH 2
~ 273 2,13 = 3,47 (4H,m,CH2-CH )
3,57 - 5,70 (&4,s,5,0CH
: " 4,33 (1H,m,CH-CH )
o 697 - 7,57 {3H,mProtO
- , nes aromdiicos)
nqo'..
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Tabla 1 (Continuacién)
)
2 HC-O-C-CH ci-cn ﬁ-cn 1105110 - - :
3 I /
HC
3 Oy
cn ,
26 | HC-0- ﬁ‘c“ GoH, ? pceif 6,95 7,3 4,08 | 68,60 7,3q 4,32| 1630
/ 0 te : 1650
1720
| CH=CH-CH cH, -CH-CH
1745
27| W0 -c -CH -c cH, aced eg,12| 7,30 4,41 | 65,85| 7,49 4,35] 1630
3 te
1650
X - 1715
GH wCH-CH
3 1745
s ’ :
2 (cn ) cu-o-zi-cn /ﬁ ~CH-L-CH_ B C el 67,63| 7,89 | 4,38 | 67,71 8,32 4,40| 1630
“ lte : ‘ 1655
f . . 1740
; " OHEC CH
i . 3 @ -
! G |
{ 2 HC—O—(i-CH: CCH_~ -cu pcedl 63,12 7,30 | 4,41 |67,70| 7,33 4,36| 1630
3 !}I 2l 5 ke
1750
N
HC CH ~CH=CH
3 2 2
30 HC-O-C-CH /ﬁ-CH -G Bced] 67,31| 6,98 | 4,62 66,2 [6,90 |4,90 [1630
\N 0 ¥ fe. ‘ 1650
[} .
5 CH -cn-cu 1720
z 1740
: )

e b ppa b i R e ety R ORI &
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Tabla 1 (Continuacién)

. - e

-]l2m

» Phpcis !
131 M c-o-c.c i-cn ~C-CH 8487
1 \ SN2
. 0
q- '\‘
1 - HC . CH. .
3 3
, H C-0 . :
P o oween -G -0, .aceéiz'ﬁz 7,49 {4,535 |61,06 | 7,84 |4,47 |1660 |
{ =2 / 2\/!2” N A A R b Al
; It -0 3 0 0 1745
; e @ o1,
H C-0. - - acef-
3 \c s te | :
33‘_ . H-CH cfcuzc -CH_ - | - P84 1820 14,56 |65,76 | 8,45 |4,89
H C-O »0 ' - [ . -
Mh)
u c-owc cn ~CH (i-ca -c-cn 65,68 2,19 \8,$,CH -g)
\ /‘ 2,22 (s,3H, Ci -g) -
e o 2,62 u,zn,cnz
3 3 3,76 {1,24,CH )
- _ 5455 (s,3H,0CH )
i L . - - 2!10(S)CH —CO?
P 1,73 (s,CH ~C=)
¢ s
oH
2,89 {s,CH_~C0)
4,27(s,cn-c-)
i 99 - 7, 20 (m 3H, p
i tdnes ATomatieys
; 14,25(0H) .
j . ; . . i
' - (':Hs 0, : . {
i o N N | i
; 35 Hsc-DﬁCH\ /'cl CHE-tI ‘] a‘c—e: joe,ss 671 {4,44 167,61 6,70.{ 4,57 1655 [1,0 {d,3H,CH ~CH)
i 0 0 o T - 11740 12,1 (s, 3H,CH;-8)
cw w . 2,4 (s,SH CHS-P” ‘
3,3 {s,2#,CH Co) ,
3,8 (s,au,ocus) . [
4,4.{q,1H,CK_~CH) f
- - T 549 = 7.5 {m,6H, Proto.
res aromatlcosT

!



Motas da la Tabla 1

(a) Los puntos de fusidn no se han corregido
(b) Solo se han registrado las bandas mas significativas.

() El espsctro de RMN de los compuestos 1 y 3 se ha re~

5, gistrado utilizando CCl, como disolvents, utilizéndose
en los otros espectros 80813;
a8 = singlets,
d = doblets,
t = triplete,
10, § = cuadrupleta,

(d) Andlisis elemental : cloro calculado = 10,25;
cloro hallade = 9,68,
(e) mMezela de tautdmeros.
Los compuestos de la férmula general I
15, estéan dotados de exeslente actividad fungicida frenﬁé%é¢
hongos fitopatogénicos y la accidn sjercida por estos es
tanto preventiva (ya que previene que surja la enfermadad)
coma curativa (o sea cuando la infeccidn estd ya en maﬁcha).
Ademés poseen buenas caracteristicas sis-
20, témicas (o sea se transportan a las diversas partes do la
planta) por lo que es posible aplicarlos a travbs de las
hojes o del terreno, .

En las tablas 2, 3 y 4 se exponen las
actlividades fungicidas de algunos compuestos de este invento;
prente al mildeu de la vid [Plasmopara viticola (B. ‘et C.)
Berl et de Toni], mildeu del tabaco [Peronospora Tabaeina
adamJy mildeu del tomate [Phytophthora:infestana]respectiVa~

menta.
La actividad fungicida de los compuestos



- 14 =

do conformidad con el presente inventc se ha evaluado tal
como se describe en los ojemplos 14 a 22 y se ha expresado
en las tablas-2, 3 y 4 mediante una escala do valores que
va do 100 (actividad total, planta sana) a 0 (sin actividad,
5. planta totalmente infestada).

Los datos ubtenidoé a partir de una compara~
cién con Zincb, un fungicida comercial ampliamente wtilizado,
démuastran que los compuestos del presente invento son bastan-

te mas activos a dosis lguales,

10. Tabla 2 = Actividad fungicida contra Plasmopara viticola
sobre vid
Compuesto | Tipo de Inmuniza- |Sistémicd
Ne aceidn |Preventiva|Curativa | cidn sist@
g ISR I - = mica ‘
15, ) Trata= | sobre hojas|sobre sobre hajs} terreno
misnto | . .. lhejas .| superiores
Dosis % dfas (a) |dias (a) | dias a) dias (a)
o 1 7 741 7 e 7
(b) | .
18 1 100 100 oo 100§ 100 100 100 100
. 0,5 [l00 o0 {100 100 100 |100
0,1 {lo0 100 |00 100 100 |
19(¢) 1 100 100 100
0,5 |100
0,1 {100
25,
Zineb (fup| 1 90

gicida co~
mercial de| 0,5 70
referencia)
a,1 | 30
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(a) dias transcurridos a partir del trabamiento a la infec-
eidn o vice-versa,

(b) N—(Z,G«dimetilfanil)éNwacataoetil—alFa-amino;metil;
p;opiogato.

(c) N-(2,G;dimetilfenil);Macetacetil-alfa—amiﬁo~etil; _
propionato.

Tabla 3 ~ Actividad fungicida contra Peronospora tabacina

. Curativa

Compuesto | Tipec de accidn | Preventiva
v Tratamiento | sobre hojas | sobre hojas
o . Dosis (%) dias(a) 2 __diaa(a)_Z N
18 (0 1 100 10D
0,5 100 . 100

Tabla 4 ~ Actividad fungicida contra Phytopthora inFestans
sabre tomate. : : . L :

Tipo de aceién|Preventiva |Curativa |Sistémica

Compuesto
N2 Tratamiento sobre hojas|sobre, terrenn,
, 1 hojes S
. Dosis (% dias(a),lr_ dfas(a) 1 dias(é),ﬁ
18k} |y 100 100 100
0,5 100 100 100
0,1 - - 100

(a) dias transcurridos desde sl tratamiento a la infeccidn
0 vice~versa,
(b) Ne~(2,6~dimetilfenil)-N=acctacetil-alfa~amino~metil~

propionato,
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La Tabla 5 muecstra la actividad fungicida
de algunas do las nuevas acll-anllinas descritas en el pre-
sente invento y su fitotoxicidad, Ambos datos citados se oom;
paran con los del “Furalaxil®, un productoc conocido descrito
en la solicitud de patente alemana n? 2,513,788 y "Ridomil®
descrito en la solicitud de patente alemana n? 2,515,091, Loa
valores relativos a la actividad fungicida y la fitotoxidad
se han determinado tal como se doscribo en los sjemplos 23 y
15, A partir de la comparacidén entre los datos recogidos re;
sulta evidente que, con las mismas dosis da‘aplicacién, las
combuestos descritos en este invento exhiben una actividad
fuﬁgicida igual a la del "Furalaxil® y YRidomil¥®, pero una fi

totoxidad bastante mas reducida.

TABLA 5
rﬁroductos Actividad curativa contra Plas~| Indice de fito-~
(véase Ta= | mopara viticola sobre vid, por | toxicidad a
bla 1) aplicacidn a hojas efectuada 24| dosis de 3%0,.
he daospuds de la inFBCOLUn, a -
dosis de 0,1%c, ]
1 100 - 25
2 100 ' ‘ N
3 100 5
4 : 100 10
Ridomil™* 100 100
"Fyuralae
xipn¥ 100 . 100
(p:qﬁqqtos .
testlgo

+ - » . N ‘ . . . .
"Furaglaxil® = N-(2,6-dimetilfenil)-N—(l'-carbometoxi—etil)~

w2mfuroilamida
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. . .
"Ridomil® = N=(2,6~dimetilfenil)=N~(l'~carbometoxi~etil)~

~metoxiacetamida
CH.,

J

H o C=0=C~CH C ~ CH,~0CH
3 N //H 2 3

Los daffios causados por la fitutdxfﬁidad
a las plantas no puede evitarse utilizando la dosis de pro~
ducto fungicida que resulta ser el mejor compromiso-éﬁtre la
actividad fungicida del producto y su fitutoxicidad$:~‘

En ePecto, an la aplicacidn prééﬁica an
la agriocultura la cantidad.da producto fungicida, qﬁéife-
sulta ser 8l hejor compromiso entre la actividad fungicida
del producto y su Pitotoxicidad. '

El efecto, en la aplicacidn préctica en
la agricultura la cantidad de producto fungicida que queda
actualmente sobre la planta varia aﬁn notablemente en re~
lacidn con las condiciones climatoldgicas (especialmente con
la frecuencia de precipitaciones), la gorreccidn y frescusn-
cia de los tratamientos efectuados por sl agricultor, Pdr.

consiguiente es nocesario poder disponer de productos fun=-



glcidas dotados de buena actividad asi como de un amplio mar-
gen de seguridad, de modo qus aln elevadas dosis de producto
no pusdan dafiar las plantas, '
La Tabla 6 que sigue muestra una compara-
5, cidn éntra la actividad fungicida de alqunos compusstas obje=
to del presente invento y la actividad del "Furalaxil® y del
"Ridomil® con distintas dosis de aplicacidn y la fitotoxi~
cidad de los mismos compuestbs,a dosis en aumentao,
A partir do la comparacidn entre los datos
10, recogidos en la Tabla 6 es evidente que ia actividad fungi-
cida de los compusstos de este invento es del mismo orden
de magnitud gue la de los compuestos testigo, pero la fito=
toxieidad e@s sustancialmente inferior a medida gus se aumcn=

ta la dosis de aplicacidn,

15, , E , TAELA 6
Compuesto Actividag ourativa contra Plasmo~ | Indice de fitotuxigi=-
(vease Ta| para viticola sobre vid a las do~ | dad a las_dosis indi=-
bla 1) sis indicadas (%o). cadas (%0). -
: 0,1 | 0,05 | 0,00 | 0,005 |0,75 |1,5{ 2. | 9
1 100 98 76 41 25. | ;
2 100 80 70 60 0 0
4 100 100 100 100 0 0y 10 37
8 100 100 100 | oo 30
Furalaxyl | 100 100 100 100 | 32| 53100 | 100
Ridomil 100 100 1100 100 3a 54100 100

Los cjemplos que siguen se ofrecen con el

fin de ilustrar mejor el presente invento,

EJEMPLO. 1,
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Preparacion de N-(2,ﬁ-dlmotllfanil)~N—acnt0acetil-alfa-ami~

no-metg_prqpionato (Compuesto lB, Tabla l)

sc adicionaren 7,06 g do dicetens recifn
desfinadu a 14,5 g ds N—(2,Gedimetilfepil)-2~amino~propionato
de metilo en 25 ec de toluono, Sc calontd la mezclé raaccio;.'
nal a reflujo durante 24 horas. Deaéués de enfriamiento y eva=
poracidn del disolvente se purifiecd el residuo mediahte cro-
matografia sobre una columna de gel de sflice utilizande clo~
roformo como oluenta, |

So obtuviaron 20 g del producto dossado en
forma de avdlte, con un rendimiontu del 98% con pespecto al
rondimionta tedrico. ‘ )
' La ostructura atribuida a dicho prbgdéto

fue confirmada mediante espectroscopia de RMN, Bajo ias‘con-

dielonos oporativas adoptadas ol compussto aparece como una

mezcla de tautdémoros, segiin rosulta cvidents a partir de las
soffales corrospondientes o los diversos protones rclacionadus

en la Tabla 1,

a A

EJERPLO 2 | N

Proparacion do N:Lglﬁ~diglilfonil)~N~acatoacotil-alfa%amino:A
motilpropionato (compuosto 26, Tabla 1),

So disolvieron 0,02 mal do bster matilico
da dcido N-(2 6—dialilfonil)-alFa-amlnuupropionico on toluc=~
no (10 ec).

Se adiciond a la solucidn 0,025 mol do
diceteno recién destilado y se calentd el conjunto a la tem=
peratura do reflujo durante 24 horas. .

Dospuds do onfriamicnto y ovaporacidn doel

disolvento se purificd ol residuo modiantec cromatografia so-

. L o, ARy
e b AR AN B R TR e MR s 2 L e B AR DY
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bre una columna de gel de sflice utilizando una mezcla de
hexano y acetato de etila (4:1) coho eluente,

. Se obtuvieron de este modo 3 g del pioduC-
ta desgada en forma de aceits.

EJEMPLO 3,

Preparacidn da N<(2+alil~fenil)~N=acetoacetil-alfa=aning=

Emetilpfopionato (compussto n® 30, Tabla 1),

Se disolvieron 0,02 mol de éster metilico
de acido N~(2-alil-ﬁenil)-alfa~amino-prop16nica en 20 cc
de bencano.

A la soclucidn se adiciond 0,5 mol de pirpidi-
na y 0,25 mol de diceteno recién destilado, Se calentd la
mezcla reaccional en reflujo durante 10 horas. Después de
enfriamisnto se diluyd con benceno, se lavd con una solueidn
de cloruro de hidrdgenc (concentrado al 1%) y con agua, Se
separd la fase organica, se anhidrificd con Na,S0, y se eva=
pord el disolvente, Se purificd el residuo mediante croto-
grafia sobre una columnz de gel de silice utilizandu}hexano-
-acetato de stilo (4:1) como eluento. |

De este modo se obtuvieron 3 g del P:oducto

v .

deseado (aceite),

EJEMPLO 4,

A partir de los intermediariuvs correspon-
dientes y siguiendo los procedimientos descritos en los ejem-
plos 1, 2 o 3, se prepararon los compuestos 19, 27, 28, 29,
3L, 33 y 34 (Tabla 1),

EJEMPLO 5,

Preparacidn ds N-(2=metil=~6-alil-=fenil)~N=-)carboximetil=

-acatil)—gl?aﬁgpinu-metilpropionato (compuesta 20, Tabla 1),
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Se disolvieron §. g (D,Dél'mol) de 4ster
met{lico de acido Nm(2—metil—6—ali14fenil)-alfa~amin0-propié—
nico en tolueno (120 cc),

A la solucidn se instild bajo agitacidn,
durante 15 minutos y a la temperatura del ambiente, 3,5 g
(0,027 mol) de monocloruro de éster met{lico de Acido méléni-
co (Elcochz—CDOCHz). Luego se agitd la mezecla reaccional a
la temperatura del ambiente duranto'l hora y luego se calen—'
td en reflujo durante 5 horas,

Después de enfriamiento se filtrd la soluw
cidn y se svepord el disolvente, Se purificd el residuo olso-
so mediante cromatografia sobre una columna de gel de s{lice
utilizando hexano=acetato do stilo (3:1) como eluenta,

PDe ests modo se obtuvieron 4,6 g del pro-
ducto deseado en forma de un aceits rojo, .

EJFNPLU 6.4

Preparaclon de N (2 G-dlmetil-fenll)uN (2 2—d1metoxi~atil)-

—oarbametoxlacetamlda (Compucsto 32, Tabla 1), ;:“j

-~

A una soluecidn de N=(2, 2~dimetoxietil) 2, 6~
~dimetil-anilina (4,45 g, 0,02 mol), trietilamina (La7q.cc,.
0,02 mol) on éter stilico (25 cc) se instild, durante\is
minutos a 0-52C y bajo agitacidn, monocloruro de éster me-
t{lico de &cido maldnico (2,1 cc; 0,02 mol),

Luego se agitd la mezcla reaccional 1 hora
a 09C y 10 minutos & la toemperatura del ambiwnta% a continua=
cifn se filtrd, se lavd dos veces con 10 cc de una solucidn
de cloruxo de hidrdgeno (5%), y luego con agua hasta pH neu=
tro (3 x 10 oc),

Se anhidrificd la fass orgdnica sobre
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Na,80, anhidro y ss svapord el disolvente, Se purificd el re-
siduo (aceite amarillo) mediante cromatografia sobre una co-
lumna de gel de sflice ufilizando hexano-acetato de stilo
(7 ¢ 3) como sluente,

5. De oste modo se obtuvieron 2,1 g del pro-
ducto dessado (aceite),

EJEMPLO- - 7,

A partir de los intermsdiarios correspon-~
dientes y operando como se ha descrito en el sjemplo S o 6,
10, se obtuvieron los compuestas 21, 22, 23, 24 y 25.
EJEMPLO 8,

Preparacidn de N-(2,6~dimotilfenil)-N-(1l-carbomotoxi=ctil)~

~fenilacetamida (compuesto 4, Tabla 1),

Se instilaron durante 30 minutos y a la
15, temperatura dol ambiente 17 g (0,11 mol) de fenilacotil@oru=-
ro a una solucidn de N~(l=carbometoxi~etil)?2,6~dimetil=anilinz
(21,2 g con una pureza del 95%, 0,1 mol) en tolueno (150 ce)
y dimetilformamida (1 ce). O
Se agitd la mezcla reaceional durah%eil hara
20. .a la temperatura del ambiemte y 3 horas a la temperatdpg?de
ieflujo, luego se enfrid a la temperatura del ambiente y se
lavé con una solucidn acuosa de Na HCU3 al 5% y sucesiva~
mente con agua., Se separd la fase orginica y se anhidrificd

.con~Na2804 anhidro,

25, Se evapord el disolvente y el producto

bruto ohtenido se recristalizd en ligroina (75-1209C), ob=
teniéndose asi 26 g del producto deseado (sélido blanco,
punto de fusidn 78-802C).

EJEMPLO 9
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Operando ocmo 86 ha deserito en sl ejemplo 8
y a partir do los intermediarios correspondientes se obtu=
vieran los compuestos 1, 2, 3, 7, 8, 9, 10, 12, 13, 14, 15,
16, 17 y 34 (Tabla 1), sin embarge los compuestos 10, 13 y
5, 34 (oleosos a la temperatura del ambients) se purificaran
mediante cromatografia sobre columna de gei de sflice (eluenf
te: hexano-acetato de etilo (3:1) en lugar de cristalizacién."

EJEMPLO 10,

Preparacidn Ne(21,2!~dimatoxiotil)=N=(2,E~dinetil fenil)=

10, -~benzamida (Compussto 6, Tabla 1),
Se instild, durante 20 minutos y a una tem~
peratura de 0-52C, 2,81 g (0,02 mol) de cloruro de benzoilo
a una solucidn de N-(Z',2'-dimetaxi-atil)-2,6—dimetil:;ai-
lina (4,45 g; 0,02 mol) en éter etilico (20 co) conteniendn
15, trietilamina (2,76 cc; 0,02 mol), Se agitd la mezela ‘rédccional
a la temperatura del ambieonte durante 15 minutos, So Piltnd
la sal resultanto y se lavd la solucidn con 8 cc do dﬁéxéolu~
cidn acuosa de dcido clorhidrico al 5% y luego con adﬁéi%as— ‘
ta pH neutro, La fase organica se anhidrificd con NaéOZﬁinhi—
20, dro y se evepord el disolvente, obtonidéndose asi 5,2'§QEE un
sdlido blanco que, recristalizado en &ter de petrdloo (25 cc)
proporciond 4,5 g do producto (pureza = 91% segln CGL) con
un rendimiento dal 65,5% (s6lido blancs, punto de fusidn =
58-592¢C),

25, EJEMPLO 11,

Operando de conformidad con el ejemplo 10
y a partir de N~(l'=metil=2!=2'~dimetoxi~etil)?2,E=dimotil=
anilina y de clorurc de benzoilo, se prepard la Nw(l'emo=

£il-2t, 2'dimetoxiwetil)=N=(2,6~dimetil~Ffenil)~benzamida (com=~
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puesto 5, Tabla 1) en forma de un aceite limpido,
EJEMPLO 12,

Preparacidn de N=(metil-metoxicarbonil-
-~metilen)=~2, 6=dimetil=anilina.
[:
~ COOCH,

HaC Ha

A una solucidn de 2,6-dimetilmanilina
(37,2 cc; 0,3 mol) en benceno (200 cc) se adiciond 0,5 g de
ZnCl, vy, 2 gotas y a la temperatura del ambienta,-33,2.cc
(0,33 mal) de piruvato de metila,

'Se calentS la mezcla reaccional a ig
temperatura de reflujo durante 7 horas mientras se desti-
laba azeotrdpicamente sl agua formada durante la reéébﬁén,
luego se evapord el disolveﬁte, obteniéndose asi 65}9*49 un
aceite, que se destild, recogiéndose la fracecidn qué'hirvié
a 87-882C a una presiln de 0,07 mm de Hg, o

De este modo se obtuvicron 42,5 g do pro~
ducto con una pursza del 92% segin CGL (rendimiento = 63,5%).

EJEMPLO 13,

Preparacién:de Ne( 2, 6=dimetilfonil)~Nm~(l!~carbometoxivinil)-

~fenilacetamida (compuesto 11, Tabla 1),

} 7 ~ se instild a la temperatura del ambicnte
4,35 cc de fenil=acetil~clorure (0,033 mol) a una solucidn
de 6,7 g (0,03 mol) de N~-(metil-~metoxicaxbonil-metilen)=2,6~

~dimetil=anilina (preparado tal como se ha deserito en ol
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ejemplo 12 y oon puraeza dol 92%) en tolusno (100 cc).

Se calontd la mezcla roaccioﬁal en reflujo
y so mantuvo en una corrlente de nitrdgeno durante 3 horas,
despubs do Lo cual so ovapord el disolvente, obtenidndoso |
asi, 10,8 g de un aceite de color amarillo claro gue solidi;
ficd con frotamisntc. E1 producto bruto asi obtenido se cris-
talizd en #ter de petrdleo, obtenidndose 2 g de producto (un
s§lido blanco pure segiin TLC), siondo el rendimiento del 21%
(TLC = cromatograffa de capa delgada).
EJEMPLO 14,

Actividad prevdntiVa sobre mildeu de vid,

(Plasmapara viticola (B. et C.) Berl et de Toni).

Sa trataron hojas de vid cv. Doleectto,
oultivado on tiosto en un medio acondicionado a 259C 1y 60%
de humodad relativa, rociando sochre ambas caras los productos
que se prusban on una solucidn hidroacetdnica (20% en volumen

de acetona). PR

A distintos intérvalos de tiempoAQ‘pPrtir
del tratamiento se rociaron las hojas sobre sus caras,;;%erio-
res con una suspensidn acuosa de conldios de Plasmopaf&ﬁbi-
ticola (200,000 conidios/cc); después de un tiempo de raesiden-
cia de 24 horas en un ambiente saturado de humedad, a 21eC, se
transfirieron las plantas al 70% de humedad relativa y 212C
para el perfodo de incubacidn (7 dias). Por Gltimo se evalud
la intensidad de la infeccidn segin indices de una escala de
evaluacién que v de 100 (plante sana) a 0 (planta totalmente
infectada).

EJEMPLO 15,

Actividad ourative sobre mildeu do vid

. owk W‘M‘““ﬁ“‘“’-“"’m“"f'":*'M%WMA&‘M-,ﬁ.‘ww-'-r»--:'i'"'v“--! R T S PRSI
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(Plasmopara viticola (B, et C.) Berl st de Toni).

o Se roclaron las carés inferiores de hojas
de plantas de vid cv, Dolcetto, -cultivadas en tiesto en un
medioc mcondicionada a 252C y 60% de humedad relativa, con

una suspensidn acuosa de conicidos de Plasmopara viticola

(200.000 conidios/ce); despuéds de un tiempa de residencia
de 24 horas en un ambiente saturado de humedad a 219C, se
dividieron las plantas en tres grupos. Se trataron las
plantas de cada grupo rociando las caras de las hojas con
los productos que se prueban en una solucidn hidroacetdnica
al 20% de acetona (vol./vol.), al cabo de 1, 2 y 3 dias res-
pectivamente a partir de la infeccidn,

Al término del perfodo de incubacidn (7 dias

so evalud visualmente la gravedad de la infeceidn segir in-

' dices de una escala de evaluacidn que va -de 100 (planta sana)

a 0 (planta totalmente infectada),
EJEMPLO 16,

PR

Actividad inmunizante sobre mildesu de vid, 7

(Plasmopara viticola (B. et C,) Berl et de Toni -

Se rociaron las caras.superiores de hﬁﬁgs
de plantas de vid cv. Dalecetto, cultadés en tiesto en un am-
biente acondicionado, con el productoc gue se prueba en una
solucidn hidroacetdnica al 20% de acetona (vol./vol.).

Luego las plantas se mantuvieron en un ambien-
te acondicionado durante 6 dias; al 72 dia se rociaron las
caras inferiores de sus hojas con una suspensidn de conidios
de Plasmopara viticola (200,000 conidios/ce); después de un
periodo de residencia de 24 horas en un ambiente saturado

de humedad, se llevaron de nuevo las plantas a un ambiente
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acondicionado, Al término del poriodo de incubacidn (7 dias)
se svalud la gravedad de la infeccidn visualmente seglin {ndi-
ces de una oscala de avluacidn que vi de 100 (planta sana)

a 0 (planta totalmente infectﬁda).

Actividad sistémiog_preventiVa sobre mildeu de vid,

Plasmopara viticola (B. et C.) Berl et ds Toni),

Se trataron plantas de vid cv. Dolcstto,
cultivadas en tiesto en un ambiente acondicionado a 259C y
60% de humedad relativa, introduciende en el terreno una so-
lucidh hidroacetdnica al 10% de acetona (vol./vol.) del
producto que se prueba, a una concentracidn de 0,01% (refe-
rido al volumen de la tierra). . TR

lLas plantas se mantuvieron en un ambients
acondicionado y, a distintos intérvalos de tiempo é;bq?zir
del tratamiento, se roclaron las caras inferiores de sus
hojas con una suspensidn acuosa de conidios de Plasmopara
viticola (200,000 conidios/ce). L

Despues de un tiempo de resistencia qé\é;
horas en un ambiente saturado de humedad a 212C, se ﬁ%;bs~
firieron las plantas al 70% de humedad relativa y Zlgﬁahu—
rante la duracién del perfodo du incubacién (7 dfas). Por
Gltimo se evalud la intensidad de la infeccidn segin f{ndices
de una escala de svaluacidn que va de 100 (planta sana) a |
0 {(planta totalmente infectada),
EJEMPLO 18,

Actividad preventiva sobre mildeu de tabaco

(Peronospora tabacina Adam),

Se trataron las hojas de plantas de tabaco

cv Burley, cultivadas en tiesto en un ambiente acondicio-
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nado, rogiando sobre ambas caras de las hojas el producto
que se pruesba en una solucifn hidroaceténica al 20% de ace-~
tana (val./vel.).

» AL cabo de 2 dias ds dicho tratamiento se ro-
cliaron ;as caras inferiores de las hojas con una suspensidn

acuosa de conidics de Peronospora tabacina (200.000 conidios/

ce).

, Despuds de un periodo de residencia de 6
horas en un ambisnte saturado de humedad se trénsfirieron
las plantas a un ambiente acondicionado a 202C y 70% de hume-
dad relativa para la incubacidn de los hongos. Al término del
perfodo de incubacidn- (6 dias) se evalud la gravedad ‘de’ la
infeccién de forma visual segln los indices de una oscala
de evaluacidn que vi de 100 (planta sana) a 0 (planta.ta
talmente infectada),

EJEMPLO 19,

fotividad curativa sobre mildeu de tabaca, gy

s -

z
-

Se rociarecn las caras inforiores ds lags hojas
de plantas de tabaco cv, Burley, cultivadas sn tiesto en un
ambiente acondicionado con una suspensidn acuosa de conidios

de Peronospara tabacina (200,000 conidios/ec). Después de una

residencia de 6 horas en un ambiente saturado de humedad se
dividieron las plantas en 2 grupos y sc transfirieron a un am=
bieﬁte acondiecionada a 202C y 70% de humedad relativa para la
incubacién de los hongos, Después de 24 y 48 horas a partir

de la infeceidn se tratd el primer y segundo grupo, respec
tivamente, rociando el producto que se prueba en una solucidn

hidroacetdnica al 20% de acetona {vol./vol.,) sobre ambas ca~-

ras de las hojas.
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Al término del perfodo do incubacidn (6 dias)
se evalud la gravedad de lo infoccidn visualmente segln una
eseala de evaluacidn que va de 100 (planta sapa) a 0 (planta
totalments infectada).

EJEMPLO. 20,

Actividad preventiva sobre mildeu de tomate

(Phytophthora infestans (Mont) da Bary),

Se roeiaron las hojas de tomateras cve. Mar-
mande, cultivadas en tiesto on un ambients acondicionado a
269C y 60% de humedad zelativa, con una solucién hidroace-
ténica al 20% de acetona (vol,/vol.) de los productos gue se
prusban. Al cabo de 1 dfa so efesctud la infeccidn roelando
las caras inferiores de las hojas con una suspensidn acuosa

de conidics de Phytophtora infestans (2d0.000 conidi&h]bc);

dospués de un tiempo de residencia de 24 horas en un ambiente
sﬁturado do humedad a 212C se transfiriesron las plantag, para

el perfodo de incubacidn (4 dias), a otro ambiente doondicio=-
nado ol 70% de humedod relativa y a 218(, .l
Al término de dicho perfodo sc evalud 1a

Nyan

gravedad de la infeccidn segin Indices de una escala de esva-~
luacidn que v de 100 (planta sana) a 0 (planta totalmente

infoctada).

EJEMPLO 21,

Actividad curativa sobre mildeu de tomaote

(Phytophthora infustans (Mont) ds Bary),

e roclaron por ambas caras las hojas de
tomateras cv. Marmande, cultivadas en tiesto en un ambiente
acondicionado a 269C y 60% de humedad relative, con una sus-

pensidn acuosa de conidios de Phytophthora infestans
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(200,000 conidios/cc).

bespubs de un perfodo de rosistencia de 24
horas em un ambiente saturade de humedad, se trataron dichas
hojas con el producto que se pruéba en una solucidn hidroa~
cetdnica al 20% de acetona (vol./vol.) rociando ambas caras
de las hojas. Al término del perfodo de incubacidn (4 dias)
se svalud la gravedad de la infeccidn de forma visual sagin
{ndices de una sscala de evaluacidn que va de 100 (planta sa~
na) a 0 (planta totalmente infectada).
EJEMPLO 22,

potividad sistémica preventiva sobre mildeu des tomate

(Phytophthora infestans (Mont) de Bary),

Se traéaron tomateras cv. Marmande, cultiva~-
das en tiesto en un ambiente acondicionado a 262C y &0% de
humedad relativa, adicionando al terrzeno una solucidn hidroa-
cetbnica al 10% de acetona (vol./val,) del producto‘gug.se
prusba, a una concentracidn de 0,01% (referido al volumen de
la tierra). o

Las plantas se mantuvieron en un ambiente

acondicionado y, después de 3 dians a partir del tratamiento,

se rociaron las hojas, por sus caras inferiores, con una
suspensidn acuasa de conidios de Phytophthora infestans

(200,000 conidios/cc),

Después de una residencia de 24 horas en
un ambiente saturado de humedad a 212C, se transfirieron
las plantas a otro ambiente acondicionado al 70% de humedad
relativa y 212C, en donde se dajaron durante el perivdo de
incubacidn (4 dias),

Al término de dicho perfodo se evalud la
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intensidad de la infeceifn seglin los {ndices de una escala de

svaluacidn que Qé de 100 (planéa sana) a 0 (planta completa--
mente infectada),
EJEMPLO- 23, .

I}

Determinacidn de la fitotoxicidad

Se trataron las hojas de planta de vid cv.
Dolcetto, cultivadas en tiesto en un ambiente acondicionado
a 259C y 60% de humedad relativa, rociando sus dos caras con
los productos que se prueban en una solucidn hidroaceténica
al 20% de acetona (vol,/val,),

Al cabo de 7 dfas se svalud la gravodal ds
los sintomas fitotdxicos de forma visual segln {ndices do
una oscala de evaluaciéﬁ que va de 100 (planta totalmente
dafada) a 0 (planta sana). _ RN

o _

REIVINDICACIONES | et

Descrito el objeto del presente invento ‘ce-

declaran nuevas y de propia invencién las siguientes Teivin=

~a

dicaciones,’ S
1, Un procedimisnto para la preparacidn de
nuevas acil=anilinas de actividad fungicida, de ;a férmula
general
3 4
R 0
™~ ’/R P.2

c
#=(CH) e Ny

- (1)

en donde

R N U R E ST & IR
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Ry R (igualss o distintos entre si)

it

Hs CHa3 CoHgs
n.CSH7; -CHZ-CH=
=CH2; -CH=CH~CH3;
RS y r% (iguales o distintos entre si) = H; alquilo Cy~Cx3
halometilo; Clj F3
CNs O=-alquilo; S~al~-
quilo; alcoximetilo;
o R y R4 juntos son (CH2=)

X = =C-R’; =C-0-R" (R = alguilo C;=Cs); ON; ~CH(OR®),
i 1]

0 0
o6
(R° = alquilo o alquilideno); c-v/ (R y R” = H,
: Y'Y
' 0
alquilo)
n = 0,1
72

!
Z = fenilo opcionalmente sustituidog -(CH)m-Y; CH2~C--R8
i

2 -0
y R = H’ CHB; m = 1’2;

Y = alquinilo 02-08; fenlilo opcionalmente sustifuido;
cicloalguilo CS-CB; fenil=acetilo, furilo; tienilo;
piridilo; grupos heterociclicos conteniendo 2 o 3 hete
rodtomos, uno de ellos distinto de nitrdgeno;

R® ¢ CHy; alcoximetilo; halometilo; O-alquils,

caracterizado porque se hace reaccionar una anilina de la

férmula generals ‘
3 4
R\\\C,,R
X - (CHZ)n//// \\NH (11)
R
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(en donde R, Rl, Rs, R4, X yn tienen el significado antes
indicado)
en un disolvente inerts y en presencia de dimetilformamida
o de una base aceptora de Acido halogenhidrico, con el élo~
ruro de un acido carboxflico de la férmula:
' cL - ¢ -2 - (111)
0

(en donde Z tione el significado antss indicado),

2, Un procedimiento seglin la roivindicacidn
1, caracterizado en una variante de su realizacidn, porque
cuando en la férmula general Z significa =CH,=C0-CHg, se

hace rcaceionar, en un disolvente inerte, la anilina da la

férmulas
3 4
R\\\C’/,R
BECHPT ) (11)

(en donde R, Rl, RS, R4, X y n tienon el significado }%puesto
en la reivindicacién 1) ' o
con dicoetono
CH2 = (=0
H2~ ‘= 0

3, Un procedimiento para la preparacidn de
nuevas acil=anilinas de aectividad fungicida,

Segin so describe y reivindica en lﬁ presen-
te memoria descriptiva que consta de 33 paginas foliadas y

escritas a maquina por una sola de sus caras,

C e RN AL v AT AR 1 55
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