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"PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE ACIDOS IMIDAZOLCARBO 
XILICOS Y SUS DERIVADOS".

rivado8 da banxhidrilimidaxol con sustitución da alcohilo 

an al anillo da imidaxol. Asimismo fueron descritos ya ác¿ 
dos 1-banoil- y 1-tatrahidronaftil-imidazol (5)-carboxín 

eos y sus ásteres (3. Med. Cham. 1J5, 336-337 (1972). Deri­
vados da benxhidril-imidaxol con una función carboxilo an 
al radical imidaxol no son conocidos hasta ahora.

das propiedades como agantaa protectoras de plantas y ragú 
ladores dal crecimiento.

Objeto da la invención as, por consiguiente, un 

procedimiento para la praparaoión da compuestos da fórmu-

Mamoria descriptiva
A partir da la DT-OS 2 130 673 son conocidos de

Sa ha hallado que talas compuestos poseen valió­
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an las qua

m - 0 - 2 ; n K l o 2 y  m̂ -n a 3;

R halógeno, (C^-Cg)alcohilo, a lilo , hidroxi-(C<,-Cg)alcohilo, 

halógeno(C^-Cg)alcohilo, (C<]-Cg)alcohiltío, ciano, fe 

nilo o fanilo-ÍC^-Cglalcohilo!
R̂ hidroxi, (C<j-Cg)alcoxi, hidroxi-(C2-Cg)alcoxi, (C2-Cg)- 

alcoxi-alcoxi, di-(C<j-Cg)-alcohilfosfinil-(C^-Cg)alcoxi, 
0i-(C,j-Cg)alcohilfosfinil-(C^-Cg)hidroxialcoxi, omino, 
(C^-Cg)-alcohilamino, di-(C^-Cg)-alcohilsmino, dl-(C^-Cg)- 

í^ -C ,)- .l .o h il..irm , h id r.x ilin o , ÍC,-C,) 
alcoxlamino; N-(C^-Cg)-alcohil-N-(C^-Cg)-alcoxlamino, 

anilino, N-pirrolidino, N-piparidino, N-morfolino, hidrjg 
lino, N'-(C,]-Cg)-alcohilhidrazino, N',N'-dimatilhidrsz¿ 
no o N'-fenilhidrazino,

R̂  y R̂  aon igualaa o diferentes y aignifican hidrógeno, haló

gano, (C^-Cg)aleohilo, trifluormetilo, hidroxi, (C^-Cg),
alcoxi, halógano(C^Cg)-alcoxi, (C^-Cg)alcohiltío, ciano,
nitro o acatamino, y

R hidrógeno o fenilo 
4

así como aua aalaa no tóxicas con ácidos o basas.

En los compuestos de la  fórmula I "halógeno" ra 

presenta preferentemente cloro o bromo. En al caso da la s aa 
lee de los compuestos se trata preferentemente de sales da 

ácidos con ácidos minerales, tales como por ejemplo ácido ni 

trico, acido clorhídrico, acido sulfúrico o ácido fosfórico
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o de salas da metalas alcalinoa -  (Na,K)- o da 8alaa amónioas; 

sin embargo entran también en consideración aalaa da metalas 
alcaiinotárraos o salas con basas orgánicas, talas como tr i  
atilamina.

El procedimiento psra obtener estos compuestos se 

caracteriza por al hacho da que compuestos da la fórmula II

en la que A sign ifica un grupo trim atils ililo  o halogánomagna 
aio, se hacen reaccionar con compuestos da la fórmula III

y s i  aa

(III)

dasaa, en estos compuestos obtenidos los grupos áster
se transastarifican o se saponifican y/o los ácidos libres ob 
tenidos, s i  se desea, se transforman an salas, esteras, esteras 

tió lico s, amidas, anilidas o hidrazidas no fitotóxicas o ( s i  as, 

tán presentes varios grupos áster) sa separa uno da ellos tármi,65
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camente.

La reacción se desarrolla a temperaturas bajas da 

OBC hasta temperatura ambienta o un poco por encima de áata.

Como disolvente se emplea convenientemente benceno, tolueno,

70 tatrahidrofurano o dioxano anhidro.

Loa compuestos obtenidos según la invención puedan 

modificarse a continuación da diversas maneras en el o en loa 

grupos -CO-R .̂ Por ejemplo pueden saponificaras ásteres da m¿ 

ñera conocida para formar ácidos libres o aua salea. Estos áci 
7S dos librea, mediante saponificación da grupos estar, puedan

transformarse a través da los cloruros de ácidos en otros asta 
res, ésta res tió licos, amidas, anilidaa o hidrazidas dé la  fór 

muía -CO-R .̂ Asimismo s i  están presantes 2 grupos áster uno da 
ellos pueda saponificarse y descarboxilarse.

B0 Los compuestos obtenidos según la  invención son uti­
lizadlas da forma múltipla como agentas para al tratamiento de 

plantas en la agricultura y en la  jardinería. Son reguladoras 

eficaces da crecimiento, herbicidas y fungicidas. Además pueden 

utilizarse para combatir musgo, bacterias fitopatóganas así co 
85 mo en forma da antimicóticoa.

Para la  preparación de los agentes, las sustancias 

activas obtenidas según la  invención se llevan de manara cono­

cida en s í ,  solas o en combinación con otras sustancias activas 
o nutritivas, a las formulaciones usuales, talas como polvo, po¿ 

90 vos, pastas, granulados, soluciones, espumas, emulsionas y sus-



pensionas. Para mezclar y extender laa sustancias activas aon 

adecuados por ejemplo disolventes, gasas licuados, agentas 
emulsionantes, agentas dispersantes, agentas formadoras da a_a 

puma y materiales sólidos da soporta talas como están a dispg 

sición para la elaboración de agentas protectoras da plantas 
o productos farmacéuticos.

Los compuestos pueden utilizarse dentro do un margen 

da concentración considerable da aproximadamente 0,00005 hasta 
2 %. En casos especiales las sustancias activas pueden llagar 

a emplearse en una concentración superior, s i  hasta en forma 

pura, por ejemplo molturadas de manara microfina. Si se u t i li­

zan como agentes herbicidas o reguladoras de crecimiento sacien 
da la  concentración da sustancia activa por cada Ha de super­
fic ie  da suelo en general a 0,01 hasta S kg de sustancia acti­

va. En la formulación da las sustancias activas se prefieren 
polvos para rociar al 20 hasta 50 %, que contienen las propor­

ciones usuales da mádios inertes, paz da celulosa y agentes 

humectantes, evantualmanta también agentas adharantaa, concen­
trados de emulsión al 15 hasta 30 % así como granulados al 5 % 
junto a agentes para espolvorear da diferentes concentraciones 
da sustancias activas. Preparados para al tratamiento da hon­

gos da la  pial contienen por lo regular 0,5 hasta 2 % da la 

sustancia activa.
Como reguladores da craoimiento los compuestos obte­

nidos según la  invención manifiestan una actividad excelente



inhibidora dol craoimianto por ejemplo an al caso da caréalas, 

habaa y cáapad decorativo así como an la pruaba germinal da 
aamillaa da lino y da granoa da avana.

Con ayuda da raguladoraa da oracimianto pueda fac.i 
lita rse  la cosacha y aumentarse al producto da la misma a in­

crementarse al mismo tiempo la calidad da los productos da la 

ooaacha. Mediante reducción del ta llo  y raforzamiento dal mis 

mo an al caso da caréalas sa mejora al abastecimiento da sus­

tancia nutritiva da las espigas y puedan evitarse perdidas por 
almacenamiento. Adamas pueda aumentarse al contenido de protejí 

ñas an caréalas y soja así como al oontanido da azúcar an ramo 
lachas y cañas da azúcar mediante la  utilización da reguladoras 
da crecimiento. Otros campos da aplicación son por ejemplo la 

potenciación de la multiplicación da esquejas y dal eracimiag 

to de hojas an plantas de tabaco. En zonas de conservación púa 

da controlarsa al craoimianto da césped, hierbas y bosquaoilloa, 

por lo que puedan reducirse loe costas de conservación. En og 
sos espaciales sa haca posible por vaz primara o por lo manos 

sa abarata la  utilización da ayudas mecánicas para cosechar 
mediante la utilización da reguladoras da crecimiento. En al 

cultivo da plantas decorativas puede consaguiraa una buena 

adaptación a las exigencias cualitativas y temporales dal mar 
cedo.

Los compuestos obtenidos según la invención posean 
además muy buenas propiedades herbicidas contra una gran seria
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da hierbas parjudicialas y malas hierbas dicotiledóneas, eco 

nómicamente importantes, especialmente antes del brota. Por 

otra parte son compatibles frente a algunos cultivos importan 

tea desda el punto da vista de la agricultura y de la jardi- 

naría, tales como algodón, maíz, colza, habas etc, de ta l ma 
ñera que son adecuadas para combatir selectivamente malas hlar 

bas.

Los compuestos tienen ademas un efecto excelente, 

en parta aistémico, contra hongos fitopátoganos y por alio  

15Q son extraordinariamente adecuados como agentas protectores de
plantas. Manifiestan un buen efecto fungicida por ejemplo con 
tra uradinaas, Phytophthora infestans, Plasmopara vitícola, 

Vanturia inaaqualis, Phoma batas y Botrytis ciñeras así como 
contra hongos de la piel talas como Trichophyton mentagrophy- 

155 tes y Microaporium cania.

Un efecto fungicida excelente presentan loa compuaa 

toa oontra Piricularia oryzqa y aapacies da oidio an pepino, 

cereales (trigo y oabada), manzanas y plantas decorativas. Hay 
que subrayar especialmente al excelente afeoto fungicida da 

160 loa compuestos oontra espacies da oidio o mal blanco resistan
tes contra banzimidazol.

Los agentas fungicidas puedan formularse de manara 
usual por ejemplo como polvos, polvo para rociar, dispersio­

nes y concentrados en emulsión. Su contenido de sustancia ac 
tiva total ascienda preferentemente a 10 hasta 90 % an peso.16S
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Ounto a ésto contienan las uaualaa auatanciaa adharantaa, hu 

mactantaa, diaparaantea, da carga y da soporta,

R E I V I N D I C A C I O N E S

1). Procadimianto para la preparación da ácidos iwi 
dazolcarboxilicoe y aua derivados, da fórmula I

(f°"" l)n

an laa que
m - 0 - 2 ; n - 1 Ó 2 y  m̂ -n ^*3;

R - halógeno, (C<,-Cg)-alcohilo, a lilo , hidroxi-(C,,-Cg)-alcohilo, 
halógano-(C^-Cg)-alcohilo, (C^-Cg)-alcohÍltío, cieno, fe 
nilo o fanilo-(C^-C^)alcohilo;

R̂ - hidroxi, (C^-Cg)-alcoxi, hidroxi-(C2*Cg)-alcoxi, alcoxi- 

(C2*-Cg)-alcoxi, di-(C^-Cg)-alcohilfoafinil-(C^-Cg)alcoxi, 

di-(C^-Cg)-alcohilfosfinilo-(Cg-C^)-hidroxialcoxi, amino, 
(C^-Cg)-alcohilamino, di(C^-Cg)-alcohilamino, di-(C^-Cg)- 

alcohilamino-(C^-Cg)-alcohila[!!Íno, hidroxiamino, (C^-Cg)- 

aleoxi-amino; N-(C^-Cg)-alcohilo-N-(C^-Cg)-alcoxiamino, 
anilino, N-pirrolidino, N-piparidino, N-morfolino, hidra 

riño, N'-(C^-Cg)-alcohilhidrazino, N',N'-dimatilhidrazino
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o N'-fenil-hidrazino,

Rg / Rg son igualas o diferantas y significan hidrógeno, halj5 

gano, (C^-C^)-alcohilo, trifluorm atilo, hidroxi, (C^-C^)- 

alcoxi, halógano-(C^-Cg)-alcoxi, (C^-Cg)-alcohiltío ciano, 
nitro o acatamino, y

R̂  sign ifica hidrógeno o faniio asi como sus sa&ae no tóxi­
cas con ácidos y basas,

earactarizado por el hacho da qua compuestos da la fórmula II

(II)

en la qua A sign ifica un grupo trim atila ililo  o halóganomagna 

sio , aa hacen reaccionar con compuestos da la fórmula III

(III)

205
an la qua B constituya un átomo da halógeno o al grupo hidro 

xilo , desarrollándose la reacción a temperaturas bajas da oac
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hasta temperatura ambienta o un poco por encima de esta.

2 ) . Procedimiento da acuerdo con la reivindicación 
1, caracterizado por al hacho da qua los grupos áster aa tran¿ 

aatarifican o saponifican y/o loa áoidoa libras obtenidos, s i  

sa daaaa, sa transforman en sales, esteras, ásteres tió licoa, 
amidas, anilidas o hidrazidas no fitotóxicas o ( s i  están pre­

santes varios grupos áster), se separa uno da e llo s térmica­
mente.

3) . "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE ACIDOS 
IMIDAZ0LCARB0XILIC03 Y SUS DERIVADOS".

Esta memoria oonata de 10 hojas foliadas y mecano­

grafiadas por un solo lado da sus caras.
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