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"Procedimiento para la preparación de una composición 
fungicida"

IMPERIAL CHEMICAL INDUSTRIES LIMITED, 
entidad inglesa, residente en 
Imperial Chemical House, Millbank, Londres, 
S.W.I., Inglaterra.

La presente invención se refiere a un 
procedimiento para la preparación de compuestos fungí 
cidas que como ingrediente activo contienen un deriva­
do de pirimidina, a nuevas pirimidinas, a procedimien- 

5. tos para la obtención de nuevos derivados de pirimidina

Mod.!H
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y a métodos para combatir las enfermedades fangales 
en las plantas.

o ana sal 6 un éter del mismo, en la que R^ y Rg sig­
nifican hidrógeno, un hidrocarburo sustituido o sin 
sustituir, un heterociclo, un radical bencilidin-imino, 
un radical amino o amino sustituido libre de azufre, 
un radical ciano, un radical carbamoilo sustituido o 
sin sustituir, un radical R.CO- 6 R.SOg, en el que R 
es un radical hidrocarburo sustituido o sin sustituir, 
o y Rg,junto con el átomo de nitrógeno adyacente 
forman un heterociclo sustituido o sin sustituir que 
puede contener uno o varios átomos heterociclicos adi­
cionales y en la que R^ y R^ significan hidrógeno, ha­
lógeno, un radical hidrocarburo sustituido o sin sus­
tituir enlazado directamente a un átomo de carbono del 
anillo pirimidinico o a través de un átomo de 0 6 de S 
al mismo, un radical alquilo heterociclicamente susti­
tuido, un radical nitro, un radical amino sustituido 
o sin sustituir, siempre que R^ no sea un radical ami-

De acuerdo con la presente invención se pro?
vé un compuesto fungicida que comprende como ingredien­
te activo un derivado de pirimidina de fórmula



no, un radical alquilsulfonilo, o y juntos for­
men un radical puenteador alquileno, sustituidos-sin 
sustituir, y en el que X es un átomo de oxigeno o azu­
fre, y un agente vehículo para el ingrediente activo 
que comprende un disolvente sólido o un diluyente li­
quido que contiene un agente humectante.

Compuestos fungicidas preferentes según

10.

15.

la invención comprenden como ingrediente activo un 
derivado pirimidinico de fórmula

o una sal o un éter del mismo, en el que R^ signifi­
ca hidrógeno, alquilo, o aralquilo sustituido o sin 
sustituir; Rg es hidrógeno, alquilo, alquenilo, ari- 
lo sin sustituir o arilo halo-sustituido, alquilo- 
sustituido o alcoxicarbonil-sustituido, amino, sin 
sustituir o sustituido, libre de azufre, ciano, alquilo- 
carbonilo, halo-alquilcarbonilo- heterociclico, alquilo 
heterociclicamente sustituido, carbamoilo, ó R^ y Rg 
junto con el átomo N adyacente forman un anillo hete­
rociclico que puede contener uno o varios átomos hetero- 
ciclicos adicionales; R^ y significan hidrógeno, haló­
geno, alquilo, aralquilo, alquenilo, alquiltioalquilo, 
alcoxialquilo, hidroxihaloalquilo, nitro, arilazo ó al­
quilo heterociclico que puede contener un átomo de N,

R



5.

arilo sin sustituir o sustituido o ariioxi, o ari^tio, 
amino, alquilamino o alquilsulfonilo; y X es un'átomo 
de oxigeno o azufre; y un agente vehículo para el in­
grediente activo que comprende un disolvente sólido, 
o un diiuyente liquido que contiene un agente humectan­
te.

Compuestos especialmente preferentes segán 
la invención comprenden como ingrediente activo un deri­
vado de pirimidina de fórmula

10* o un éter del mismo, en el que R^ y Rg significan
hidrógeno o radicales de alquilo inferior, & R^ y Rg 
junto con el átomo de N adyacente forman un anillo 
heterociclico, R^ es un radical alquilo inferior,
R^ es un radical alquilo inferior o alquenilo, y X 

15* es un átomo de oxigeno o azufre, y un agente vehícu­
lo para el ingrediente activo que comprenden un disol­
vente sólido o un diluyente liquido que contiene un 
agente humectante.

Los ingredientes activos del compuesto 
20o fungicida segán la presente invención son anfoteros y

la invención incluye por lo tanto, como arriba indica­
do, los compuestos fungicidas en los cuales el ingre-
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diente activo está presente en forma de una sal.
Las sales preferentes son las sales de metal alcalino 
y las sales haloideas.

Los derivados de pirimidina están refe- 
ridos, para mayor conveniencia? a través de la pre­
sente especificación y reivindicaciones, como teniendo 
la fórmula

XH

en la que X significa azufre u oxigeno. Los compues­
tos, sin embargo, también existen con estructuras tau- 

^0. torneras de la forma siguiente:
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5.

10.

b  U

y queda entendido que la presente invención incluye 
también las formas tautomericas de tales compuestos.

Derivados de pirimidina específicos de 
la invención, que han sido encontrados especialmente 
titiles, se relacionan en las tablas I hasta III más 
aba^o. En la tabla I se mencionan" las hidroxipirimidií--;-? 
ñas y en las tablas II y III se mencionan derivados de 
pirimidina eterificados con O y S. Los radicales 
^ 1̂ 2* ^3 y ^4 ^  tabla I y adicionalmente el ra­
dical en las tablas II y III corresponden a las
fórmulas I y II más abajo.

En estas tres tablas se expresan los pun­
tos de fusión (p.f.) y los puntos de ebullición (p.eb.) 
en grados centígrados.

FORMULA I FORMULA II
(Tabla I) (Tabla II)

En esta especificación la numeración del 
anillo pirimidinico es como sigue:

15.
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Se hace la observación que las posiciones 
4 y 6 son equivalentes.

T A B L A  I
HIDROXIPIRIMIDINAS (en las que X en la fórmula I es 0) 

Los compuestos señalados ** son compuestos nuevos.

CompuestoNS NRjRg ^  .
Características
físicas

* 1 -NH.CN CH3 pto.fusión 
295-2983

* 2 -N(CH^)g CH^ p.f. 84^

* 3 -NÍCH^g CĤ nĈ H? p.f. 1203

4 -NÍCH^g CĤ RO^Hg p.f. 1023

* 5 -NÍCH^g <^3 a°6^3 p.f. 803

6 -NHg CH^ RO^Hg p.f. 257*

7 -N(CH^)2 CĤ Br p.f. 232-2333

8 -NHg CĤ - C H 2 - Q p.f. 277.5-278.53

* 9 <^3 R C ^ p.f. 149a

K
10 - N ^ ^ O

\ _ y
CĤ RC^g p.f. 192-1953

* 11 -N(CH^)g H p.f. 1403

12 -N(CH^)g CĤ
CE=OH- p.f. 1743
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C(MPU3ST(N3 4̂ Características
físicas* 13 -NH-OgB̂.Br(p) CH^ R̂Hg p.f. 176a* 14 -NE-CgH.-CO.OCHK(p) CH, RC^Hg p.f. 147-1503* 15 -.HH-CgHpCÊp) OH,a C4H3 p.f. 185-1873* 16 - N ^ N - C E -  Y-/ ^ OH, p.f. 162-1643* 17 -N(CH^)g CH, -̂2-Qp.f. 188-1903*18 -N(CĤ)g €) RĈg p.f. 182a* 19 -N(CH^ 2 OH, -CH(CH^)2 p.f. 181-1833* 20 -NH4(CHp)̂-N̂l3 CH^ R^Hg p.f. 139-1413*21 -iT/BHg-Qy, CH^ RĈg p.f. 1513* 22 -NH-CO-NHg OH, B^Hg p.f. 2073* 23 -m-m-Q, CS3K04B9 p.f. 1853* 24 -o OH, p.f. 212-2163* 25 CH, RÔRg P.f. 145-148326 -NH-NHg OH, R°̂9 p.f. 201-2123* 27 -NH-CO-CH^ CH, RĈHg p.f. 1533* 28 -NH-CHÍCH^)^ CĤ jR̂Hg p.f. 135-1373
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COMPUESTONS =3 Características
físicas

x 29 -NH-CHg-̂̂ ^ 9 p.f/76=

* 30 NHCgĤ 3̂ RĈHg p.f. 159^

* 31 -N(CĤ)g CH,
ácHa

H p.f^ 1183

* 32 -NÍCĤg CĤCB̂CHg-OCHgCHg- p.f. 104-1053

* 33 -NÍCĤg H RĈg p.f. 843

* 34 -NHnC.Ho4 9 <̂3 p.f. 1433

* 35 -N(CĤ)g CĤCĤ-SOg- p.f. 2353
37 -NHg 3̂ CHĝCHg p.f.266-2673
38 3̂ CH(0H)CC1^ p.f. 221-223 

(con descompo-39 -N(CĤ)g H CH(0H)CCl^ p±̂-229"'(con descomp.)
* 40 -NH-CH^

N-.
CĤCH(0H)CC1^ p.f. 196a

41 CĤH p.f. 205-2073

* 42 -NH.OHg.CH=CH CĤRĈHg p.f. 165-1673

43 N(CH^)2 HNOg p.f. 30ia

* 44 -o CĤ 3̂ p.f. 20ia
* 45 -o nĈH p.f. 174-1753

* 46 -o CĤCĤ P.f. 1573

* 47 -N(CĤ2 0^3 ^ 5 p.f. 1413
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Tabla I (Continuación)
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Tabla I (Continuación)
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Tabla I (Continuación)
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Tabla I (Continuación)
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T A B L A  II

o

Hidroxioirimidinas eteradas de fórmula general II 

(en la que X = 0)

Todos estos compuestos son compuestos nuevos

COMPUESTO
N2 NR^a ^3 ^4

Características
físicas

* 109 CH^ o-cHa-CHa-OH punto ebullición 
126-128^/0,4 mm.

* 110 -N(0H^)g o.cHa-cHa-N(CaH^) iP.e. 125-128^/0)23

* m N(CH^)a H H poe. 118-1202/0,1mm

H 112 N(CH^)a H H o.cHa*cH=CHa p.eo 60-65^/0,1

* 113 NÍCH^a ^ 3 CH^ o.cHa.oHaOH p.f. 79-802
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K B nKDINAS QBE OONTIBWPü a, i6rm,üa g.ner^ II
(en la que X = S)

1.5411



Se ha descubierto que se elevan las pro­
piedades fungicidas de los derivados de pirimidina de la 
invención si ambos radicales R^ y son hidrógeno, o 
si R^ es un radical alquilo que contiene más de 7 átomos 

5. de carbono.
Un derivado de pirimidina especialmente 

átil es aquél en el que R^ y R2 son ambos metilo, R^ 
es metilo, es nC^Hg, y XR^ es OH, es decir el com­
puesto Na 4 en la tabla I anterior. Otros derivados 

10. de pirimidina especialmente titiles son aquellos que
tienen los siguientes ntimeros de compuesto en las tar 
blas anteriores: 2, 3, 9, 12, 28, 30, 37, 62, 70, 75,
9L, 116, 117 y 126. Según una forma de la invención 
preferente se suministran compuestos fungicidas, que 

15. comprenden como ingrediente activo la 2-dimetilamino-
4-metil-5-n-hutil-6-hidroxipirimidina ó la 2,etilamino-
4-me til-5-n-butil-6-hidroxipirimid ina.

Los compuestos fungicidas de la inven­
ción tienen actividad contra una gran variedad de en- 

20. fermedades provocadas por hongos incluyendo las enfer­
medades especificas siguientes:

Puccinia recóndita (tizón marrón) en el trigo
Phytophthora infestans (añublo tardío) en los tomates
Sphaeritheca fuiiginea (moho pulverulento) en los pe- 

25. pinos
Erysiphe graminis (moho pulverulento) en el trigo y 
la cebada

Podosphaera leucotricha (moho pulverulento) en la 
manzana

30. Uneínula necator (moho pulverulento) en la vid
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10.

15.

20.

25.

30.
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Plasmopara vitícola (moho lanuginoso) en la vid 
Piricularia oryzae (blasto) en^Lu arroz 
Venturia inaequalis (escara) en la manzana 
Pythium ultimum en los guisantes 
Fusarium culmorum en el trigo

Una característica especialmente dtil 
de la actividad de los derivados pirimidínicos arri­
ba mencionados es su efecto sistémico, es decir su 
capacidad de moverse a través de la planta hasta al­
canzar cualquier parte de la misma que tenga una in­
fección provocada por hongos y combatir la infección.

Los compuestos fungicidas de la invención 
se pueden emplear para combatir los patógenos de 
las plantas en varias formas. Asi se pueden aplicar 
al follaje de una planta infectada, a las semillas 
o al suelo en el cual crecen las plantas o en el que 
se han de plantar.

Segdn otro aspecto, la invención inclu­
ye un método para combatir las infecciones provocadas 
por hongos indeseados en las plantas crecientes, que 
comprenden en aplicar en el emplazamiento de la plan­
ta un derivado de pirimidina como aqdí definido.

Segdn otro aspecto más de la inven­
ción incluye un método para tratar el suelo agrícola, 
que comprende el aplicar al suelo un derivado de piri­
midina como aquí definido.

La invención incluye por lo tanto un mé­
todo para combatir los patógenos de las plantas en el 
cual una planta susceptible a tales patógenos, o las 
semillas de las mismas, se tratan con gerivados de pi-



rimidina como aquí definidos.
Los compuestos se pueden emplear para 

fines agrícolas y hortícolas y el tipo del compues­
to empleado en cualquier caso dependerá de la fina- 

5. lidad en particular para la cual se haya de emplear.
Las formulaciones pueden presentarse en for 

ma de polvos de espolvoreo o gránalos en el cual el 
ingrediente activo se mezcla con un disolvente solido 
o vehículo. Diluyentes sólidos adecuados o vehículos 

10. pueden ser por ejemplo caolín, bentonita, kieselgur,
dolomita, carbonato de calcio, talco, magnesia en pol­
vo, tierra de Fuller, yeso, tierra de Hewitt, tierra 
de diatomeas y caolín. Formulaciones para el trata­
miento de semillas, por ejemplo, pueden comprender 

15. un agente que ayude a la adhesión del compuesto a la
semilla, por ejemplo un aceite mineral.

Las formulaciones pueden presentarse 
también en forma de polvos dispersables o granos que 
comprenden, además del ingrediente activo, un agente 

20. humectante 'que facilite la dispersión del polvo o
los granos en los líquidos. Tales polvos o granos 
pueden incluir materiales de carga y similares.

Las formulaciones pueden presentarse 
también en forma de preparados líquidos para ser em- 

25. pleados como baños o pulverizados que generalmente
son dispersiones acuosas o emulsiones que contienen 
el ingrediente activo en presencia de uno o varios 
agentes humectantes, agentes dg dispersión, agentes 
emulsionadores o agentes de suspensión.

30. Agentes humectantes, agentes de disper-
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25.

30.

3SS394
persión y emulsión pueden ser del tipo catiónico, 
aniónico o no-iónico. Agentes adecuados del tipo ca­
tiónico comprenden por.ejemplo los compuestos amónicos 
cuaternarios, por ejemplo el bromuro ce ti 1 tr ime t ti. amó­
nico . Agentes adecuados del tipo aniónico comprenden 
por ejemplo los jabones, las sales de los monoéste.res 
alifaticos del acido sulfúrico, por ejemplo el sulfa­
to de laurilo sódico, las sales de los compuestos aro­
máticos sulfonados, por ejemplo el dodecilbenoenosul- 
fonato de sodio, el lignosulfonato de sodio, de cal­
cio o amonio, el sulfonato de butil-naftaleno, y una 
mezcla de las sales sódicas de los ácidos diisopropil- 
y triisopropil-naftaleno. Agentes adecuados del tico 
no-iónico comprenden, por ejemplo, los productos de 
condensación ce oxido oe etileno con alcoholes grasos, 
tales como el alcohol oleico, o el alcohol cetilico, 
o con fenoles alquilicos, tales como el octilfenol, no- 
nilfenol y octilcresol* Otros agentes no iónicos son 
los ásteres parciales derivados de los ácidos grasos 
de cadena larga y los anhídridos de hexitol, los produc­
tos de condensación.de tales ásteres parciales con óxi­
do stilánico, y las lecitinas.

Agentes de suspensión adecuados son, 
por ejemplo, los coloides hidrofilicos, por ejemplo 
la polivinilpirrolidona y la carboximetil celulosa 
de sodio, y las gomas vegetales, por ejemplo la goma 
arábiga y la goma tragacanto.

Las dispersiones acuosas o emulsiones se 
pueden preparar disolviendo el ingrediente activo o 
los ingredientes en un disolvente orgánico que puede
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15.

20.

25.

3 3 3 69 4 %gr
contener uno o más agentes d^humectación, de disper­
sión o de emulsión y después agregar la mezcla, asi 
obtenida, a agua que asimismo puede contener uno o más 
agentes de humectación, dispersión o emulsión. Disol­
ventes orgánicos adecuados son el dicloruro de eti- 
leno, el isopropanol., el propilen.glicol, -al diaoe- 
tanol, el tolueno, queroseno, el metilnaftaleno, los 
xilenos y el trioloroetileno.

Las formulaciones se pueden emplear co­
mo pulverizados o también en forma de aerosoles en 
loe cuales la formulación se mantiene en un recipiente 
bajo pfesión en presencia de un agente de impulsión, 
tal como fluorotriclorometano o diclorodifluormeta- 
no.

Mediante la inclusión de aditivos adecua­
dos, por ejemplo para mejorar la distribución, pol­
vos adhesivos y resistentes.a la lluvia sobre las 
superficies tratadas, se pueden adaptar los distintos 
compuestos a los varios usos para los cuales están 
destinados.

Los derivados de pirimidina se pueden 
formular asimismo convenientemente mezclándolos con 
fertilizantes. Un compuesto preferente de este tipo 
comprende los granulos de fertilizantes que incor­
poran por ejemplo mediante revestimiento, un derivado 
de pirimidina. El material fertilizante puede compren­
der por ejemplo substancias que contengan nitrógeno o 
fosfato.

30.

Las formulaciones que se han de emplear 
en forma de dispersiones acuosas o emulsiones se su-
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ministran generalmente en.forma de un concentrado 
que contiene una elevada proporción del material ac­
tivo, debiéndose diluir con agua dicho concentrado an­
tes de su empleo. Estos concentrados deben frecuente­
mente resistir el almacenamiento durante largos pe­
riodos y después de tales almacenamientos ser ain ca­
paces de disolverse en agua para formar un preparado 
acuoso que se mantenga homogéneo durante un tiempo su­
ficiente para que pueda ser aplicado mediante un equi­
po pulverizador convencional. Los concentrados pueden 
contener convenientemente de 10 - 85% en peso de in­
grediente o de ingredientes activos y generalmente del 
25 al 60% en peso del ingrediente o ingredientes acti­
vos. Cuando se diluyen para formar preparados acuosos 
tales preparados pueden contener cantidades variables 
de ingrediente o ingredientes activos,dependiendo del 
objeto para el cual se hayan de emplear, pero se pue­
de emplear un preparado acuoso que contenga entre 0,00l% 
y 1,0% en peso de ingrediente o ingredientes activos.

Debe quedar entendido que los compuestos 
fungicidas de esta invención pueden comprender, además 
de un derivado de pirimidina, uno o más compuestos de 
otra clase que tengan actividad biológica.

Los compuestos de la invención se prepa­
raron en la manera siguiente y se comprobaron contra 
varias enfermedades provocadas por hongos, y los resul­
tados de estos ensayos se reflejan en las tablas IV a 
VI a continuación. En los ensayos, se realizaron ambos 
ensayos, protector y eradicativo y en el ensayo pro­
tector se rociaron las plantas de manera que las hojas30.
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quedasen humedecidas con una solución o suspensión 
conteniendo 500 partes por millón de compuesto activo 
y 0,1% de.agente humectante, y después de 24 horas se 
inocularon con la enfermedad, la extensión de la cual 
se determinó visualmente al final del ensayo. En el 
ensayo eradicativo las plantas se inocularon con la 
enfermedad y después se rociaron (de manera que las 
hojas quedasen húmedas) después de un número de dias, 
dependiendo de la enfermedad, con una solución o sus­
pensión conteniendo 500 partes por millón del compues­
to activo y 0,1% de agente humectante. Los resultados 
se muestran en las tablas IV a VI como graduación dán­
dose la magnitud de la enfermedad en porcientos como
sigue:
Graduación

0
1
2
3

Magnitud de la 
enfermedad en 

%
6l a 100 
26 a 60 
6 a 25 
0 a 5
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Compaes 
to

NB

Paccinia 
recóndita 
(Tizón 
marrón)

Phytophthora 
infestans 
(Añublo 
tardío)

Trigo10
dias

Tomate
4dias

Prot Erad Pro

Sphaerotheca 
faliginea 
(Moho palve 
miento)

Pepino10
dias

-- 

*

Erysiphe 
graminia 
(Moho pal 
veralentó)

Trigo10
dias

Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad^ g LRp<

- % S'Ai ''3 !
— 3 3 3 — 3 *— ^ 4

i
- 3 3 0 - 3 -  i '"''3
— 3 3 3 — 3 — ' 3̂3 --

- 3 1 2 - — — **
— 3 3 1 — 1 1
- 2 1 1 - 3 — 0
— 0 0 1 — 0 - ' 0

f
- 3 3 2 - 3 — "i i1
- 0 0 0 — 0 — i' 1
- 0 0 0 - 0 -  ? 4 0
- 3 3 2 - 1 - ' !'^ 3
- 0 3 - - - -

- 3 3 1 - - - 2
- 0 2 0 - 0 - 2
- 0 3 0 - 0 - 2
- 3 1 2 - 0 - 0
- 0 0 0 - 0 - 1
- 2 0 - - 0 - 0
- 2 3 1 - - - -

- 3 3 0 - 1 - 1
— 0 0 1 * -

i

Erysiphe 
graminis ̂ ^ 
(Moho paíve 
ralentb) *

Cebada  ̂10 r 
dias. ^

bdosph 
*leñ¿otr 
;lLlo^q ,p
-¿verule^ - <

p?" 'yManzan
*7-14. -i' dias

1
2

3
4
5
6

7
8

9
10 
11 
12
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14
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17
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20 

21 
22

0
3
3
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0
0
0
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0
0
0
0
0
o
o
o

o
o
o

POOR
QUAUTY

o
o
o
o
o
o
o
0
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o
o
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1
0
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Tabla IV Continuación

Puccinia Phytophthora
infestans

Sphaerotheca Erysiphe ' Erysiphe ^ i^Boá'osph
Compues recóndita fá¡T.iginea graminis graminis .r ^eucotr

to /Tizón
marrón)

(Añublo
tardío)

(Hpho pulve­
rulento)

(moho pul 
verulento)

(moho pul#; 
rulénto)^ ^j/holio p 

fn-rulent
Ns

Trigo Tomate Pe pino Trigo Cebada ^manzana
10 10 10 10 7-14

días días dias dias di as diasEÍ ... ....
Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad;' ^Érot Er

23 0 0 0 — 3 3 1 - 3 - ^ : 2
24 0 0 1 - 0 0 1 - 0 -

¡ P - -
25 0 0 0 - 3 3 0 — 2

s r °
-

26 0 0 1 - 0 0 0 - 3 6-' 0 -
27 0 0 0 - 3 3 3 - 0 3 3
28 0 0 2 - 3 3 3 1 3 0 -
29 1 0 2 - 2 3 2 - 3 ^ . -
30 0 0 2 - 3 3 3 1 3 i? . 3 3
32 0 0 0 - 1 0 0 - 0 -
33 3 0 2 2 3 — 3 ^  2

¡*r
34 0 0 1 - 3 3 2 1 3 - 4̂- 2 

í4 -

-
s

35 0 0 — — 3 3
37 0 0 3 - 3 3 2 - 3 tjl"!: 3 -

i'38 0 0 3 — 3 1 1 1 1 **-

39 3 0 - - 1 0 0 - 0 -

40 1 0 0 - 3 3 2 - - - í';' - -

41 0 0 i - - - - - - - * -

43 2 0 0 - ' 0 - 0 - 1 - * -

44 0 0 0 - 0 0 0 - 0 - * 3. -

45 0 0 0 0 0 0 0 0 2 - 0 -
46 0 0 0 - 0 0 0 - 0 - 0 -

47 2 0 1 0 3 3 0 0 * 0

POOR
QUAUTY
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G.V3* f.

^.jpodosphaera 
** j IpH-co^ioha ^(íiioho palye 

ralento)

^Manzana
H 7-14 'i dias

d̂- Pr°"̂

h  '2
^<1^.'3*

o

o 

3 
o 

o 

3
0

2
2

R4Ptj -
¡6 -* 3-3

1

o

Erad

1

O

O

0

t-------------
Uncinala 
ne cator 
(Moho pal 
ver alen­
tó)

Plasmopara 
 ̂vitícola 
(Líono lana 
ginoso)

Piricalaria
oryzae
(Biasto)

Ventaría
Inaeqaalis
(Escara)

Vid Vid Arroz Manzana
14 7 7 14dias dias días dias

Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad

0 - 1 - 1 - 0 -
2 - 2 - 2 - 1 -
0 - 2 - 2 - 1 -
0 - 3 - 0 - 0 -
0 - 2 - 1 - 2 -
1 - 0 - 3 - 0 -
0 - 1 - 0 - 0 -
0 - 1 - 0 - 1 -
1 - 2 - 0 - 0 -

- - 0 - 1 - 0 -

0 - 1 - 0 — 1 -
: o - 0 - 0 - 2 -

0 0 1 *- 0 —

0
1

1
—

2
—

i
—

1 - 0 - 1 ** 0 —
0 - 3 0 0 - 0 -
0 - 0 - 0 - 1 -
1 0 - 0 - 0 -
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75 
7o 
77
79
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Tabla IV Continuación

Puccinia
recóndita
(Tizón
marrón)

Trigo
10

dias

rot Erad

0
0
0
1
0
0
3
0
0
0
0
0
1
0
0
o
o
o
0
1 
o 
2

POOR ,
QUAUIY

o
o
o
o
o
c
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o
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o
o
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o
o
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o
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o
0
1 
o 
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Phytophthora
infestans
(Añublo
tardío)

Tomate
4dias

Prot

O
O
2

O

0
1
0
1 
O 
2 
O

O
0
1

Erad

2

O
O
O
O
O

0
1 
O

?7- -...i

Sphaerotheca 
fuliginea 
(moho pulve 
rulento)

Pepino
10

dias

Prot Erad
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O
O
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3
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O
O
O

O
O
O
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3
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Trigo
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Prot* Erad
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1
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3
3
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Tabla IV Continuación
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1------- -
Compues
to
NB

Puccinia
recóndita
(Tizón
marrón)

Phytophthora
infestans
(anublo
tardío)

Sphaerotheca 
fuliginea 
(Moho pulve 
miento) *"

Erysiphe 
graminis 
(Moho pulve 
miento) *"

"---------- ¡s-j
Erysiphe ¡(b 
graminis 1 
(Moliq'polve- 
mlento)f''-l

u

Trigo10.
Tomate

4
Pepino
10

Trigo10
Cebada b.-j

io !4dias dias dias dias ' aias

Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Eral
102 0 0 0 - 0 0 1 - J

103 0 0 0 - 0 0 0 - 0
104- 2 0 2 - 0 1 0 - 2 1"
105 0 0 - 0 3 3 0 - 0

C '

106 1 0 0 - 0 0 0 — 1 ** t

107 0 0 3 - 0 0 0 - 0
.. íyí-

108 0 0 2 0 0 0 ü

^-------
^lanzan
5 7-14 
días .

--2

r

4:

:" j

POOR
QUAUTY



, . ^ - í

í *
ye-
y.

:? Pod'oophaera 
^leucotricha 

(Moho 'pulve 
íí *ru!anto)L_

1------------
* Uneinala 
necator 
(Moho pulvg 
rulante)

Plasmopara 
vitícola 
*(Moho pulve­
rulento )

Piricularia
oryzae
(blasto)

Venturia
Inaequalis
(Escara)

. i.' * Manzana Vid . Vid arroz Manzana
r'!.- 7--14 14 7 7 14!' dias / dias dia días dias

ad !; Prot . .Erad ' Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad
ú - 3 — 3 — 2 — 0 -

-7 - 3 - 3 - 1 - 0 -
h 0 — 1 — 3 1 2 _

', 1 - 1 - 0 - 0 - 0 -
- *í o - 2 - 2 - 3 - 2 -
- ¿ o — 1 — 3 — 1 2.

2 - 1 - 1 - 1 - 0 -

E

? .



3
3

3
6

9
4
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QUAUTY
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- i
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QUALtTY



^bdcsphaera 
ídLeucotricha 
 ̂̂ (Moho pulve- 
^'rulento)

Uneínula 
necator 
(Moho pulve 
rulento)

Plasmopara 
vitícola 
(Moho pulvern 
lento)

Piricularia
oryzae
(blasto)

Venturia
Inaequialis
(Escara)

?; Manzana Vid Vid Arroz Manzana
i

s.- 7-14 , 14 7 7 14^  días dias días dias días
^Prot Erad Frot Erad Frot Erad Prot arad Prot Erad

- 0 - 1 - 0 - 2 -
. -4-í — - - - - - - - -

'1 1 - 3 - 1 - 3 - 1 -
; r^Oíí - 0 - 0 - 0 - 1 -
P  0
!

0 - 1 - 0 - 2 -

d - —
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-. i 1
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118
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120

121
122

123
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T A B L A 71

Puccinia Phytophthora Sphaerotheca Erysiphe Erysiphe
- ? Podosphí

l^urotrirecóndita
(Tizón

infestans
(Anublo

fuliginea 
(Moho pulve-

graminis 
(Moho pulve

graminis 
(Moho uulve- (Lloho pL 

rulent:marrón) *ip.rdio miento) miento) miento)

Trigo Tomate Pepino Trigo Cebada '7 7-' manzans
10 . 10 10 10 7-14

dias dias dias dias días dias
'*

Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad ;Prot Ej

0 0 0 - 3 3 0 - 1 - 7 1
1 0 0 - 3 3 0 - 0 - 1
1 0 0 - 3 3 2 - 0 - ' 31
2 0 0 - 3 0 3 - 3 - 3

1 1 0 - 0 1 3 - 3 - 3

1 0 0 - 3 2 3 - 3 - 3

1 0 0 - 2 1 0 - 0 - 1
0 0 0 — 0 0 0 — 3 —

* '3 ^0 0 0 - 1 1 0 — 3 —
0 0 0 - 0 1 0 - 0 - * { 3
0 0 0 0 0 1 - 0 - ¡ 3
0 0 1 - 1 0 0 - l - 0

1 0 *- — 2 2 3 ** 3 3
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i

Podosphaera 
ieucotricha 
(1-ioho pulve­
rulento )

'

Uncinula 
necator 
(Moho pul­
verulento)

Plasmopara 
vitícola 
(Moho pulvs* 
rulento)

Piricularia
oryzae
(blasto)

Venturia
Inaequalis
(Escara)

!— ------------
Nanzar.a 

 ̂ 7-14 
dias

Vid
14días

Vid
7días

3¡rrc
7die

z
ÍS

Manzana
14días

^----- 6
-^Prot Erad- Prot Erad Prot Erad Prot Erad Prot Erad

1* . — 0 - 0 - 0 - 0 -
c
! 1 - 0 - 0 - 0 - 0 -

' 3 - 1 - 2 - 2 - 2 - -

3 - 0 - 0 - 3 - 2 -

 ̂ 3 - 0 - 0 - 3 - 1 -

, 3 - 0 - 1 - 1 - 1 -

{ i - 2 - 0 - 2 - 0 -

^ 2 - 0 - 2 - 1 - 1 -

:< 2 - 0 - 0 - 0 - 1 -
*-P - 2 - 2 - ^.3 - 3 -

3 - 0 - 2 - 1 - 2 -
¿ 0 - 0 - 1 - 0 - 0 -

= [ 3 0 0 0
'

3
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En otro ensayo se trataron tiestos con 

tierra natural con granulos que contenían, basado en 
el peso,5% de ingrediente activo en la forma del com­
puesto nS 4 de la tabla I de arriba y 95% de granulos 

5. de tierra de Fuller. La preparación de estos granu­
los se describe en el ejemplo 19 más abajo. La canti­
dad de gránulos agregados a cada tiesto fuá de 0,16 
gramos.

En cada tiesto se sembraron cinco semi- 
10. lias de trigo. Se preparó una serie similar sin los

granulos. Despuás de 10 días se inocularon los ties­
tos con moho (Erysiphe graminis) mediante espolvoreado 
con esporas de plantas infectadas. Después de otras 
3 semanas se determinó en las plantas el ataque por 

1$. ei moho. Usando un diagrama standard se determinó el
porcentaje del área de hoja infectada como una de las 
categorías siguientes: 0, 1%, 25%) 50% y 100%. En
la tabla VII de abajo, en la que se señalan los re­
sultados de los ensayos, cada cifra representa el pro- 

20. medio del área de hoja infectada para las cinco plan­
tas en un tiesto.

T A B L A  VII

Repeticiones Promedio

% del área de hoja infectada

Tiestos y gránulos 0 0 0 - 0 0
Tiestos sin tratar 50 50 50 35 4ó
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5.

10.

15.

20.

Según otra característica de la in­
vención se proveen nuevas hidroxipirimidinas según 
se señalan e indican como nuevas en la tabla I de arri 
ba.

Según otra característica de la inven­
ción se suministran nuevas hidroxipirimidinas etera- 
das como figuran en la tabla II de arriba. Con la in­
vención se suministran asimismo nuevas pirimidinas 
que contienen azufre de las fórmulas generales I y 
II, en las cuales X = S; especialmente se suminis­
tran los nuevos compuestos mencionados en la tabla 
III de arriba.

La invención suministra asimismo un mé­
todo para preparar las hidroxipirimidinas que tienen 
la fórmula general I, según el cual la guanidina ade­
cuada se condensa con un ^-cetoester adecuadamente 
sustituido, si es necesario en presencia de una ba­
se.

la invención provee asimismo un proce­
dimiento para la preparación de hidroxipirimidinas 
de fórmula

OH

NH.CO.alquilo
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en la que y R^ tienen el significado definido an­
teriormente, mediante acilación de la correspondiente 
2-aminopirimidina.

La invención suministra asimismo un 
5. método para preparar las amino-hidroxipirimidinas

mediante reacción de la 2-alquiltiopirimidina corres­
pondiente con la amina adecuada, por ejemplo tal y co­
mo se representa en la ecuación

La 2-alquiltiopirimidina es preferen- 
10. temente una 2-metiltiopirimidina.

rara la preparación de los derivados 
de pirimidina de actividad fungicida se pueden em­
plear otros procedimientos bien conocidos para los 
entendidos en el arte y siempre que estos métodos 

15. sean pertinentes a la preparación de nuevos compues­
tos, formarán parte de la presente invención. Las 
técnicas para la obtención de los derivados de piri­
midina comprenden las disposiciones fotoquímicas se- 
gán Claisen, las condensaciones del tipo Hannich y 

20. las reacciones de Scuotten-Baumann. Los derivados



5.

10.

15.

20.

pirimidinicos, cuando sea adecuado, se pueden trans­
formar fácilmente en las sales correspondientes me­
diante métodos usuales, por ejemplo la sal sádica 
correspondiente se puede obtener tratando el derivado 
de pirimidina con hidróxido sódico.

La invención se ilustra en los siguientes 
ejemplos, los enumerados 1 - ló ejemplifican métodos 
para la obtención de los compuestos de pirimidina men­
cionados en las tablas I, II y III, mientras que los 
numerados 17 - 23 ilustran compuestos fungicidas que 
contienen varios de los derivados de pirimidina como 
agente activo. En este áltimo grupo todas las referen­
cias a los porcentajes de los constituyentes son en 
peso y se basan en el peso de la composición en su to­
talidad .
Ejemplo 1 -

La bidroxipirimidina de fórmula

se preparó como sigue:
A una solución de sodio (0,2 moles, 

4,6 g) en metanol seco (120 ni) se agregó sulfato 
de dimetilguanidina asimétrico (0,1 moles, 27,2 g) 
y la mezcla se calentó al reflujo durante 30 minu­
tos. Se agregó acetoacetato de etil-n-propilo (0,2



moles, 34,4 g) y la mezcla 3e reacción se trató al 
reflujo bajo agitación, durante 20 horas. A la mez­
cla enfriada se agregó agua (100 mi) que entonces 
se neutralizó con ácido acético y se extrajo exhaus­
tivamente con cloruro metilénico. La solución cloruro 
metilénica se secó (NagSO^), se retiró el disolvente 
y el residuo cristalino se recristalizó en etanol 
(carbón vegetal) obteniéndose agujas cuyo p.f. era 
de 1202 (21 g, 54%).

Los siguientes compuestos de la tabla I 
de arriba se prepararon según el método mencionado:

Número de los Compuestos
2 18 47 63
4 19 52 65

28 55 67
5 30 56 70
6 31 57 75
11 32 58 76
12 33 60 77
17 34 62 82

83
85
90
94
95
98
99

Ejemplo 2 -
El compuesto 5-n-butil-4-hidroxi-6- 

metil-2-pirrolidin-pirimidina, de fórmula



5.

10.

15.

se preparó segdn el método siguiente:
' Una mezcla de 5-n-butil-4-hidroxi-6- 

metil-2-metil-tiopirimidina (l0,6 g, 0,0$ moles), y 
pirrolidina (17,75 g, 0,025 moles) en ceiosolve 
(30 mi) se trató al reflujo durante 16 horas. Al en­
friar se separó el producto y se recristalizó en ce­
iosolve dando agujas incoloras cuyo p.f. era de 
149SC., 9,8 g (83 %).

los compuestos námeros 16, 20, 21, 25, 
29, 44, 45, 46, 53, 54, 84, 96 y 97 en la Tabla I se 
prepararon asimismo segdn el método de arriba emplean­
do los reactivos adecuados.

los compuestos námeros 13, 14 y 15 se 
prepararon en forma similar, salvo que se necesitaron 
48 horas para completar la reacción.
Ejemplo 3 -

3i compuesto de fórmula



5.

10.

338694
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se preparó como sigue:
Una mezcla de 5-n-butil-4-hidroxi-6-- 

metil-2-metil-tiopirimidina (5,3 g, 0,025 moles) y 
íenilhiárazina (20 mi, recién destilada) se calentó 
a l6CR darante 2 horas. Al enfriar se separó el pro­
ducto, se separó por filtración y se recristalizó 
en etanol dando placas incoloras, 1,5 g, p.f. 185- 
desc.
Ejemplo 4 -

El compuesto de fórmula

se preparó como sigue:
Una mezcla de 5-n-butil-4-hidroxi-6- 

metil-2-metil-tiopirimidina (5,3 g, 0,025 moles),
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hidrato oe hidazina (lC0%, 5 mi) en etanol absoluto 
(20 mi) se calentó a 1002 durante 6 horas bajo ex­
clusión de humedad. Al enfriar se separó un producto 
sólido, que se separó por filtración y se lavó con 
agua. Ei producto en bruto se purificó disolviéndole 
en acido clorhídrico diluido, separación por filtra­
ción y neutralización del filtrado con solución de 
hidróxido sódico para obtenerse asi un producto sólido

10,

cristalino blanco (3 g), p.f. 2012.
Los siguientes compuestos se prepararon 

asimismo segán los métodos de los ejemplos 2, 3 y 4.
ouesto nS Disolvente de cristalización
9 149a celosolve
10 192-195S celosolve
13 1762 precipitado por neutralización de solución 2N de NaOH
14 147-1502 celosolve
15 l85-l87a celosolve
16 162-1642 celosolve
20 139-1413 agua
21 1513 celosolve
23 1852 etanol
25 145-1482 agua/etanol
26 201-2022 precipitado por neutralización de 

solución 217 de HCl
29 762 celosolve



Ejemplo 5 -
La 2-acetilamino-5-n-butil-4-hidroxi-6- 

metilpirimidina de fórmala

se preparó como sigue:
2-amino-5-n-butil-4-hidroxi-ó-metilpiri- 

midina (lO g) en anhídrido acético (40 cc) se trató 
al reflujo durante 2 horas, se concentró hasta secar 
en vacio y el producto en bruto se recogió en solu­
ción acuosa al 5% áe hidróxido sódico y se volvió a 
precipitar con ácido acético. El material que se se­
paró se filtró, se lavó con agua y se recristalizó en 
etanol acuoso, p.f. 153^ (8,6 g, 70%). Los siguientes 
compuestos se prepararon asimismo según.el método del 
ejemplo 5: los compuestos números 66, 69 y 79.
Ejemplo 6 -

La 5-n-butil-2-cianamino-4-hidroxi-6- 
metilpirimidina de fórmula

KE-CO-CH3

KHCK
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se preparó de la manera siguiente:

Acetoacetato de etil-n-butilo se con­
densó con diciandiamida. El producto se recristalizó 
en etanol, p.f. 295--298S.
Ejemplo 7 -

La 5-n-butil-4-hidroxi-6-metil-2-ureido- 
pirimidina de fórmula

se preparó mediante hidrólisis de 5-n-butil-2-cianami- 
no-4-hidroxi-6-metilpirimidina con solución acuosa al 
10% de ácido clorhídrico bajo rgflujo durante una ho­
ra, obteniéndose el producto de arriba; p.f. 207 des­
pués de recristalizar en agua.
Ejemplo 8 -

- N ^ N

NH.CO.NH,2

5-n-butil-4-(2-d ie tilaminoe toxi)-2-d ime 
tilamino-4-metilpirimidina de fórmula



se preparó áe la manera siguiente:
Se disolvió sodio (0,46 g, 0,02 moles) 

en 2-dietil-aminoetanol (30 g). A la solución se agre­
gó 5-n-butil-4-cloro-2-dimetilamino-6-metilpirimidina, 
(0,02 moles) y la mezcla de reacción se agitó durante 
3 horas a 130-1402. El exceso en 2-dietilaminoetanol 
se retiró en vacio y el residuo se disolvió en una mes' 
d a  de cloruro metilénico y agua. La capa cloruro me- 
tilénica se secó (NagSO^) y el disolvente se retiró. 
Por destilación se obtuvo el producto, p.eb. 1262/0.23 
mm; n^ = 1,5046.

Con un método similar se preparó también 
el compuesto námero 109 de p.eb. 126s/o,4 mm;

Ejemplo 9 -
La 5-n-butil-2-dimetilamino-4-mercapto-

6-metilpirimidina de fórmula

se preparó como sigue:
Una mezcla de 5-n-butil-2-dimetilamino- 

4-hioroxi-6-metilpirimidina (58 g) y pentasulfuro de 
fósforo (llO g) en xileno (550 mi) se trató al reflujo 
durante 6 horas. La mezcla se enfrió,' el xileno se de-

ng = 1,5250.

nC„H,
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10.

15.

20.

canuó y el residuo se extrajo con solución acuosa al 
5% de hidróxido sódico. El extracto alcalino se fil­
tró, el filtrado se enfrió y se acidificó a un pH de 
6,0 con ácido acético glacial. El sólido obtenido se 
separó por filtración y se recristalizó en etancl- 
agua (carbón vegetal) obteniéndose asi el producto,
50 g, p.f. 104-1053C.

En forma similar se obtiene el compues­
to námero 116 que tiene un punto de fusión de 140-141B. 
Ejemplo 10 -

la 5-n-butil-2-dimetilamino-4-(2-dimetil- 
aminoetil)-tio-6-metilpirimidina de fórmula

nc,Ho
^ S-CHg-CHg-NÍCH^

N Í C H ^

se preparó como sigue:
A una mezcla de hidrocloruro de 2-di— 

metilaminoetilo (5,76 g, 0,04 moles) y 5-n-butil-2- 
dimetilamino-4-mercapto-6-metilpir±midina (4,5 g,
0,02 moles) en agua (50 mi) se agregó lentamente a 
temperatura ambiente una solución ION acuosa de hi- 
oroxido sodico (8 mi). La mezcla de reacción se agitó 
durante la noche y  la solución se extrajo con cloro­
formo. El extracto clorofórmico se lavó con agua, se 
secó (Mg SO^) y  se retiró el disolvente. Por destila­
ción se obtuvo el producto cuyo p.eb. era de 152-1533/
0,25 mm. n^5 = 1,5452.

D



En forma similar se preparó el com­
puesto ndmero 118 que tiene el punto áe ebullición
1603/0,33 mm; n ^  = 1,5670.

D
Ejemplo 11 -

El compuesto 5-alil-2-dimetilamino-4- 
hiároxipirimidina de fórmula

CHg=0H-CH2

se preparó como sigue:
Una solución de 4-aliloxi-2-dimetilami- 

nopirimidina (l g) en etanol seco (75 mi) se situó 
en un frasco de cuarzo y se irradió con una lámpara 
ultravioleta durante l6 horas. Después se retiró el 
disolvente en vacio y el residuo se recogió en éter 
de petróleo y se cromatografió empleando una columna 
(l cm x 2^ cm) de gel de sílice. El producto (200 mg) 
se eluyó de la columna mediante cloroformo. La re cris­
talización en una pequeña cantidad de etanol dió agu­
jas de p.f. 9430.
Ejemolo 12 -

El compuesto 2-guanidino-4-hidroxi-6- 
metil-5-n-propil-pirimidina de fórmula
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10.

15.
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NH
se preparó de la manera siguiente:

Una solución 3e hidróxido sódico 
(llNy 40 mi, 0,44 moles) se agregó en porciones a 
una suspensión agitada y enfriada de sulfato de bi- 
guanida (43,4 g) en etanol (50 mi) manteniéndose la 
temperatura por debajo de lOSC. La mezcla se agitó 
curante 5 minutos, se agregó o^-n-propiiacetoacetato 
de et,ilo (37,8 g, 0,22 moles) en porciones por deba­
jo de LOSO y la mezcla se agitó a temperatura ambien­
te durante l8 horas. La suspensión resultante se fil­
tró y el residuo se lavó con etanol. El residuo se agi 
to con 200 mi de agua, se filtró, se lavó con agua fria 
(4 rnl X 50 mi) y se secó a lOOSC. Rendimiento 45 g, 
p.f. 291-293SC.
Ejemplo 18 -

El compuesto 5-alil-4-hidroxi-6-metil-2- 
(nitrobencenosulfonamido)pirimidina de fórmula
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10.

15.
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se preparó de la manera siguiente:
5- ai ii- 2- amin o- 4**hid r oxi- 6-me t il-pirimi- 

dina (4,96 g, 0,03 moles) se suspendió en dimetilsul- 
fonamida seca (40 mi). A la suspensión se le agregó 
cloruro de m-nitrobenceno-sulfonilo (6,66 g, 0,03 
moles) y la mezcla se agitó a temperatura ambiente. 
Gota a gota se agregó una solución de trietilamina 
(3,09 g, 0,03 moles) en dimetilformamida (5 mi), la 
mezcla de reacción se agitó durante la noche a OSC 
y el producto se filtró, se secó y se recristalizó 
en metanol. Rendimiento 4,2 g, p.f. 233-234^0.
Ejemplo 14 -

El compuesto hidrocloruro de 2-dimetil-
amino-5-dimetilaminometil-4-hidroxi-6-metilpirimidina

de fórmula

OH
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se preparó 3e la manera siguiente:

Una mezcla de 2-dimetilamino-4-hidroxi—
6-metili)irimidina (15,3 g, 0,1 moles) 37% de forma- 
lina (0,1 moles) e hidrocloruro de dimetilamina 

5* (7,8 g, 0,1 moles) en etanol (70 mi) se trató al re­
flujo currante 2 horas. La solución se filtró en ca­
liente y se dejó enfriar. El producto (9,2 g) se se­
paró por filtración, se aspiró en seco y se recrista­
lizó en etanol, p.f. 280-29090.

10. Ejemplo 15 -

La hidroxipirimidina de fórmula

N(CB^)2

se preparó como sigue:
A una solución de sodio (0,04 moles, 

0,92 g) en etanol (15 mi) en una atmósfera de nitró­
geno se le agregó bencilmercaptano (0,04 moles, 5 g) 
y toda la mezcla se agitó durante 5 minutos a tempe­
ratura ambiente. Después se agregó etano-1,2—diol 
(90 mi) y 5-bromo-2-dimetilamino-4-hidroxi-6-metil- 
pirimiaina (0,044 moles, 10,1 g) y todo ello se agi­
tó durairce 5 horas a 1409c. A continuación se enfrió 
la mezcla de reacción y se vertió en agua (5C0 mi), 
se ajusto a un pn de 6,0 - 7,0 con ácido acético pa-
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25.

obtenerse el producto de p.f. 175-1762 aespués
de recristalizar en etanol.

En los ejemplos siguientes las palabras 
LUBROL, AROHASOL, DISPERSO!, LISSAPOL, CELLOFAS son 
marcas registradas.
Ejemplo 16 -

Se preparó una emulsión concentrada 
mezclando juntos los ingredientes indicados más aba­
jo en las proporciones señaladas y agitando la mezcla 
hasta que todos los constituyentes estaban disueltos.

Compuesto nS 4 10%
Dicloruro de etileno 40%
Sulfonato de calcio
dodecilbenceno 5/°
"Lubrol" L 10%
"Aromasol" H 35%

Ejemplo 17 -
Una composición en forma de granulos 

fácilmente dispersable en un liquido, por ejemplo agua, 
se prepara mezclando conjuntamente los tres primeros 
ingredientes indicado.s más abajo en presencia de 
adición de agua y después mezclando con acetato de 
sodio. La mezcla resultante se sec¿¡y se pasó a tra­
vés de un tamiz de mallas Britisli Standard tamaño 
44-110, para obtener el tamaño de granos deseado.

Compuesto nS 4 5 %
"Dispersol" 1 25x°
"Lubrol" APN5 1,5/°
Acetato de sodio 23,5/°



Ejemplo 18 -
Los ingredientes mencionados más abajo 

se molturaron conjuntamente en la proporción indicada
para obtenerse una formulación en polvo fácilmente

5. dispersable en líquidos.
Compuesto n3 4 45%
"Dispersol" T 5%
"Lissapol" NX 0,5%
"Cellofas" B600 2%

10. Acetato de sodio 47,5%
EjemDio 19 -

El ingrediente activo (compuesto nS 4)
de la tabla 1) se disolvió en un disolvente y el lí­
quido resultante se pulverizó sobre granulos de tierra

15. de Fuller. Se dejó entonces evaporar el disolvente pa-
ra producir una composición granular.

Compuesto nS 4 5%
Tierra de Fuller 0 
gránulos de caolín 95%

20. Ejemplo 20
Una composición adecuada para su empleo

como agente para el tratamiento de semillas se pre­
paró mezclando los tres compuestos indicados más aba­
jo en las proporciones indicadas.

25. Compuesto nS 4 50%
Aceite mineral 2%

- Caolín 48%
Ejemplo 21

Un polvo espolvoreador se preparó mez­
clando en las proporciones indicadas el ingrediente30



10.

20

activo con talco.
Compuesto ns 4 5^
Talco 9 %

Ejemplo 22 -
Una formulación de Col se preparó mol­

turando en un molino de bolas los constituyentes men­
cionados más abajo y después formando una suspensión 
acuosa de la mezcla básica con agua.

Compuesto n.s 4
"Dispersol" 10^
"Lubrol" 1 '
Agua 4%

Ejemplo 23
Una formulación similar a la explicada 

en los ejemplos 16 - 22 de arriba pero conteniendo 
como ingrediente activo un compuesto n2 2, 3, 9, 12, 
28, 30, 37, 62, 70, 73, 91, 116, 117 ó 126 respecti­
vamente, según las tablas I 
prepararon mediante métodos

II y III de arriba, se 
similares descritos en ca­

da ejemplo en particular.
Según se indica en las páginas 9 y 6 de 

esta especificación, la presente invención comprende 
los compuestos fungicidas en los cuales el ingredien­
te activo se presenta en forma de una sal o cualquie­
ra de ios derivados de pirimidina especificados, pre­
ferentemente de aquellas sales que son sales de me­
tal alcalino o hldrohaluros. Si es necesario se pue­
den incorporar inhibidores de la corrosión a estes
compuestos o a cualquier otro compuesto fungicida ac 
acuerdo con la presente invención.
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Otro aspecto de la presente invención com­
prende, cono compuestos nuevos, las sales de los de
rivados de pirinidina especificados, y más parti­
cularmente las sales de los derivados de nirimidi- 
na señalados en las tablas I, II y III. Queda natu­
ralmente entendido que sólo las 6-hidroxi- y 6-mer- 
capto-pirinidinas formarán sales de metal alcalino.

bales especialmente útiles son aquellas 
de los compuestos nS 4 y 30 de la tabla I de arriba, 
es decir, las sales de los.,compuestos 2-dimetila- 
mino-4-metil-5-n-butil-ó-hidroxipirinidina y 2- 
e*¿ilamino-4-uetil-5-n-butil-ó-hidroxipirinidina. Co­
mo ejemplos de tales sales se pueden mencionar las
sales de cualquiera de estos compuestos con ácidos 
inorgánicos, tales como por ejemplo el ácido clorhi 
arico, nítrico, sulfúrico y fosfórico, y también las 
sales de metal alcalino, más particularmente las 
sales sódicas y potásicas.

En los ejemplos que figuran a continuación 
ilustrando la invención, se refieren aquellos con 
los números 24 - 27 a la preparación de sales de 
los ingredientes activos comprendidos por los com­
puestos de la invención, mientras que aquellos nu­
merados 30 - 32 se refieren a la preparación de for­
mulaciones que contienen las sales.
Ejemplo 24

Este cjen* 
hidrocloruros de 2-; 
b-hid-- onip ir imi dina 

v.i.la....mo— ,̂*—me

rio ilustra la pr 
dimotilamino-4-me 
Compuesto ¿¡- do 

v —1— <̂—n— Lunl—o—n

eparación de lo 
t i1-5-n-but il­
la tabla I). 
id-onr irimidi-
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na (lOg) se mezclaron intensamente con ácido clorhí­
drico concentrado con una gravedad especifica 1,18.
De esta manera se obtuvo un polvo comprendiendo el 
hidrocloruro de 2—dinetilanino—4**netil—5**n—butil—6— 
hidroxipirinidina (11,7 g). Este se recristalizó em­
pleando isopropil/benceno y tenía el punto de fusión 
de 167°C.

En forma idéntica se preparó el hidroclo­
ruro de 2-etilamino-4-metil-5-n-butil-ó-hidroxipiri- 
midina, (compuesto n2 30 de la tabla i).
Ejemplo 25

Este ejemplo ilustra la preparación de una 
solución acuosa del hidrocloruro de 2-dinetilamino- 
4-metil-5-n-butil-$-hidroxipirimidina (conpuesto n2 
4 de la tabla I).

2-dinetilanino-4-metil-5-n-butil-6-hidro- 
xipirinidina (10 g) se adicionaron a agua (10 cc) y 
se agregó ácido clorhídrico concentrado (3,8 g). La 
mezcla resultante se calentó entonces a 5030 y se 
mantuvo a esta temperatura hasta obtener una solución 
clara. Después de enfriar se agregó agua (40 cc) y 
la solución contenía entonces 29,3 ^ en peso de 2- 
dinetilanino—4—motil—5*n—butil—ó—hiuromipiriniarna 
en forma de hidrocloruro de la misma.

En forma exactamente igual se preparó una 
solución acuosa del hidrocloruro de 2-otilamiro-4- 
:.ietil-5-n-buril-3-hidro:;ipirimidina (compuesto ns 
30 de la tabla I).
Ejemplo 26

Este ejemplo ilustra la preparación de una
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solución acuosa de la sal nítrica de 2—dinetilamino— 
4-metil-5-n-butil-6-hidroxipirimidina (conpuesto na 
4 de la tabla I).

2-dinet ilanino-4-netil-5-n-but il-6-hi- 
droxipirimidina (10 g) se disolvió en agua (30 cc) y 
se agregó ácido nítrico (4,3 gi de una solución al 
70 en peso). La mezcla se calentó hasta que todo 
lo solido se aisolvió y después se agregó agua 
( 100 cc) para obtenerse una solución conteniendo 
13,1 % en volumen de 2-dimetilamino-4-netil-5-n-bu- 
til-6-hidro:;ipirinidina en forma de sal nítrica. 
Ejemplo 27

En*.forma similar a cono se ha descrito 
en el ejemplo 26 se obtienen las sales del ácido sul­
fúrico y del ácido fosfórico, respectivamente, de
2-dimetilamino-4-meril-5-n-butil-6-hidroxipirimidina,
empleando cantidades correspondientes, respectivamen­
te, de ácido sulfúrico y de ácido fosfórico en lugar 
de ácido nítrico. Las soluciones resultantes conte­
nían 12,3 /- en volumen y 14,7 /j en volumen, respec­
tivamente, de sales sulfúricas y fosfóricas de 2-di- 
me"úilanino-4-etil-5-n-butil-6-hidroxipirinidina. 
Ejemplo 28

Este ejemplo ilustra la preparación de 
la sal po uasica de la 2—aimetilamina—4—metil—5—r—bu— 
til-6-hidroxipirinidina (compuesto n2 4 de la tabla 
I ).

2-di...ctila 
droxipirimidina (4 g) s
luto ( 30 cc ) bajo cal

niuo-4-netil-5-n-butil-6-hi- 
e disolvieron en etanol abso- 
entaniento y la solución re-
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sultante se agregó a una solución de hidróxido de 
potasio (1,16 g) en etanol absoluto (25 ce), la 
mezcla se agitó durante una hora a temperatura am­
biente y el disolvente se evaporó dejando un pro­
ducto sólido blanco que se secó a 1002C sobre pen- 
tóxidode fosforo. 31 producto sólido era la sal po­
tásica de la 2-áinetilanino-4-netil-5-n-butil-6-
hidroxipirimidina; p.f.310-31620 (bajo descomposi­
ción) .
njemulo 29

Este ejemplo ilustra la preparación de la
sal sódica de la 2-dimetilcmino-4-metil-? 
6-hidrcxipirimidina (compuesto n3 4 de la

g T *! —

tabla I).
2-dinetila*.iiuo-4-mctil-?-n-butil-6-hidro-

xipirimidina (4 g) se disolvieron en etanol abso­
luto (30 cc) bajo calentamiento y la solución re­
sultante se agregó a una solución de sodio metáli­
co (0,44 g) en etanol absoluto. La mesóla agitada 
se calentó a 5020 durante una hora, después se re­
tiró el disolvente por evaporación, dejando un pro­
ducto sólido blanco que se componía de lar sal só­
dica de la 2-dimetilanino-4-metil-5-n-butil-c-hi- 
droxipirimidina, que se secó a 10020 sobre pentó- 
xir-o de fosforo; p.f.28530 (bajo descomposición)
3jemulo 30

Este ejemplo ilustra la preparación de 
un polvo soluble en agua que contiene un 505- en 
peso del compuesto n2 4 de la tabla I como ingre­
diente acurvo.

cantidad total del producto obtenido
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según el método del ejemplo 24 se moltura junto 
con cloruro de potasio (6,2 g) suministrando* un 
polvo que se disuelve rápidamente en agua.
Ejemplo 31

Este ejemplo ilustra la preparación de 
un polvo soluble comprendiendo el compuesto n^ 4 
de la tabla I como ingrediente activo.

La sal pótasica de 2-dimetilamino-4— 
metil-5-n-butil-6-hidroxipirimidina (2,47 g), ob­
tenida según el ejemplo 28, se mezcló y molturó 
con sulfato de potasio (1,53 g) obteniéndose así 
un polvo que se disuelve rápidamente en agua. 
Ejemplo 32

Este ejemplo ilustra la preparación de 
una solución acuosa que contiene l̂ í en peso del 
compuesto n2 4 de la tabla I.

La sal potásica de 2-dimetilamino-4- 
metil-5-n-butil-6-hidroxipirimidina (2,47 g), pre­
parada de acuerdo con el ejemplo 28, se disuel­
ve en agua (200 cc ).
Ejemplo 33

Este ejemplo ilustra la preparación de 
un compuesto fertilizante conteniendo como ingre­
diente activo 2-etilanino-4-metil-5-n-bntil-6- 
hidronipirimidina.

El ingrediente activo se disolvió en 
tricloroctileno y el "TEILAO" se agregó a esta 
solución. La solución preparada se pulverizó so­
bre el fertilizante y se evaporó el tricloroeti- 
leno. Las proporciones de los constituyentes en el
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10.

2o.

producto eran cono sigue:
Fertilizante na 2 de ICI 97,in­
compuesto nS 30 (Tabla I) 0,3/-
"TRILAC" (marca registrada)
(una solución de una resina 
alquídica) 1, of

del invento,

F O S A
Descrita suficientemente la naturaleza 
así cono la manera de realizarle en la

práctica, debe hacerse cons 
anteriormente indicadas son 
clones de detalle en cnanto 
fundamental. También se hac

tar que las disposiciones 
susceptibles de modifica 
no alteren su principio 
e constar ouc el invento

corresponde a 
en Inglaterra

una Solicitud de Patente presentada 
nd 14271/66 de 31 de marzo de 1966,

que fuá completada el 24 de febrero de 1967 acogién 
dose, por lo tanto, a los beneficios que conceden los 
Convenios Internacionales en vigor, siendo lo que cons 
tituye la esencia del referido invento y por lo que 
so solicita Patente de Invención por 20 años en Ispa
íia: "F^OClBIiniAlO 
SICIOI FOnGICIBA";

13.—
do una conreosiciou

PARA IA PIIPAPACICI DI UFA COITO 
caracterizándose por lo siguiente: 
Procedimiento para la preparación 
fungicida, caracterizado porque 
.nidina de fórmula:
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o una sal o éter del mismo, en la que y son: 
hidrógeno, un hidrocarburo sustituido o insustituído, 
un anillo heterocíclico, un grupo bencilidina-anino, 
un grupo anino o amino sustituido libre de 'asufre,

5. ^  grupo ciano, un grupo carbamoilo sustituido o
insustituido, un grupo R.CO- o R.CO^- en el que R es 
un grupo hidrocarburo sustituido o insustituido,, o 
^1 y Rg! junto con el átomo N adyacente, forman un 
suillo heterocíclico sustituido o insustituído ctue 

10. puede contener uno o más átomos heterocíclicos adi­
cionales y en la que y 3^ son: hidrógeno, halógeno, 
un grupo hidrocarburo sustituido o insust.ituído enla­
zado directamente a un átomo de carbono del anillo 
de pirimidina o a través de un átomo 0- o S- al 

15. mismo, un radical alquilo heterocíclico-sustituído,
un grupo nitro, un grupo amino sustituido o insus- 
tatuido, en el supuesto que 3^ no sea un grupo ani­
ño, un grupo alquilsulfonilo, o y forman juntos 
un grupo de enlace alquileno sustituido o insustituído; 

20. y en la que R es un átomo de oxígeno o asufre; se nez
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