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PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR DERIVADOS DE SULFAMATOS
DE PIRIMIDINA.

Soltcilante: IMPERTAL CHEMICAL INDUSTRIES LIMITED, entided briténica,
residente en Imperial Chemical House, Millbank,
Londres, S.W.1., Inglaterra.

Bsta invenclén se relacicna con un procedimiento
para preparar nusvoy derivedes de pirimidina que poseen PIO
pledades fangiecidas,

Br jo Peemte dHritdnics No. 1.7185.039 se desori-

5a be ; roivirdigern woerivados de pirdmidins des férmula:

hn

| BAD ORIGIMAL !
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0 una sal de los mismos, en cuya férmula R, y R, representen
dtomos de hidrbgeno, grupos hidrocarburo sustituidos o in-
sustituidos, o junto con el Atomo de nitrégeno adyescente for
men un anillo heterociclico que puede contenexr uno o més
heterodtomos adicionales; R3 Y By representan &tomos dg»hi&
drégeno o de haldgeno, grupvs hidrooarburos suatituidos‘b:
insustituidos, o grupos nitro; X representa un &tomo de oxi-
geno o de azufre; y Rg es un grupo carbonilo o sulfonilo
que lleva directamente, o a través de un dtomo de oxigeno o
de azufre, un grupo hidrocarburoc sustituido o insustituido,
o un grupo heterociclioco. Estos compuestos constituyen unos
fungicides Gtiles,.

En la citada Potente Britdnieca No. 1.185;039 ge
describen por lo tanto ciertos derivados de éster sulfoni-
lico de pirimidinas. Sin embargd, solamente se especifioca

un éster sulfewilico en dicha patente, que tiens la estruc-

H
CHy %/osog @
L l

Este eompussto no cas dentro de la clage limitada

tura:

e

2
i
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de compuestos definide por la presente invenclén y no posee el
mismo models o nivel de actividad fungicida contra mildeus
pulverulentos. ‘

En 12 Patente Britdnica No..1.182.584-se describen
derivados de pirimidine fungicidemente activos que estén ca-
racterizados por tener un grupo 6-hidroxi (o un grupo 6-mer-
caﬁto) v un grupo 2-emino, sobre el anillo de pirimidina. Es~
tos derivados de pirimidina constliuyen unos fungicidas alta-
mente activoa, o -

Sin embargo, ningunoc de los compuestos descritdér
especificamente en cuaelquiera de las dos patentes briténicas
antes mencionadas, que representan la téenica anterior mds
relacionada, poseen un elevado grado de actividad conitra
zgggg'los mildeus pulverulentos y en particular contre el

nildeu pulverulento de le manzaune Podosphaera leucotrichs,

como estd representado por la clase de compuestos definidos
por la presente invencidn. |

ge ha encontrado ahora qus une clese limitads de
plrimidines, de las cuales solo unas cuantas caen dentro de
la mmplia clase definida en le Patente Briténica No. 1.185.039,
pero que no se han descrito en ésta de una forme especi{fica,
son wnos fungieidas particulares de amplio espeot;o ¥ poseen
un nivel de metividad més elevado contre los mildeus pulveru-
lentos, en especial contrz el mildeu pulverulento de los man-

zano8, Podosphaerd leucotricha.

Por congiguiente, la presente invencién proporciona wn
derizdc de olfvmate de pirimidina que tiene la férmula ge-

neral.



5.

10.

15.

20,

25.

506980 ...

it

3 ' ‘0 NRO RS
g ~ ‘ 0SO,NR’R

N

NR'R2

y sales del mismo, en cuya férmula R ¥y ® son hidr6geno-o
alquilo inferior, alquinilo inferior o alquenilo inferior
pero ambas no.son hidrégeno, o junto con el étomo de nitré-
geno adyacente foxman un grupo heterociolioo;_R3 h'4 R4 gon~_

alquilo inferior, 2lquinilo inferior o alquenilo inferior{4

'y . Ng R6 son alquilo inferior, alquinilo inferior o aigue=-

nilo inferior; o junto con el dtomo de nitrégeno adyacente
formaﬁ un grupo heterociclico. | _

Por los términos "alquilo inferior", "alquinilo
inferioxr" y "alquenile inferior"”, se quiere dar a entender

grupos que contienen hasta 6 dtomos de carbono._Dé este modo,

_uno de teles grupos puede ser un grupo a&lquilo de cadena

recte o remificade o ciclico. Los grupos alquilo adecuados
incluyen, por ejemplo, metilo, etilo, propile y butilo. ¥y
éstos pueden ser grupos normeles, grupos iso o grupos ter—
oiarﬁoa, segin sea necesario. Los grupos alquenilo y alqui-
nilo adecuados inecluyen, por ejemplo, &8lilo, butenilo y
propargilo. .

Sin embargo, los grupos alquilo y alquenilo pre-
feridos son anuellos que contienen de 1 & 4 dtomos de car-

bono y de 3 & 4 Gtcmos de carbono, respectivamente, siendo

preferides les grapis alguilo.
. 1 v 5 .
Coando ®' v B v B y B® junto con el Atomo de

nitrégeno adyacente cornstituyen un grupo heteroociclico, éste
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Puede comprender cualquier anillo heterociclico, sustitul-
do o inaustituilde, vpor ejemplo, acridina, isotiazol, pi-
rrolidina, isoxazol, piperazina, piperidina, aziridina,
tiazol, azocina, azepina, pirrol, pirazol, imidezol, piz‘i-
midina, indol, pirazina, quinoxolina y morfolina. Sin o ‘
bargo, los grupos heterociclicos preferidos comprenden &nui-
1los monociclicos que contienen 5, 6 6 7 &tomos en el ani-
llo ¥y los sustltuyentes preferidos sobre los mismos, inelu-
yen, por ejemplo, grupos alguile, por ajeﬁxplo, grupos mati-
lo,
En un aspecto preferido, 18 invencién proporeciona
por lo tanto un derivado de sulfemato de pirimidina qu'e' %ig

ne la fémular
i

R3\\r/J\\T/,0802NR5R6
~
N.§r,N
1

NR'R%

R

v seles del mismo, en cuya Pérmuls R' y B> son hidrégeno o
alquilo inferior, pero ambas no son hidrégeno, o junto con
el &tomo de nitrégeno adyacente formen un grupo heterooi-
olicoj R ¥ HA’ son alquilo inferior; y H5 Yy R6 son alguilo
inferior o juntoc con el dtomo de nitrégeno adyécente forman
un enillo heberociclico monociclico de 5, 6 6 7 miembros,
opcionalmente sustltuldo.

Lo compuestos preferidos son aquellos en los que
R3 28 matllios 84 es n-hutilos R1 ¥ R2 son hidrdgeno, alilo,
meiilo o 2%ile, peve 1o hidrdgeno ambas; ¥y R5 Yy Rs son me=-
t1i0, etlio, propile o uubilo o junbo con sl dtomo de ni-

trézeno adyacents fovmen un enillo pirrel, piperidino, mor-
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folino, plperezino o azepine, opcionalmente sustitufdo con
metilo.

En otro aspecto, la invenoidn proporcione por lo
tantd un derivedo de sulfamato de pirimidina gque tieng ig )

férmulas _ G4H9

56
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|
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y sales del mismo, en cuya férmula R1 Yy Rz son hidrégenb,:
metilo, etilo o alilo, pero no hidrdgeno ambasj y R?Vy;ﬁﬁ.
son metilo, etilo, propilo o butilo o junto con el dtomo de
nitrégeno adyacente forman un anillo pirrolidino, morfolino,
piperidino, piperazino o azepino, opcionalmente sustituido
con metilo.

En clertos aspectos es preferible que R5 ¥y R6 sean
grupos alquilo inferior, por ejemplo, metilo, etilo, propi-
lo ¥y butilo. En ciertos experimentos, egtos compusstos, en
especial aquellos en donds R! y R° son también grupos alqul
lo inferior, exhiben un nivel ligeramente superior de acti-
vidad fungieida,

En un aspecto incluso més preferido, la invencién

proporciona un éster de sulfamatoe de pirimidine gque tiene

la férmula:

¢,Hq
OH, ) OSONKPE
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L
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y saleg de adicién de 4cido del‘mismo, en cuya férmula R

y R? son hidrégeno, metilo o etilo pero no hidrégeno ambas;

A R5 ¥y R6 son metilo, etilo, propilo o butilo.

En la sigulente Tabla I, se indican los derivados

de pirimidiha especificos de la invencién que han resultado

ser particularmente Utiles. Los encabezamientos correspon-

dientes a las columnas de la tabla corresponden a los grﬁpos

sustituyentes existentes sobre el anillo de,pirimidiné en

la férmula general:

gt
RS 0S0,NRORS
~
NYN
MR1R2
TABLA I
Compuesto| oI 2 3 4 5 6 Punto de
No: R R R R R R fusién
2 OHy |CH, CHy | n0,Hq X ) Aceite
3 CH, |CHy CH; | 1C,Hg -G Aceite
~
4 CHy |CHy CHy | pCyHg -N Aceite
5 H o |O,H; OHy | 1nG,Hy -N:, 729C
6 Boojomy | omy | no,Hg -N\/:] 11490
7 H ol i CHy | nCyHg | nC4Hy nCyHy Acelte
8 Hoolobs Lo gy | Ol lcgii5 Aceite
i .
10 B Gy | Oy | s, —IG 5620




TABLA I (Continu_acién)
comp;z?to B! | BR® r3 | gt R rG Pufilgo
’ . . fusién
1 H | nCqH, CHy| nC4Hg —Na- 600C
12 -@ CHy| nC,Hg -Na 8890
13 H igo-C3H, CHy| nC,Hy -NC] Acelte
14 H | CH CHy| 10,8y | 180C,Hy | 180C,H, Aceite
15 B | O,H CHy| nC Hg | CH; CHy Acei'be
16 H | 0,8, CHy| nC,Hy |is0C3H; |is003H, |Aceite
17 H | Gyl CHy| nC,Hy -NC\/-—GHB, 76~7720
18 H | C,Hg CHy| nCyHy |[nC4H, n,H, Aceite
19 H 02H5 CH3 nC4H9 ~N- ] Tanillo | Aceite
20 H | CH CH, | nC,H, _C> 102-103¢
21 Ho| OH, CH3‘ G Hg nNQ-CHE} Aoeite
22 H | CHs CH3% nG,He | OH, lgc (B |Aceite
Y .2,
23 H 02H5 CH3E _I}C4H9 -\\*/0 10§-—1049
24 o] ol 0H3 n,Hy |CH, ~C pHg Aceite
25 H ,;-CHQ,cHxCHZ %(d3 1800, Hg| Oy CHy 81e
26 x i uz-.f,‘}!z,if?l: CH,, E Oty ~CH2.CH:’CE-1_2. CHy |oHy 820
27 | q ér.cuz.cmcﬁ?_ ,r*aj -G, - CH:OH cHS' CH, lgéféu
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Para los compuestos indicados como "aceites" en

la Table I, se 1llevé a cabo el andlisis elemental. Los re-

sultados son los sigulentes:

Compuesto Requerido Encontrado

No: c H N ¢ | H N
1 49,35 7,59 17,73 | 49,18 | 6,96 17,82
2 53,92 | 7,86 15,73 53,94 | 8,53 | 15,10
8 52,3 8,14 | 16,28 | 52,44 | 7,97 | 16311
15 49,5 7,6 17,7 48,0 | 7,37 17;5‘f
18 54,5 8,60 | 15,06 | 55,02 | 8,60 | 14,5
19 55,1 8,1 15,14 53,9 | 7,92 | 13,92
22 53,60 8,38 15,64 53,52 | 8,41 15,89
23 50,30 | 7,26 | 15,64 | 51,10 |7,3¢ | 16,00
o4 50,93 | 7,88 16,98 50,88 | 7,69 | 16,70
4 50,30 | 7,26 15,64 | 49,95 | 7,41 | 15,25
7 57,00 | 9,00 | 14,00 | 56,35 |8,91 | 13,57
14 57,00 9,00 | 14,00 | 56,92 | 9,30 | 13,61
16 54,80 8,60 15,06 | 54,9 |8,59 | 14,62
25 51,20 | 7,37 17,06 50,60 | 7,08 16,99
26 49,98 | 6,45 | 17,93 | 49,34 |6,29 | 17,59
27 150,30 5,84 18,05 | 49,14 |5,57 17,95

Loa coupuestos Nos. 1, 3, 5, 8, 11 y 15 son unos

fungividas partievlarmente Gtiles,
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La invencién incluye por lo tanto, como nuevos
compuestos, cada uno de los derivados de sulfamato de plri-
midina especificos indicados en la Tabla I anterior, y en
particulaer los compuestos Nos. 1, 3, 5, 8, 11 y 15.

En esta Memoria, lz numeracién del anillo de fﬁri—

midina es la siguiente:

5 :
17° g "
| I

Puede observarse que las posiciones 4 y 6 son equivalentéé.
El procedimiento de la invencién para preparﬁrglos
derivados de sulfamsto de pirimiding se caracterigze por la
reacclén de la 6-hidroxipirimidina apropiada con el cloruro
de sulfamoilo apropiado. La 6-hidroxipirimidina puéde pre-
pararse mediante cualquiera de los métodos indicados en la
literature y en la Patente Britédnica No., 1.182.584 y en la
solicitud de Patente Britdnice No. 33.079/72. La 6-hidroxi-
pirimidina se trata con hidréxido de metal alcalino, por
ejemplo, hidréxido sédico, en un liquido orgédnico, por ejem
plo, tolueno, benceno, xileno o acetato de etilo, y el agué
se gepara sometiendo la mezcla a reflunjo. Una vez formnda de
este modo la sal sdédica de la pirimidina, se afiade el cloru-
ro de sulfamoilo y se contlinlia el calentamiento bajo reflujo.
Ta nezels de resccidén se extracta entonces con céustico,
por ejamplo, con hidréxido sédice sl 10 %, pers separar la
G~-niureripirimidine no reaccionads y se lave enftonces con
ague hasts outener livados neutros (sl tornasol).
81 = dusen p 91 es necesario, muede realizzrse entonces

una raciistalizecidn u oiro proleso de purificacién.
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Como alternativa al procedimiento anterior, la
S-hidroxipirimidina puede hacerse reaccionar con un metal
alcalino o metéxido o etéxlido sédico, en metanol o etanol,
tras 10 cusl se gepara el alcohol utllizado como disolvéhﬁé
¥y se sfiade el cloruro de sulfamoilo. A contimuaciédn, 1&?‘
reaccién se lleve a cebo en la forme anteriormente descrita.

Uon preferencia se utilizan proporciones molares
de los reactentes,

Como sales adecuadas de los derivados de pigipidi—
ng de ests invencién, pueden menclonarse, por ejemplo,iiég
hidrocloruros. Otras sales incluyen las sales de los @eri;
vados de pirimidina con écidos orgénicos, por ejemplo;’éée-
tatos, pioratos y similares, Estas sales pueden prepararse
my faeilmente, del modo ususl, afiadiendo el dcido apropia-
do a8l sulfamato de pirimidins,

Los compuestos de la invencién, como anteriormen-
te se ha menclonado, son fungicidas actives, particularmente
contra las enfermedades: |

Sphaerotheca fulizines (mildeu pulverulento) en el pepino

Podosphaers leucotricha (mildeu pulverulento) en la menzana

Uncinule necator (mildeu pulverulento) en lg vid
Erysiphe graminis (mildeu pulverulento) en la cebada
Erysiphe graminis (mildeu pulverulento) en el trigo

Los compuestos pueden utilizarse como itmles pera
los fines anti-fungales peroc mds convenientemente se formu-
lan en composiciones para diche utilizacién.

Por lu taniec, en otro aspecto, la invencién pro-
Porcicra wan comnesicién fungleida que comprende, como in-

gredients active, un sulfamato de pirimidina de férmulas
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" 0 una sal del mismo, en cuya férmula g Yy R? son hidrégeno

o0 alquilo inferior, alquinilo inferior o alquenilo inférior
pero ambes no son hidrégeno, o Junto con el Atomo de ﬁi&;é-
geno adyacente forman un grupo heterociclico; R3 y R4 son
elquilo inferior, alquinilo inferiecr o alquenilo infepio;;
¥ R’ y RO son alquilo inferior, elquinilo inferior o elque-
nilo inferior o junto con el Atomo de nitrégeno ﬁdyacente
forman un grupo heterociclico; y un vehiculo para el ingre-
diente active. .

En un aspecto preferido, la invencién proporciona
une compoaicién fungicida que comprende, como ingrediente
activo, un derivado de sulfamato de pirimidina que tisne la
férmula:

R4

56

Y

R'R2

0 una =2l del mismo, en cuya férmulae g1 v RZ son hidrégeno
o algquilo inferior, pero no hidrégeno ambas, o Jjunto con el
gtomo de nitrégeno adyacente Forman un grupo heterociclicoj
B3 N g gon alouile inferiory ¥ R? ¥y R6 gon alquilo infe-
rior o junto con ol &tomo de nitrédgeno formen un anillo

hetsreci{clico menociclico ds 5, & § 7 miembros opcionalmeny
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te sustitufdo; y un vehficulo para el ingrediente activo.
En un especto mds preferido, la invencién propor-
ciona una composicién fungicida que comprende, como ingre-—

diente activo, un derivado de sulfamgto de pirimidina gue

" tiene la férmula:

C4H9

506
0H3\T4,l\n//osoznn R
Nr1R?
o uns sal del mismo, en cuye Térmule R! y RZ son nidrégeno,

metilo, etilo o alilo, pero smbas no son hidrégeno; y’Rsiy
Rs'aon metilo, etilo, propilo o butilo o junto con el &tomo

‘de nitrégeno adyacente forman un anillo pirrolidino, morfo-

lino, piperidino, piperazino, o azepino, opcionalmente sus-
tituido con metilo; y un vehiculo para el ingrediente acti-
vo, ‘ .
Més particularmente, en un aspecto especialmente
preferido, la invencidén proporciona une composicién fungi-
cida que comprende, como ingrediente mctivo, un éster de sul

femato de pirimidine que tiene la férmulas

6, Hy iy
033\T45L\ﬂ/,osozua R
YT

NR 172

o una =2l de adicidén de Acido del mismo, en cuya férmula R!
¥ A% pon hidrbeens. metilo ¢ etilo pero ambss no son hidré-

- .
genc: ¥ 27 ¥ BY gwn metilo, etile, propilo o btutileo; y wn

veh cule para el ingrediente activo.

Tos commuestos de la invencidén y las composiclo-
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nes que contienen a los mismos, son utiles para combatir
enfermedades fungeles, como anteriormente se ha establecido.

Por lo tanto, en otro especto, la invencién inclu-

“ye un método para combatir hongos, que comprende tratarf;as

plantas, semillas o Arboles con un derivado de sulfamsto.de

pirimidina como anteriormente se ha definido en cualquiers

.de los pérrafos precedentes, o una composicién que contiene

dichos derivados de pirimidine definidos en cualquiera de

los pérrafos precedsntes o més adelante, ..
Tos derivedos de sulfamato de pirimidine activbe

de esta invenolédn, y las composiciones que les contienen;..

pueden utilizarse pare combatir hongos de las plantes y péra

tratar plantas o semillaes, de distintas formas. Asi, pueden

aplicarse, formulados o no formulados, de une forme directa
al follaje de una planta que estd infeotada o que prpbable-
mente llegerd a infectarse, Pueden aplicarse también a los
arbustos y drboles, a las semillas o a otras parites propaga
doras de las plantas, o al suelo o sl medio en el cual ore-
cen o han de plantarse las plantas, arbutos 6 érboles, Di-
chos compuestos pueden pulverizarse, espolvorearse o apli-.
carse como une formulaoidn en crema o pasta.

La gplicacién puede realizarse sobre cualguier
parte de la planta, arbusto o drhbol, por ejemplo, al follele,
tallos, ramificaciones o ralces, Todos estoa modos'de'apli-
cacién caen dentro del alcance del término "“tratemiento"
enpleado en esta Memoriam y la palebra Y"plantes" debe ser
cot:ziderada como incluyende a las germinsclones, arbustos y.'
xrtcles. Adicicnalmente, y como es evidente a partir de lo
anterior, la invencidén incluye el tratamiento preventivo,

protector, profiléctico y de erradicaciém,



Tos derivados de pirimidina de esta invencién se
utilizen preferiblemente en forma de compoaiciopes y estas
composiciones pueden emplearse para fines agricolas y hor-

_ ti{colas., E) tipo de composicién empleado’ en cualguier c2.30
5. dépenderé de la finalldad particular a que se destine, :

Las composiciones pueden tener la forma de polvos
0 grémulos de espolvoreo en los cuales el ingrediente activo
esté mezclado con un diluyente o vehiculo sélido. Los dilu-
yentes o vehiculoé g6l1lidos adecuados pueden ser, por ejém;

10. plo, caolin, bentonita, kieselguhr, dolomita, carbonato‘cé;
cico, talco, magnesis en polvo, tierra de batén, yeso, tle-
rra de Hewitt, tierra de diatomeas y arcilla csolinica. Las
composiciones para el revestimiento de semillas pueden com=-
prender, por ejemplo, un agente que facilite la adhesién de

15. la composgicién a la semilla, por ejemplo, un aceite mineral,

Les composiciones pueden: tener también la forma de
polvos o grenos dispersables qué comprenden, ademds del in-
grediente activo, un agente humectente para facilitar la dis-
persién del polvo o de los granos en liquidos. Dichos polvos

20. o granos pueden incluir caergas, agentes'de'suspensién y 8i-
milaress,

Las dispersiones o emulsiones scuosas pueden pre-
pararse disolviendo el ingrediente o ingredien%es ectivos en
un disolvente orgénico que puede contener uno o més agentes

25. humectantes, dispersantes o emulsionanites y afiadiendo a cone
tinueciéin la megsela asi obtenida & ague que puede contener
igualmente uno o més agentes humectentes, dispersantes o
crilmenontes, Lus disolventes orgénicos adecuadoé son tri-

civaioco de etileno, clcohol, isop?opilicc, propilenglicol,

30. alcchol de diaceiona, tolueno, queroseno, metilnaftaleno,
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xilenos y tricloroetileno.
Las composiciones que se han de emplear como pul-

verizaciones pueden tener tembién la forma de aerosoles, en

-los cuales. la formilacién se mentiene a presién en un reci-

piente, en presencia de un propulsor, tal como fluortrielorg

metano o diclorodifluormetanc.

-
229 3 n

Mediante la inclusién de aditivos adecuados, por
ejemplo, paré mejorar la dlstribucidén, polvo adhesivo y.£e~
sistencisa é le lluvig sobre las superficlea tratadas, las,
distintes composiciones pueden adaptarse mejor para loé;’
diversos usos pare los cuales estén proyectadas. : 7

Los derivados de pirimidina puedén formlarse tam-—
bién convenientemente mezcléndolos con fertilizantes. Un=
composiciéh preferida de este tipo comprende grédnulos de ma-
terial fertilizante incorporando, por ejemplo & modo de re-
vestimiento, un derivedo de pirimidina. El material fertili-
zante puede comprender, por ejemplo, sustanclas que contienen
nitrégeno o fosfato.

En un gspecto més de la invencidn, se proporciona
por lo tanto una composicién fertilizante que comprende un
derivado de pirimidina como anteriormente se he definido.

las composiciones tambiédn pueden tener la forma de
preparados 1fquidos para utilizarse como bafios o pulverize-
ciones, los cuales son generalmente dispersiones o emulsio-
nes acuogas que contisnen el ingrediente activo en presencia
de unc o més agentes humectantes, dispersantes, emlsionsane
tes o de suspensién.

1:z agentes humectantes, dispersantes y emulslonan-
tes jueden ser de tipo catidnico, aniénico o no ibénico. Los

agentes adecuados del tipo catidémnico incluyen, por ejemplo,
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compuestos de amonio cuaternario, por ejemplo, bromurc de
cetiltrimetilemonlo. Los agentes adecuados del tipo anidéni-
eco incluyen, por ejemplo, Jabones, sales de monoésteres all
f4ticos de deido sulfirico, por ejemplo laurilsulfato s$di-
co, sales de compuestos aroméiicos ahlfonédos, por ejemplo,
dodecilbencenosulfonato sddico, lignosulfonato de BOdiO,‘,
caloio o amonio, sulfonato de btutilnaftaleno, y una mezcla
de 1as sales sédicss de doidos diisopropil- y triisopropil-
naftalenosulfénico. Los agentes adecuados del tiﬁo no iénico
incluyen, por ejemplo, los productos de condensacién de éxido
de etileno con alcoholes grasos, tales como alcohol oleflico
o alcohol cetflico, o con alquilfenoles tales como octilfe-
nol, nonilfenol y octileresol. Otros agentes no iénicos son
los ésteraé parcisles derivedos de dcidos grasos de cadens
largs y enhidridos de hexitol, los productos de condensa~
oién de dichos ésteres parciales con 6xido de etileno, ¥y
les lecitinas.

Los agenfes de suspensién adecuados son, por ejem
plo, los coloides hidréfilos, por ejemplo, polivinilpirroli
dona y carboximetilcelulossa sédica, y las gomas vegataleat
por ejemplo, goma de acacia y goma de itragscanto.

Ims composiciones que han de ntilizarse en forma
de dispersiones o emulsgiones acuosas, se suministran gene—
ralmente en forma de un concentrado que confiene una eleva-
da proporcién del ingrediente o ingredientes activos, siendo
diluido con agus dicho concentrado antes de su empleo. Con
frenveneia, €8 necesaric que estos concentrados resistan al
alsacensaicnte durante periodos prolongados y que, después
de diche almacenamiente, sean capeces de diluirse con agua

con el tin de formar preparedos acuosod gue permanezcen ho-
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mogéneos durapte un tiemﬁo suficignte para que puedan ser
aplicados por los equipos convercionsles de pulverizacién.
Los concentrados pueden contener convenientemente 10-85 %
en peso aproximadamente del ingrediente o ingredientes acti-
vos y gﬁnaralmente 25 - 60 % en pesc apfoximadamente_dei}in—

grediente o ingredientes activos, Cuando se diluyen fara

- formar preparados mscuosos, dichos preparados pueden contener

diversas cantidades del ingrediente o ingredientes activos
en funeién de la finalidad a la cual se destinan, peréﬂéé‘
puede utilizer un preparado acuoso gque contiene entre;d;§01
¥ 0,01 % hasta aproximedamente un 10 % en peso de 1ngfé&ien—
te activo o ingredientes activos.  \.,

' Debe comprenderse que las composiclones bilologi-
camente activas de esta invencién ﬁueden'comprender, ademés
de un derivado de pirimidina, uno o méds compuestos distintos
que tengan actividad bioldégica. Asimismo, pueden comprender
uno o més agentes estabilizantes, por ejemplo epbxidos, ta-
les como epilclorhidrina,

La invencién se ilustra por los siguientés e jem~
plos, siendo los numerados con 1 a 5 los que ejemplifican
los métodos de preparacién de los compuestos de pirimidina
enumerados en la Tabla I anterior, mientras que los ejemplos
6 8 12 son ilustrativos de las composiciones que contienen
varios derivados de pirimidine como ingrediente activo.

EJEMPLO 1

Este ajemplo ilustra la preparacidén de sulfonato
de Sen-butil-o-dimetilanino-6-metil-bepirimidinil-1~pirro-

1idira, gque tiene lo Téyrmula:
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C4Hp(n) '
S0 e (Compuesto No. 3 de la
CHg\T/J§§T/° S0-R, ’ Tabla I)

A vnae solucién de etéxido sbédioco, preparada disol-
viendo sodio (43,3 g) en etanol (1.340 ml), se afinde 5-n-
tutil-2~dimetilemino~4-hidroxi-6-metilpirimidinag (392,f g);
El etanol se separa entonces por destllacién y se reempiaéa
por acetato de etilo seco, parte del cual se destilsg pq;a:
separar las Wltimes trazas de etanol. A la mezcla resulien-
te se afiade c¢loruro de 1-pirrolidina sulforiilo (300 g) y la
mezclae se refluye durante varias horas, Después de enfriar
y filtrar la porcién insoluble, el filtrado se lava con una
golucidn al 5 % de hidréxido sédico y a continuseidn con
ague. hasta obtener lavados neutros..

Después de secar sobre sulfato sédico anhidro, se
separa la fraccién voldtil por evaporacién e presidén reduci-
da, siendo separadas las Wltimas ftrazas de disolvente por
calentamiento & 80¢C bajo alto vacio. El aceite no destlla-
ble residusl es sulfonato de S-n-butil=2-dimetilamino-6-me-
$11~4-pirimidinil-1-pirrelidina. '

De forma andloga y utilizando los reactantes apro-
plados, se prepararon los compuestos Nos. 2, 4, 9, 10, 11,
12, 7, 19, 20, 21 y 23.

dedinnte un procedimiento simiiar al indicado en
el ejempiv 1 aaberior, pero empieando los resctantes apro-

piadcis,; @e preperd también el sulfonato de S5-n-butil-2-etil-
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amino-6-~metil-4-pirimidinil-~i-pirrolidina, que tiene la

férmulas
C,Hy(n) — (Compuesto No. 5
l \ \ i . ,‘ .
NH02H5
EJEMPLO 3 v
5. En un experimento similar sl ilustrado en el ejem

plo 1, pero empleando los reactantes apropiados y utilizan~

do tembién tolueno para facilitar la separacién de 1a§2ﬁit1

mas trazes de etanol antes de afigdir el acetato de etilo, '

ge obtuvo el sulfonato de 5-n-butil-2-n-propilamino~6-metil-
10. 4-pirimidinil-1-pirrelidine, que tiene la férmulas

C,Hy(n) . (Compuesto No. 11
on 479 / de ls Tabla I)
o 3W 0~80,-
N N |
h

NH03H7(n)

EJEMPLO 4
Este ejemplo iluetra la preparacién del compuesto

gue tiene la estructura:

Oy A\~ 080,-N

N
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Se disuelve sodio (1,15 g) en etanol (100 ml) ¥y
se afiaden y se dejan disolver la pirimidina, es decir, la
2-pirrolidina—4-metil-5-n-butil-6-hidroiipirimidina (11,77 &,

0,05 M). Ia solucidén se evapors entonces hasta sequedad. E1

-861lido resultante se suspends en benceno y se milade clormro

de 1=pirrolidina suifonilo (8,48 g, 0,05 M). La mezcla se
calienta entonces bajo reflujo durente 2,5 horas, se deja
enfrier y se filtra. El1 filtrado se lave entonces con ague,
con solucién el 10 % de hidréxido sédico y luego con porciq-
nes de agua, hesta que los lavedos dan reaccién neutra.lﬁl
producto se seca entonces sobre sulfato de megnesio, se fil-
tra el sulfato de magnesio y la solucién se separa hasfa'se-
quedad. Rendimiento de producto, 10,79 g (58,6 %); p.f. 882C,

EJEMPLO 5

Este ejemplo ilustras la preparacién del compuesto

que tiene la férmula:

nC4H9
CHy A\ 0-SO,N(CHy),
|
N
*T// (Compuesto No. 15 de
la Tabla I)
NHC

olls

Se mezclan en tolueno (300 ml), 2-etilamino-4-
meti1-5-n-butil-6-hidroxipirimidina (32,1 g, 0,11 M) e hidré
xido sédico (4,0 g, 0,1 M) y la mezcla se calienta bajo re-
flujo pera separar el agua formada duranie la preparacidén de
la 221 sédics de la 6-hidroxipirimidine. Se efiade cloruro de
dimesiloulfaweilo (14,35 g, 0,1 M) en tolueno (40 ml) ¥y la
mezcla complete se calienta bejo reflujo durants 3 horas y

media enfridndose a continmacién., Ia solucién se lavae 3 ve-
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o16n n30 = 1,5146.

ces con una soluoién de hidréxido sédico (200 ml de solu-
cién al 10 %) y entonces dos veces con ague (200 ml). Ia so-
lﬁoién se seca entonces con sulfato de magnesio anhidro ¥y
se destila el tolueno para proporcionar un aceite de cclor

marrén ogcuro, obteniéndose 22,15 g (70 %); Indice de ?9ﬁrqg

E]

De forma andloga, y empléahdo la pirimidina.sgéti-
tulda apropiada y el cloruro de sulfemoilo adecuadamente
sustitui{do, se prepararon los compuestos numerados eé‘lé“Tar
bla 1, con 1, 7, 8, 14, 15, 16, 18, 22 y 24, S

EJEMPLO 6

Se prepara un concentrado emulsionable mezalendo
conjuniamente los ingredientes indicados még ghejo en las
proporciones establecidas, agitando la mezcla haste que se

disunelven todos los constituyentes.

Compuesto No. 1 de la Tabla I 10 %
Dioloruro de etileno 40 %
Dodeoilbencenosulfonato de caloio 5%
"Tubrol" L 10 %
"Aromasol" H . 35 %
EJEMPLO 7

Se prepera una composicién en forma de granos fe-
cilmente dispersables en un liquido, por ejemplo agua, Mol-
turando conjuntamente los tres primeros ingredientes indice
dos més abajo en presencia de agua afladida y mezcléndose en
tonces en el acetnto sbédico. La mezela resultante se seca ¥y
ge paga a través de un tsmiz de malle britédnice de temafio |
44~100, pura obtenecr el tamaflo deseado de granos.

Compuesto No. 15 50 %

"Disperagl" T 25 %

"Iubrol" APN 5 1,5 %
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Acetato sédico 23,5 %
EJEMPLO 8

Se molturan oonjuntgmenté los ingredientes indi-
abajo, en las proporciones establecidas, para pro

formulacién en polve facilmente dispersable en 11

Compuesto No. 1 : 457%

"Digpersol" T 5 %
"Lissapol® NX : 0,5 %
"Cellofas" B6OO 24
Acetato sédioco 47,5 %
EJEMPLO 9

Se disuelve el ingrediente activo (compuesto No. 15

de la Tabla I) en un disolvente y el 1l{quido resultante se

pulveriza .

sobre grdnulos de tierra de batén, El disolvente '

se deja entonces evaporar para producir una composicidén gra-

nilada,

Compuesto No., 15 . 5 %

Tierra de batén o grémmlos
de arcilla casolinica ' 95 %
EJEMPLO 10

Se prepars une composicién adecuada pare utili-

zarge como revestimiento de semillas mezclando los tres cons

tituyentes indicados mds abajo, en las proporciones estable-

cldas,

Compuesto No. 15 50 %
Aceite minersl 2%
Arcilla caolinica 48 %

O BEPHO 11
by 11

pavbatimmeli Y

Se prepara un pelvo de espolvoreo mazclando, en

las proporciones establecidss, el ingrediente activo con
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sa

talco,
Compuesto No. 1 5%
Talco ' 95 %
EJEMPLO 12 '
5. © Se prepars uns formulacién molturande con bolas

los constituyentes indicados mds abajo ¥ £ormando entonoes

© oon agua una suspensibén acuosa de la mezcls molida,

7 Compuesto No. 15 46'%

"Digpersol" fd’%L

10. ' "Tubrol" _ :4{3f
Ague. s

EJBPLO 13

Se prepara una formulacién de polvo dispersable
mezclando conjuntamente los ingredientes indicados més aba-
15. jo y molturando entonces la mezcla hasta mezelarse completa

mente los constituyentes.

Compuesto No, 3 de la Tabla I 25 %
"AEROSOL" OT/B o 2%
"Dispersol® A.c. _ 5 %
20. Arcille caolinica - 28 %
Sflice , 40 %
ETEMPLO 14 |

Este ejemplo ilustra la preparacién de dos formu-~
laciones de polvos dispersables. En cade caso, se mezclan
25. ' Jos ingredientes en las proporciones establecidas y la mez~ -

cla se tritura entonces en un molino pulverizador.

Compuesto No. 8 de la Tabla I 25 %
PERMINAL® BX 1%
*Digpersol" T 5%

30. Polivinilpirrolidona 10 %
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S{lice . : 25 %
Areills caolinics M %

Se prepara exactamente le misma formulacién em—

pleando el compuesto No. 15 de la Table I.
EJEMPLO 15

Los ingredientes indicados mds abajo se formulen

en un polvo dispersable mezclando y molturando los ingre-

diendientes en las proporclones establecidas,

Compuesto No. 5 ds 1la Tabla 25 %
"AEROSOL" OT/B ' 3 %
"Digpersol" A 5%
Areilla caolinice | » 63 %

Se prepara exactamente la misma formulaeién em=-

pleando el compuesto No. 11 de la Table I en lugar del com

puesto No, 5.

A continuecién se proporciona una explicacién de f_.,;

las composiciones o sustancias representadaes por les diver

ses marces registradas y nombres registrados, indicadas en

los ejemplos anteriores,

“LUBROL" L

MAROMASOLM H
WDISPERSOL" T
¥ AC
LUBROL" APN 5

WOELLOEAE® [
500

T RAR

FLISSATOU Y

YA R T S ~r fv
WARRQLOL® OB

WERRLINALY BX

es un condensado de 1 mol de nonilfenoi oon

13 moles de 6xido de etileno.

es .una mezcla disolvente de alquilbencenos.

es ung mezcla de sulfato sbédico y un conden

sado de formaldehido con le sel sédica de ™~

dc¢ido naftalensulfénico.

es un condensado de 1 mol de nonilfenol con
5,5 moles de 6xido de naftaleno.

es un espesante de carboximetilcelulosa
Sédicac

es un condensado de 1 mol de nonilfenol con
B moles de é6xido de etileno. '

s dloctilsulfesuceingto de agodio.

vs un algquilnaftalensulfonato (sal sédiesm),
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EJEMPLO 16

Los compuestos de esta invencién fueron ensayados
contre .una variedad de enfermedades fungales foliares de
las plantas. La técnice empleada consiste en pulverizar el
follaje de las plantas no enfermas con una solucién deyﬂcqg

puesto del ensayo. Todas las soluciones para pulveriza&iﬁn

* ¥ embebido contenian 100, 25, 10, 5 y 1 parte por millén del

compuesto del ensayo. Ies plantas fueron infectadas enton-
ces con las enfermedades que se deseaba controlar y después
de un periodo ‘de dias, en funciln Ge la enfermedad particu~
lar, se evalub visualmente el grado de la enfermedad; Ios

resultados se indican en las Tablas 24 y 2B siguientes; en
las cuales el grado de la enfermedad se expresa en forma de

una graduvacién, como sigue:

Graduacién Centided dé enfermedad en %
0 61 a 100
1 26 a 60
2 6a 25
3 Oa 5

En la Taebla 2, la enfermedad gse indica en la pri-
mere columna, y en la segunda columna se proporciona el
tiempo que transcurre entre la infeccién de las plantas y

la evaluselén de la cantidad de enfermedad.

TABLA 2

TN 2 - Intérvalo de tiempo | Letra clave de
Pafermedad y pianta (afes) PO e enfermedad
i . (Tabla 24)

ERimia Luute. 10 A

-

Errsivhe greainis
(trigo) B
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TABLA 2 (Continuacién)

Enfermedad y planta Intéwa%gig:)tiempo Qg;c_ggmgéggé de la |
. (Tabla 24)
Podosphaera leucotricha 10 ¢ J
(menzena) 5 _
Sphaerotheca fullginen D
(pepino)
TABLA 24
Compuesto (100 ppm)

No. Letra clave de la enfermedad .
(Zabla 1) A 3 | ¢ . D
1 3 3 3. 3
2 3 1 3 3
3 3 3 3 3
4 3 0 3 -3
5 3 3 3 3
6 3 2 3 3
7 0 - 3 -

8 3 - 3 '3
9 3 3 "3 3
10 3 3 3 3
1 3 3 3 3
12 3 3 3 3
13 3 3 3 "3
14 3 0 3 3
15 2 - 3 3
.__.1_.6»....,. oo e ‘ - 3 E

17 0 . 2 3
18 3 - 3 3




TABLA

28

(Contimuacién)

Compuesto
No.

(Table I)

(100 ppm)
Letra ¢lave de la enfermedad

B

c D

19

20

21

22

23

24

wlwinjo]lmm] O

wlwlwlw]lwlw

3
3
1
3
3
3

5.

10.

not ajonjfica no ensayedo

Los resultados

enteriores muestran claramente que

los compuestos de la invencidn son activos contra una gama

de mildeus pulverulentos.

En le Tebla 2B siguiente, se utilizen proporciones

de splicacién incluso més bajas (ppm - partes por millén)

y se efectda una comparacién con los fungicidas de pirimi-

dina de la técnica anterior que son por si mismo unos pro-

ductos comerciales firmemente establecidos (fungicidas).

TABLA

2B

Compuesto (25, 10, 5 y 1 ppm)
No. RMED,
Eropo;cién ENFE 4D
e aplica- Mildeu pulve| Mildeu pulve | Mildeu pulve
cidn (ppm) rulento de ~| rulento de ~ | rulento del™
i 1y manzana la vid pepino
9 25 L3 3 3
10 b3 0 3
; 5 . 1 0 3
1 l




TABLA 2B (Oontinuecién)
Compuesto (25, 10, 5 y 1 ppm)
No. Proporcién ENFERMEDAD Do
de gplica-
Mildeu pulve | Mildeu pulve | Mildeu pulve-
cién (ppn) rulento dé ~ | rulento de rulento del
la manzane 1a vid pepino
11 25 3 3 3
10 3 3 3
5 3 1 3
10 25 3 3 3
10 3 3 3
5 1 1 3

3 25 3 1 3
10 3 - -
5 3 - 2
5 25 3 3 3
10 - - -
5 3 3 3
1. 3 2 2
6 25 3 o . 3
10 2 0 3
5 2 0 2
1 L L -
8 25 3 3 3
10 3 0 3
5 3 - 3
1 - - -
Dimetirims}l""'; o5 2 0 3
10 - - 3
5 1 0 3
1 0 - 1




TABLA 2B (Continuacién)

(25, 10, 5 y 1 ppm)
Compuesto ENPERMEDAD
No. . ggOPOEgiéf Mildeu pulve | Mildeu pulve Mildeu pulve
oiégp( a) rulento de ~ | rulento de rulento del
prm la manzana la vid pepino
Etirimol® 25 3 0 3
5 0 0 5 -
1 0 - 1:
2 25 3 - 3
' 10 3 - 3
5 3 - 1
4 25 . 3 - 3
10 - — -
5 3 - 1
12 25 3 - 3
10 2 - -
5 1 - -
15 25 3 3 3
5 3 1 1
18 25 3 o 3
10 - - -
5 1 0 0
20 25 2 2 ! 3
10 - - E -
5 1 ! 1 j 2
| | ;

®Dimetirimol y Etirimol son los compuestos Nos, 4 y 30 respectivemente
de 1la Tebla I Je la Patente Briténica 1.182.584.



TABILA 2B (Continmacién)

(251 10, 5 ¥ 1 PPm)
Compuesto)  pnoporeisn ENFERMEDAD -~
No. . " de aplica- -
ci6n (ppm) [Mildeu pulve | Mildeu pulve | Mildeu pulve
rulento de rulento de | rulento del
la manzana la vid pepino
22 25 3 1 : 3 .
10 _ _ o I
5 1 o 1 2y .-.‘
23 25 3 3 - 3
10 - - -
5 0 0 1
24 25 3 2 : 3
10 - - -
5 2 2 0

Los resultados antefiores miestran claramente gue
los compuestos de la invencién son méds ampliementie actives,
es decir, activos contra uns game mds amplie de mildeus

5. pulverulentos, con proporciones de aplicacién méds bajas, que
' los funglicidas de pirimidina de ia Patente Britdnica No,
1.182.584, que por otra paerte son excelentes y de sobra cong
cidos en el comereio.

EJEMPLO 17

10. fn una serie de ensayos comparativos descritos
més abajo, se demuestra la mejora que representen los com-
puestos fungicidas de la presente invencién con respecto a
log productcs comerciales ya establecidos,

In egtod enseyos, los sigulentes productos comer—

15. cinieg se denominan como:
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Nombre comin Nombre registrado

Férmula

DINOCAP , "CROTOTHANE"
"KARATHANE"

Véase pigina 192

‘el “Pesticide-

Manual®, 22 edicién,
de Hubert Martin- -
(1971) y publicado
por ls British COrop
Protection Council.

BENOMYL "BENLATE"

Véase pédgina 34 del
"Pesticide Mamral", |
28 edieciébn, de =
Hubert Mertin :
(1971) y publicade
por le British Crop
Protection Council,

CELA 524 W

/ N\

HOCHNHCN, ~ NCHNHCOH
- /

cCi 0013

3

Se 1llevé a cabo una serie de experimentos en el cam

po, comparando los compuestos de la inveneién con productos

comerciales bien conocidos, utilizados para combatir el mil- '

deu pulverulento de la manzana.

En cada casgo, se pulverigeron, a elevado volimen

(es decir en uns proporéién superior a 100 litros por hecté-

Tes) menzanos jdvenes hasta un grado de goteo {es decir hasta

que todcs lag hojas fueron mojadas y goteaha de las mismas el

findido de pulverizacién) a intérvalos de 15 dims aproximada~

menle dawle La selide de los retofios hasta que el orecimlento

cesa en el oloro (normalmente 9 - 10 pulverizaciones por

sesidn) cos uns formulacidén que contiene un compuesto de la
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invencién. Los 4rboles fueron evaluados periodicamente con

respecto al control del mildeuw, mediante una inspeccién vi-

suel de les hojas después de la primera aparicién de mildeu,

Se observaron tanto mildeu primaric como éecundario.

SERIE DE EXPERIMENTOS No. 1
Esporulacién primaria de mildeu (1% de control de ‘- -

(U.K. 1972)

enfermedad)
Compuesto | Proporcién de aplicecién Media de 6 evalua-
: (ppm) ciones -
DINOCAP .
(Karathene 300 23,5 B
1iquido) L
No., 5% 250 34,6 5
{Tabla I) 500 44,8
No. 11* 250 41,8
(Tabla I) 500 51,6
No. 5% 250 39,0; dos eval
(Tabla I) 500 55,4 ) luacio-
nes
8010
BENOMYL 250 60,2) "
CELA 524 W 250 13,1) "
% Formulaciones en polvos dispersables
%% Formulaciones en conocentrados emulsionables.
Mildeu Secundario (Control del mildeu en %)
Compuesto ggoEoiiién FECHA DE EVALUACION
e T 28 38
cién (15.6.72) | (4,7.72) (27,7272}
DINOCAP 300 46,4 18,4 11,6
5% (pabila T 250 65,1 29,4 21,0
500 54,0 45,0 44,6
1"E 250 52,7 45,4 36,8
500 59,4 49,0 50,2
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Compuestos gzoggigigf FECHA DE EVALUACION
cién 18 28 3a
(15.6.72) 1(4.7.72) | (27.7.72)
5% (Tabla )| 250 61,0 57,8 49,0
BENOMYL 250 59,5 47,3 48,0
CETA 524W 250 78,0 71,3 43,4

% Pormulaciones en polvos dispersables

¥% pormulsciones en concentrados smulsionables
Los resultados anteriores muestran cleramente la
superioridad de los compuestos de la invencién sobre ciertos

productos ya conocidos para combatir Podosphaers leucotricha

(mildeu pulverulento de la manzana), asi como su 6omportamie§
t0 como minimo igual o en ocasiones superior, en comparacidn
con los fungicidag del mildeu pulveruleﬁto comercialmente
disponibles ya conocidos (por ejemplo, Benomil o "BENLATE"),

EXPERIMENTO No. 2

(a) Veriedads Golden Delicioue. (U.ﬁ. 1972)
comunsto [ M 12 da toien con | epporeits o
DINOCAP 19,3 300 ppm
No. 5* Tana I 16,4 250 ppm
No. 8% 15,0 250 ppm
No, 15% 8,4 250 ppm
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(b) Variedad: Cemuesa de naranja de Cox (U.K., 1972)
Gompassto | Niero en % de hojes | Proporotgnde
DINOCAP 13,2 300 ppm
No. 5% TahlaI 7,4 250 ppn
No. 8% » 11,5 250 ppm
No, 15% » 4,0 250 ppm

¥ Formulaciones en polvos disperssbles

SERIE DE EXPERIMENTOS No. 3

(U.K. 1971)

Intensidad de esporulacién de mildeu sobre rosas
con mildeu primerio

Proporcién de aplica | % de control
Compuesto eién, ppm. = | de mildeun
DINOCAP 300 29
BENOMYT, 250 36
No. 3 de la Tabla I 250 17
No.11® de la Teble I 250 20
¥o. 5* de la Tabla I 250 32
No. 5%¥de la Tabla I 250 30
Control - 0




Mildsu secundario

Compuesto Egggggciggm?e apli ged;i§g§§r°1
DINOCAP | 300 ' 38 |
BENOMYL 250 59
No. 3% (Table I) 250 46
No. 11* (Tabla I) 250 , 51
No, 5% " 250 : 51
No, 5% " 250 66
Control - o

¥ pormulaciones en polvos diapersables

¥ sontenfa humectente AGRAL adicional

5. EXPERIMENTO No. 4 (Espafia 1972)
Compuesto lggggﬁgn % de hojas con mildeu se-
18 28 38

DINOCAP 9,1 21,3 13,3

No. 5% (Tabla I) 13,4 27,1 19,5

No. 8% » 6,5 16,9 14,0

No, 15¥ " 3,4 871 5’7

®

Pormuinciones en polvos dispersables

Do ie sallelentemente la naturaleze del invento,

10. asi couo ia manera de realizarse en la prédcticae, debe hacer-

se consiar que las disposiclones anteriormente indicadas son



Se

10,

15.

20,

a5,

1069%%,.

sugceptibles de modificaciones de detalle en cuento no al-
teren su principio fundamental. También se hece constar que
el invento corresponde & una solicitud de patente presenta-
da en Inglaterre con el n? 44.401/71 de 23 de septiembre de
1971, acogliéndose por lo tanto & los beneficios que conceden
los Convenios Internacionales en vigor, siendo lo que comnsti
tuye 18 esencla del referido invento por 1o que se solioclita
Patente de Invencién por 20 efios en Espafia, sobre: PROCEDI- -
MIENTO PARA PREPARAR DERIVADOS DE SULFAMATOS DE PIRIMIDINA;
caracterizéndose por lo siguientes

1.~ Procedimiento pera preparar derivados de sul-

fematos de pirimidina, de férmula genereal:

R3 OSONE R
Y
Qj/’ ,
NR'R?

en la que R1 R son hidrégeno o alquilo inferior, alqul-
nilo inferior o alquenilo inferior, pero ambas no son hidrd
geno; o junto con el édtomo de nitrégeno adyacente formsn un
grupo heterociclico; R3 g R4' son alquilo inferior, alquinilo
inferior o alguenilo inferior; y R5 y R6 son alquilo infe-
rior, alquinilo inferior ¢ alquenilo inferior, o junto con
el &tomo de nitrégeno adyscente forman un grupo heteroefoli-
eco; coyvacterizado porgue comprende hacer reaccionar una
6-hidpexipdrindding ﬂpxﬂpiadamente sugtituida con el cloruro
de wunifenello apiapJadﬂn nte sustituido.

2. Procediriento segin le reivindicacién 1, carac-

ferizado porque en un’ primers etapa se prepare la sal sédioa

-



5

10.

de la hidroxdipirimidine apropiadamente sustituida y a con-
tinuacién se hace reaccionar con el cloruro de sulfamoilo

apropiadamente sustituido, mediante calentamiento en presen
oia de un 1{quido orgénico como medio de remcoién. '

3.~ Procedimiento pare preparar derivados de sul-

famatos de pirimidina, tal y como queda sustancialmente deg

ocrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de 38 hojas escritas a mé,quina

por una sola cara.

Madrid,
TMPERTAL CHEMICAT INDG3ThiEéE BidreD.

}, GOMEZ ACZBY Y 10D
P» b Flrmadet Ly Goala Forpltid
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