L;(.-‘ff U - PATENTE DE INVENCION

TR0 I R e R I iy S B S o S A R

e A 15 187-Sp.

R L LT N
T
ey .

SO cod

Y e bt e

f:

R bt i -
e SN
e et )
et it s

@/%ma%'a @%ﬁ%ﬁwa

dﬂﬁ;&'
PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE ESTERES Y

AMIDAS DE ESTERES DE ACTDOS PIRIMIDIN-( 4 )~IT~
POSFORICOS Y ~FOSFONICOS, -TIONOFOSFORIOOS Y
~TIONOFOSFONICOS, -TTIOLFOSFORICOS Y ~TIONOTIOL-
FOSFORICOS, : '

AR NN OSSNy s ey

Fnlleilante: BAYER AKTTENGESELLSCHAFT,, entidad alemana, residente

en Leverkusen-Bayerwerk., Repiblica Federal Alemana;

e E-3 22~

La presente inveneién sme refierg & un pro-
cedimiento para la obtenoién de nuevos éateres y'amidas
de éateres de feidoas Pirimidin~-(4)-il-fosféricos y ~fos-
fénicos, ~tionofosféricos y ;tionofosfdnicoa, ~tlolfoafrd~

5 ricos y -tionotiolrosférioos, ttiles como insecticidas ¥y
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scaricidas.

Ya es conocido que gsteres de &oidos / 0,0-
dietil—o-(2—1sopropilmercapto-6-meti1—pirimidil—(4)_/LtiOHD-
fosférico, Z@,Q-dietil—O-2—metilmércapto—G—metil—pirimidil- '
(4)_/-tionofosférico y ZT0,0-dietil-oi(2éisbpropil—4-metil—
piriﬁidil-(6)_]-tipﬁofosf6rioo muestran propiedades insecti-
cidas y.acariqidaé»(oompércsez,Paten%e buiza No. 321.868
y Patents alemana No. 910.652).

rAhora se ha encontrado que los nuevos éste-
res y amidas de ésteres de foidos pirimidin-(4)-il-fosféri=-
cog ¥y -féeféniéosa —tionofosfbéricos ¥ —tionofosfénipos, ~tiol-

Poaféricos y —tionofosféricos de la férmule (1)

(1)

en la oual representan

RL hidrégeno, alquilo, cicloslquilo, alquenilo, alquinilo,
arilq 0 a#alquilo, | | |

Rr2 hidrégeno, aiqhilo, alédxi, alquilmercapto, alquilcarbo-

nilo, alcoxicarbonilo, halégeno, cieno 0 sulfgcianégano,
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R3 hidrégeno, alquilo, arilo o alcoxicarl;onilalquilo 0

R? + R3 un puente de alguileno que con los dtomosg de carbono vecinos
forman un anillo dg 5 a 7 miembros,

R4 alquilo o alcoxialquilo,

RO

alquilo, alco'xf;, alquilmercapto, alquilamiﬁo oariloy
X oxigeno o azufre,
tienen un excelente.efecto insecticida y acaricida.

Ademés se ha encontrado que se obtienen
los nuevos ésteres y amidas de ésteres de ééidos pirimidin-(4)-il-fos-
foricos y -fosfénicos, -tionofosféricos y -tionofosfénicos, -tiolfosfo-
ricos y tio_notiolfosféricos de la formula (I), si 4-hidroxi-pirimidinas

o sus sales sddicas o potdsicas de la férmula (II)

. OA

7~ N

/|L 7 (11)
R Xy OR!

en la cual

'Rl, R2 y R3 tienen los significados arriba definidos y

A representa hidrdgeno, un ién de sodio o de potasio,
se hacen reaccionar con halogenuros de acidos fosféricos o tiofostdr

cos, respectivamente fosfonicos o tiofosfoénicos de la formula (111)

or?
Hal- P/ (111)
" \
X R®

en la cual
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R4, R5 y X tienen los significados arriba especificados y
Hal representa un atomo de halégeno,
eventualmente en presencia de aceptores de acidos y eventualmente en
presencia de disolventes y diluyentes.
Sorprendentemente, los ésteres y amidas (e

&steres de icidos pirimidin- (4)-il-fosféricos, -tiofosféricos, -fosténicos
Y tiofosfénicos (I) segin la invencidn, se diétinguen por.un efecto insec -
ticidé Y acaricida consid'erablen:1ente superior a aquel de los ésteres de’
acidos O, O-dietil-O- [2- isopropilmercapto- 6-metil- pirimidil- (4)]-tio-
nofosférico, O, O-dietil-J(')- [2- metilmercaptof 6-metil- pirimidil-_(427~
tionofosférico y O, O-dietil-O-/ 2- isopropii—4-— metil--pirimidil—(s_)]; tio-
nofosférico conocidos de una constitucién andloga y de igual orientacién
de actividad. Por consiguiente, las substancias seg;;fm el invento repre- -
gentan un verdadero enriquecimiento de la técpica. |

| Si como substancias de partida, se emplean
2-etoxi-4-hidroxi- 6-m‘et§1- pirimidina y cloruro de éster (),O-diétflica e
dcido tionofosférico, el c;;asarrollo de la reaccidn puede ser representa-

do por el siguiente esquema de férmulas:

OH
S .
/ N 1 ’
: J\ + Cl-P(OC,Hy), o
« . .
H,C” NN OC,H, S ,
i
- P(OC 2H5)2
Z N
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Las 4-hidroxi-pirimidinas aplicables como

materiales de partida éstén definidas en forma general por la férmula (i1).

En la férmula (1I), r! representa prefer;-
bler;1ente alquilo lineal o ramificade con 1'a 20, parti;cularmente 1al2
atomos de carbono, cicloalquilo con 5 a 7, particularfmente 8 dtomos de
carbono, alquenilo o alquinilo con 2 a 6, particuiarmente 3 a 6 étomoé
de carbono, y arilo o aralquile con 6 a 10, particularmente 6 atomos do
carbono, en la parte arilo y con 1 a 2 dtomos de carbono en la parte al-
quilo, Rz rept‘esentz; preferib]emente hidrégeno, alquilo lineal o rami-
ficadocon 1 a 4, particularmente 1 a 2 4tomos de carbono, alcoxi con ]
a4, prefer;iblemente.i a 2 atomos de carbono, alquilmercapto con 1 a ¢
particularmente 71 & 2 dtomos de carbono, alquilcarbonilo y alcoxicarbo-
nilo con 1 a 4, particularmente 1 a 2" dtomos de carbono en la parte al-
quilo, respecﬁvamente alcoxi; ademds, haldgeno, particularmente cloro
0 bromo, ¢ el grupo ciano. R3 significa preferiblemente hidrégeno, al-
quilo lineal o ramificado con 1 a 6, particularmente 1 a 4 dtomos de car
bono, arilo'con € a 10, ‘particularmente 6 dtomos de carbono o alcoxi-
carbonilalquilo con 1 ia:;i dtomos de carbono en el radical alcoxi y con |
a 2 dtomos de carbono en el ra;iical alquilo. Sin embargo, Rr2 y 13 prefe
riblemente pueden représentar juntas un puente de alquileno con 3 a 6
miembros que con los doa dtomos de.\~ carbono vecinos forma un anillo do
ciclopentilo, ciclohexilo o cicloheptilo.

Las 4-hidroxi-pirimidinas de la térmula (11}
aplicables segin el invento, cn su mayor parte, adn no estin deSCI‘il.:)tu:w'

en la literatura, pero pueden ser producidas mediante un procedimiecnt,
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en principio conocido, haciéndose reaccionar isolireas (véase: Houben-
Weyl, "Methoden der organischen Chemie”, Georg Thieme Verlag,
Stuttgart, 1952, Tomo 8, pigina 170) con ésteres de acidos B-carbonil- -
carboxilicos (compéirese: Journal of the American Chemical Society,
Tomo 26 (1904), pigina 454: Reaccidn de éster acetoacético con O-me-

til- u O-etilireas), respectivamente sus éteres endlicos, segin la gi-~

guiente ecuacidn:

R2 | - or!
R3cO-CH-COOR? NHZ-(|3=NH .
-H,0; -R'OH B
r? . om!
R3-C=C-COOR' NHZ—(|J=NH ‘ OR
!)R' -2R'OH ]

En lugar de las isodreas libres, pueden
emplearse también sus hidroclorur'os bajo adicién de'un agente apropia-
do ligador de 4cidos.

Como ejemplos de .pirimidinas aplicables
de la formula (11), en detalle, pueden m'encionar‘se:
4—hidroxi—2-metoxi—ﬁ-m.etil— pirimidina,
4-hidroxi-2-metoxi- 6- metoxicarbonilmetil-pirimidina,
5-acetil-4-hidroxi-2-metoxi- pirimidiné‘,
5-bromo-4-hidroxi-2-metoxi- 6-metil-pirimidina,
5-cloro-4~hidroxi-2~metoxi- 6- metil- pirimidina,

5, 6-dimetil-4-hidroxi-2- metoxi-pirimidina,
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5-etil-4-hidroxi-2-metoxi- 6~metil-pirinidina,
2-metoxi-4- hidroxi- 6- metil-5- metilmercapto-pirimidina,
2, 5-dietoxi-4—hidroxi; pirimidina, |
2-ctoxi-—4—ix'idroxi-5-etoxicar-bonil-pirim{dina,
4-hidroxi-2- isopropiloxi- 6-metil-pirimidina,
4-hidroxi-2-isopropiloxi- 6-fenil-pirimidina,
4-hidroxi-2-isopropiloxi- 6- metoxicarbonilmetil-pirimidina,
5-acétil—4—hidr‘oxi-2~isopropiloxi-pir‘imidina,
5-bromo-4-hidroxi-2-isopropiloxi- 8- metil-pirimidina,
5-cloro-4-hidroxi-2- isﬁéropiloxi- 6-metil-pirimidina,

5, 6-dimetil-4-hidroxi-—é-is&propiloxi-pix‘imidina,
2-(:iitlohexiloxi-4—'hidroxi- 6-metil-pirimidina,
2-ciclohexiloxi-4-hidroxi-5, 6-trimetilen-pirimidina,
5-cloro-2-ciclohexiloxi-4~hidroxi- 6~ metil-pirimidina,
2~etoxi-4-hidroxi- 6~ metil-pirimidina,
2-dodeciloxi-4-hidroxi- 6-metil-pirimidina,
2-aliloxi-4~hidroxi- 6- metil-pirimidina,
4-hidroxi-6-metil-2- pt'o'pargiloxi— pirimidina.

[.og halogenuros de acidos fostoricas, tio-
fosfdricos, fosfénicos, respectivamente tiofosfénicos, aplicables comuo
segundo componente de partida, estin definidos en forma general por lu
fadrmula (II1). En la misma, sin embargo, R4 represc‘nta preferiblemen-
te alquilo o alcoxialquilo lineal o ramificado con 1 a 12, particularment,
1 a 9 dtomos de carbono en la parte alquiloy 1 a 4 dtomos de carbono cn

la parte alcoxi. RO significa preferiblemente alquilo, alcoxi o alquilmer-
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capto lineal o ramificado con'l a 6, particularnente 1 a 4 dtomos de car-

- bono; ademds, alquilamino con 1 a 6, particulafmente 1 a 4 itomos de

carbono, y arilo con 6 a 10, particularmente 6 Atomos de carbbno. X en
la férmula (III) repfesenta oxigeno o a.zufré y Hal halbgeno, particular-
mente cloro o bromo y bien particularmente cloro.

Los halogenurosy de dcidos fosféricos, tio-
fosféricos, fosfdénicos y tiofosfénicos de la férmula (TII) a emplear se-
gln la invencidn, son conécidos de la literatura.

Como ejemplos sean mencionados:
cloruros de ésteres de los 4cidos O, O-dimetil-, O, O-dietil-, O, OQ-di-
r-propil-, O,0O-di-isopropil-, O, O-di-n-butil-, O, 0-di-isobutil-,
¢, O-di-sec-butil- y 0O, O-di-ter-butil-fosféricos y los correspondienics
tiono-anilogos; ademds cloruros de ésteres de los icidos O-etil-,
C-n-propil-, O-iso-propil-, O-n-butil+, O-iso-butil-," O-sec-butil-,
C-ter-butil-, O-n-pentil-, O-n-hexil-, O-n-heptil-, O-n-octil- y
C-n-nonil-O-metil-, respectivamente -O-etil-fosféricos y los corres-

pondientes tiono-andlogos; ademis cloruros de ¢steres de los acidos

C-metil-, O-etil-, Q-n- propil-, O-is opropil-, O-n-butil-, Q-sec-bu-

til-, O-iso-butil- y O-ter-butil-metano-, respectivamente -etano-,
-n-b.‘r‘opano—, -isopropano-, -butano- y -benceno-fosfénicos ¥y los co-
rcespondientes tiono-andlogos; asi como ¢loruros doe amidas de éstoros
d2 los dcidos O-metil-, Q-etil-, O-n-propil~, O-isopropil-, O-n-bu-
til-, O-iso-butil-, O-sec-butil- y O-terbutil-N-metil-, respectivamoen-
te -N-etil-, -N-n-propil- y N—iéopropil-fosféricos ¥ los correspondicu-

tes tiono-andlogos; finalmente cloruros de ésteres de los dcidos O, S-.1i-
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metil-, 0O,5-dietil-, Q,S-di-n-propil-, O,S8-di-n=butil-, Q,8-di-iso-
butil, (),S.—-di--sec~butil--,. 0, S-di~ter-buul-, O-metil-S-etil-, O- otil-
S-metil-, O-etil-S-n-propil- y O—etii-b‘-isopr;)pil-tiolfosféricos y los
correspondientes tiono'-anélog()s.

E1 procedimiento para la produccién de
ias nuevas substancias (I) es realizado preferiblemente con el empleo
concomitante de disolventes y diluyentes apropiados. Como tales entran
en consideracién todos los disolventes orginicos inertes. A éstos perte-
necen particularmente hidrocarburos alifiticos y arométicos eventual-
mente clorados, tales cc;mo benceno, tolueno, xileno, nafta (bencina),
cloruro de metileno, cloroformo, tetrécloruro de carbeno, clorobence-
no, o éteres, por ejemplo, éter dietilico y éter dibutﬂi’co, dioxano, ade-
mas, cetonas, por ejemplo, acetona, metiletilcetona, metilisopropil-
cetona y metilisobutilcetona, ademds, ﬁitrilos, por ejemplp aceto- y
propionitrilo, o también amidas, tales como dimetilformamida.

Como aceptores de acidos pueden en¢on-
trar aplicacién todos los.usuales agentes ligadores de dcidos. Compro-
baron-ser particularmente eficaces los carbonatos y alcoholatos de 4l-
calig, tales como carbonato, metilato b etilato de sodio o de potasio,
ter-butilato de potasio, ademis, aminas alifiticas, aromiticas o hetero-
ciclicas, por ejemplo, trietilamina, dimetilamina, dimetilanilina, di-
metilbencilamina y piridina.

l.as temperaturas de reaccién pueden va-
riar dentro de un margen amplio. Por lo general, se trabaja entre 0°

y 120°C, preferiblemente entre 20° y 80°C,
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Se lleva a cabo el pt‘ocedimiento de px'of-
duccion, preferiblemehte a la presion normal.

Para la realizacion del procedimiento, en
12 mayoria de los casos, se aplican las substancias de partida en la pr(i-
j-orcion equimolar. Un exceso de uno u otro componente de reaccién no
aporta ninguna ventaja esencial. Por lo general, se lleva a cabo la reac-
cién en un disolvente apropiado eventualmente en presencia de un acep-
tor de icidos y entonces se agita la mezcla de reaccion durante varias
l}soras. Subsiguientementé se vierte la mezcla en agua y se la elabora se-
gin métodos usuales, |

Productos hidrosolubles son aislados, se-
parandose la sal inorganica de la mezcla de reaccién por filtraciénly eli-
minandose el disolvente por destilacién bajo presién reducida.

Loos nuevos compuestos se presentan en
parte en forma de aceites que no pueden ser destilados sin descomposi-
©i6n, pero que pueden ser librados de los dltimos'componentes voldti-
les y asi purificados ﬁor la llamada "destilacidn inicial",- vale decir,
por un calentamiento prolongado bajo presidn reducida a temperaturas
moderadamente elevadas. Para su caracterizacidn sirve .el indice de re-
fraccién. En parte se obtienen los productos también en forma cfist‘ali:v
na; en este caso, pueden ser caracterizados por vsu puﬁto de fusifm’.

Clomno ya se ha mencionado varias‘vecc-.s,
ios ésteres y amidas de ésteres de dcidos primidin-(4)il-fosféricos y
-fo'sfénicos, -tionciosféricos y -tionofosfénicos, -tiolfosféricos y -tiono-

‘.

tiolfosféricos de acuerdo con la invencidép, se distinguen por una sobre
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saliente efjeacia ingecticida y acarteida contra pardsitod de plantas y
de higiene. Tienen un buen efecto contra insectos tanto chupadores, co-
mo ta.mbién mordedores y contra acaros (Acarna). Por esta razén, los
compuestos seét‘m la invencién son aplicados cbn buen resultado en la
proteccién ae plantas, ‘as{ como en el scctor de 1a higiene y de la ve-
terinaria, como agentes para combatir peira’.sitoé.

A los insectos chupadores pertenecen
escncialmente pulgones (Aphidae), tales como el pulgdn verde del du-
raznero (Myzus persicae), el pulgdn negro de las habichuelas (Doralis
fabae), el pulgén de la avena (Rhopalosiphum padi), el pulgdn de las
arvejas (Macrosiphum pisi), el pulgén de las papas (Macrosiphum so-
lanifolii); ademads, cl pulgén de agalla del gro§ellero (Cryptomyzus kors
chelti), el pulgdn harinéso de manzanos (Sappaphis mali), el pulgdn ha-
rinoso de ciruelos (flyalopterus arundinisg) y el pulgodn negro de cerezos
(Myzus cerasi): ademds, cochinillas (Coccina), por ejemplo, la coclu-
nilla de la hedra (Agpidiotus hederae), la cochinilla de los agrios (l.c-
canium hesperidum), asi como el pulgén pegajoso (Pseudacoceus mari-
timus); tisanopteros (‘Thysanoptera), tales como Hercinothrips femorali:
Y chinches, por ejemplo, la chinche de las remolachas (’iesma quudra-
ta), la chinche del algodén (Dysdercus intermedium), la chinche de canm
(Cimex lectularius), la (:hinc;ho feroz (Rhodnius prolixus) y la chinclie de
Chagas (‘Triatoma infestans); ademés, cigarras, tales como Buscehas
hilobatus y Nephotettix l;i;)uncziaius.

In cuanto a los ins.e(-tns mordedores, prin

.

cipalmente han de mencionars. las orugas de mariposas (l.epidoptera),
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tales como la palomilla de las coles (Plutela maculipennis), la lagarta
peluda (Lymantria dispar), la esfinge ano de oro (Euproctis chryso-
rrhoea), la oruga de librea (Malacosoma neustria); ademas, la noctuie-

la de las coles (Mamestra brassicae) y la noctuela de los sembrados

"(Agrotis segetum), la gran piéride de lds coles (Pieris brassicac), 1a

pequefia falena invérnal (Cheimatobia brumata), la lagarta pequenia de
la encina (Tortrix viridana), la oruga negra de antidpe (Laphygma fru-
giperda) y la rosquilla negra del algodén egipcio (Prudenia litura); ade-
més, la polilla de textiles (Hyponomeuta padella), la polilla de 1a hari-
na (Ephestia kithniella) y la gran polilla dé la cera (Galleria mellonella).
Ademaids, a los insectos mordedores per-
tenecen los coledpteros (Coleoptera), por ejemplo gorgojo (Sitophilus
granarius) = (Calandra granaria), la dorifora (Leptinotarsa decemlinca-
ta), la crisomeia de la romaza (Gastrophysa viridula), la crisomela del
rabano picante (Phaedon cochleariae), el escarabajo brillante de la col
za (Meligethes aeneus), el coledptero del frambueso (Byturus tomentosus)
¢l gorgojo de las habichuelas (Bruchidius = Acanthoscelides obtectus),
el dermesto (Dermestes frischi), el eécargbajo de Khapra {Trogoderma
granarium), el gorgojo pardo rojizo de la harina de arroz o tribolio cas-
tafio (Tribolium castaneum), el gorgojo del maiz (Calandra o Sitophilus
zcamais), el anobio de pan (Stegobium paniceum), ¢l tenebrio comin
(Tenebrio molitor) y la carcoma dentada de los cereales (Oryzaephilus
surinamensis), pero también las especies 'qun habitan en 1a tierra, por
ejemplo larvas de clateros (Agriotes spec.) y larvas de abejorros (Moe-

lolontha melolontha); cucarachas, tales como la cucaracha alemana
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(Blattella germanica), la cucaracha americana (Periplaneta americana),
la cucaracha de Madeirg (Leucophaea o Rhyparobia madeirae), la cuea-
racha negra de las cocinés (Blatta orientalis), la cucaracha gigante (I3la-
berus giganteus) y la cuéaraché gigante negra (Blaberus fuscus), asi co-
mo Henschoutedenia flexivitta; ademds, ortépteros, por ejemplo, el gri
llo (Acheta domesticus); comejenes tales domb 1os comejeries de tierra
(Reticulitermés flavipes) e himendpteros, téles como las hormigas, la
hormiga de la pradera (Lasius niger).
Los dipteros compr:enden esencialmente

las moscas, tales como las drosdfilas (Drosophila melanogaster), la

‘mosca de frutas del Mediterraneo (Ceratitis capitata), la mosca domes -

tica (Musca domesticé), la pequefia mosca doméstica (Fannia canicuia--
ris), la mosca brillante (Phormia aegina) y el moscén azul de la carne
(Calliphora erythrocephala), asi como el tdbano (Stomoxys calcitrans);
ademdas mosquitos, por ejemplo cénzalos, tales como el mosquito de-la
fiebre amarilla (Aedes aegypti), el mosquito doméstico (Culex pipiens)
y el mosquito de la malaria (Anopheles stephensi).

A los écaros (Acari) pertenecen particu-
larmente los dcaros hiladores (Tetranychidae), tales como el dcaro hi-
lador de habichuelas (Tetranychusg telariug = Tetranychus althacae o
Tetranychus urticae) y el acaro hilador de los frutales (Paratetranychus
pilosug = Panonychus ulmi), dcaros de agallas, por cjemplo, el jcaro
de agalla del grosellero (Eriophyes ribis) y tarsonemidos, por ejemplo,
¢! dcaro amarillo o de la punia de brotes (Hemitarsonemaus latus) y el

dcaro del fresal o de cicldmenes (Tarsonemus pallidus); finalmentc
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arador del cuero (Orvnithodorus moubata).

Como ertopardsitos en animales, de la
clase de los inseqtos, sean mencionados: la;'vas de.dfpteros parasita~
rias en animéles-de sar{gré,caliente, fcales como 'Lixcilia gericata o
Lucilia cuprina - especies sensibles y resistentes -, Chrysomya chlo-
ropiga y larvas de tabanos, por ejemplo el tibano de bbvidos Ilypoder-'
ma bovis. .

Las sustancias activas segln lu invencion
pueden ser llevadas a las siguientes formulaciones usuales, tales comao
soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados.
Estas se preparan en f'orma en si conocida por ejemplo por mezclado
de las substancias activas con diluyentes, vale decir, disolventes-1i-
quidos, gases licuados que se encuentran bajo présién y/o sustam:ias'
portadoras sélidas, eventualmente bajo utilizacidén de agentes tensio-
activos, vale decir emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes espu-
mantes, En caso de utilizacidn de agua corho ailuyente, pueden utilizar-
se, como disolventes auxiliares por ejemplo también solventes organi-
cos. Como disolventes liquidos entran bdsicamente en consideracién:
hidrocarbur'os arométif;OS tales como xi]enoA, tolueno, benceno o alquil-
naftalenos, hidrocarbur'os. aromaticos clorados o hidrocarburos alifiii-
cos clorados, tales como clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de mo-
tileno, hidrocarburos alifaticos tales como ciclohexano, parafinas pot
ejemplo fracciones de petrdleo, alcoholes tales coﬁm butanol o glicol,
asi como sus étereg y ésteres, cetonas tales como af:etona, metiletil;

cetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, solventes polares fuerios
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tales como dimetilformamida y dimetilsulféxido, asi como agua, bajo

agentes diluyentes o portadores gaseosos licuados, se entienden qquy

llos liquidos que son gaseosoq a tempcratura normal y ba]o presmn TR

mal, por eJemplo gases propulsores de aerosol, tales como hidrocar-
buros halogenados por ejemplo, {reon; como portadores sélidos entran
en consideracién minerales naturales molidos tales como caolines, ar
cillas, talco, creta, cuarzo, attapulguita, montmoriﬁonita o tierra de
diatomeas, y minerales sintéticos molidos, tales como dcido silicico
altamente disperso, 6xido de aluminio y silicatos, como agentes érmﬁ-
sionantes y/o espumantes entran en consgideracion: emulsionaﬁtes no
ionégenos y aniénicos, tales como ésteres polioxietilénicos de dcidos
grasos,r éteres polioxi—étilénicas de alcoholes grasos, por ejémplo éler
alguilarilpoliglicdlico, élquilsulfonatos, alquilsulfatos y arilsulfonatns:
como agentes dispersantes: por ejemplo lignina, lejias de desecho de
sulfito y metilcelulosa,

Segin su finalidad de aplicacién, las nue-

vas substancias activas pueden ser elaboradas en las formulaciones

usuales, tales como solucioncs, emulsiones, suspensiones, polvos, pas-

tas y granulados, Estas formulaciones son producidas en forma cona.i-

da, por ejemplo mezclindose las substancias activas con diluyentes, va-

le decir, disolventes liquidos y/o substancias de vehiculo, eventuahinen-

te con el empleo de agentes tensioactivos, vale decir, emulsivos y/o
agentes dispersantes, pudiendo emplearse, por ejemplo en el caso de

la utilizacién del agua como diluyente, eventualmente disolventes orga-

nicos como disolventes auxiliares. Entran en congideracién esencialmen
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L, como disolvenles lfquitlnsr: hidrocarburos aromiticons (pq’ir‘»««jm'upl(’»
xileno, bencéno), hidrocarbu;"os aromaéticos clorados (por cjemplo, clo-
robencenos), parafinas (por ejemplo fracciones de aceite mineral), ai-
coholes (por ejemplo metanol, butanol), disolventes fuertemente pola-
res, tales como diﬁetilformamida y sulfdéxido de dimetilo, asi como
agua; como substancia_s so6lidas de vehiculo; minerales natuy‘alé&ﬂ moli-
dos {por ejemplo caolir;es, arcillas, talco, creta) y minecvales sintéti-
cos molidos (por ejerﬁplo dcido silicico altamente disperso. silicatos);
como emulsivos: emulsivos no ionééenos y anidnicos, tales como éste-
res de polioxietileno y 4dcidos grasos, éteres de polic)xiomoho- y alcoha-
les grasos, por ejemplo, éteres alquilarilpoliglicélicos, sulfonatos al-
quilicos y arilicos; como agentes dispersantes: por ejemplo lignina,
lejias de desecho de sulfito, metil-celuosa.

Las substax;cias activas sogiln el invento
pueden estar presentes en las formulaciones en mozcla con otras subs-
tancias activas conocidas.

Por 1o gene'ral, las form.\ilacionos contie-
nen entre 0,1 y 95% en pego de substancia activa, préferiblemontc entre
0,5y 90% en peso.

Las gubstancias activas pueden ser aph:
cadas como tales, en forma de sus formulaciones o en las formas de apli
cacién de ellas preparadas, tales como solucionasg ligias para el uso,
concentrados emulsionables, emulsiones, suspensioncs, polvos rocia-
bles, pastas, polvos. solubles, agentes de espolvoreo y granulados. La

aplicacion és efectuada en la forma usual, por ejemplo, por rociada,
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pulverizacién, nebulizacién, espolvoreo, esparcimiento, fumigacién,
gasificacidn, riégo, desinfeccibn o incrustacién.

Las concentraciones de la subgtancia ac-
tiva en las preparacionés listag para aplicar, puedén variar dentro de
limites arﬁplios. Por 1o éeneral, estafm entré 0,0001 y 10%, preferi-
blemente entre 0,01 y i%. |

Las substancias activas pueden ser apli-
cadas también con buen resultado en el procedimiento de volumen ultra-

bajo, donde es posible aplicar formulaciones de hasta un 95% o hasta

deun 100%.

En la aplicacién contra pariasitos anti-
higiénicos y de provisiones, particularmente contra moscas y mosqui-
tos, los productos del procedimiento se distinguen ademas por un exce-
lente efecto residual sobre madera y arcilla, as{ como por una buena
resistencia a dlcalis sobre bases encaladas.

Ejemplo A
Ensayo de tiempo Jetal TL; o para dipteros,
Animales de ensayo: Musca doméstica (resistente a ésteres de dcidos
fosforicos)
Disolvente: acetona.

2 partes en peso de la substancia activa
son recogidas en 1000 partes en volumen del disolvente. 1.a solucian
asi obtenida es diluida con disolvente ulterior hasta las concentracio-
nes menores deseadag,

Mediante una pipeta, se colocan 2,5 m!
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de la solucién de substancia activa en un platillo de Petri. Sobre ol fon-
do del platillo de Petri se encuentra un papel para filtrér de un diame-
tro de aproximadamente 9,5 cm. El platillo de Petri permaﬁece abier-
to, hasta que se Haya evaporado totalmente el disolvenf;e'. Segin la con-
centracién de la solucién de substancia activa, resailta distinta 1a can-

tidad de substancia activa por m? de papel para filtrar, Subsiguiente-

~ mente se introducen unos 25 animales de ensayo en el platillo de Petri

y se cubre éste. con una tapa de villrio.

El estado de los animales de ensayo es
observado. continuaménte. Se determina aquél tiempo que es necesario
para una destruccién al 100%.

, Los animales de ensayo, las Substanci.as
activas, sus concentraciones y los tiempos, dentro de los cuales se 6h~~

serva una destruccidn al 100%, constan en la siguiente tabla:
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TABLA A

Ensayo de tiempo letal TLygo para dipteros

Substancias activas animales de concentr"aciénr, TLIOU
ensayo ~ de la'subs. act.
en la solucidn
en %
oo
O-P-(OC,H,), .
v Musca domestica 0,2 210"
' ‘ variedad Weymann 0,04 gh=59,
: " s '
I _ Musca domestica 0,2 6h
™ variedad Suecia I 0,04. A1 =857
CH, N7 “CH(CHy),
{conocido)
S
_ Il‘. C H )
P-(0CyHg),
Musca domestica
variedad Weymann 0,2 6 =0%
| ?Hs
Musca domestica h
N S-CH =
CHy é variedad Suecia I 0,2 67=35%
Hy
(conocido)
uS:/OCH3
O-P\
OCZHS Musca domestica 0,2 1201‘
. s 1
2N variedad Weymann { 0, 04 4
~ l'\o Musgca domestica 0,2 60"
c o CH variedad Suecia I 0,04 90!
3 3 0,008 6h
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Tabla A (continuacién)

Ensayo de tiempo letal Tl g Para dipteros

Substancias activas . animales de concentracidn - Tlipg
' . lensayo de la subs.act,
- en la s8lucioén
en%
% ,OCHg
0O-P _ ,
OC2H5 Musca domestica 0,2 150{1'
~ SN . variedad Weymann 0,04 4"
J\ Musca domestica 0,2 75!
C \,N ~OC . H variedad Suecia I 0,04 105}[1
3. 275 0,008 6"=95%
3 OCH,
1"
) O-P< 3 : ,
OC2H5 " Musca domestica 0,2 150}'
Z N variedad Weymann 0,04 6
/ll\ ,,'-Musca domestica 0,2 90!
= X “ " variedad Suecia I 0,04 180"
H N C -
3 OC 5t ®) : 0,008 6h=90%
s
"/UCHB .
O- P )
Cl CgHg Musca domestica 0,2 180}‘1
2 N variedad Weymann 0,04 6
/‘L Musca domestica 0,2 90" -
C 3\N OCH variedad Suecia I 0,04 150!
3
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Ejemplo B

Ensayo de dosis letal DL100 |
Animales de ensayo: Periplaneta americana
Disolvente: acetona

2 partes en peso de la substancia activa son
recogidos en 1000 partes en volumen del disolvente. La solucién as{ ob-
tenida Q;S diluida con solvente ulterior hasta la concentracién deseada.

Con una pipeta se colocan 2,5 ml de la so-
lucién de substancia activa en un platillé de Petri, Sobre el fondo del pla-
tillo de Petri se encuentra un papel para filtrar de un didmetro de unos
9,5 cm. El platillo ée Petri permanece abierto hasta que el disolvente so
haya evaporado totalmente. Segin la concentracién de la solucidn de subs-
tancia activa, resulta distinta la cantidad de substancia activa por n12 de
papel para filtrar. Seguidamentie se introducen unos 25 animales de en-
sayo en el platillo de Petri y se cubre el Gltimo con una tapa de vidrio,

El estado de los animales de ensayo es con-
traloreado al cabo de 3 dias a contar del comienzo del ensayo. Se deter-
mina la destruccidn en %, significando 100% que fueron matados todos
los animales de engayo, mientras que 0% significa que no fué matado nn-
gun animal de ensayo.

Lag gubstancias activas, sus concentracin-
nes, los animales de ensayo y los resultados, constan en la giguiente tu-

bla:
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. TABLAB"

Ensayo de dosis letal DL100
Substancia activa " |- concentracién de la destruccion
' ’ subst. activa en la en %
solucion en %
~
1] . 7 ;
O-P_(OCZHS)Z 7 .
7 )\ 0,2 60
CH3 N SCH(CH3)2
{conocido)
S _OCH,
_P\
- 0,2 100
_ /\LOC 0,02 100
CH Y H,
. 8 C.H
n OCHy
O-P\
OC,Hs :
0,2 100
# N 0,02 100
l 0,002 30
N
CH7 N OCH3
s
n/Csz
O' P\
OCH3
.2 100
7 ,02 100
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Tabla B (continuacidn)

Substancia activa concentracion de la destruccion
subst. activa en la . en %
solucion en %,

_P/OC2H‘")
N
ocC 3H7 |
2 N 0,2 100
| 0,02 100
\N
CH3 OCHB
/()C 311
()(‘Hq |
0,2 100
)\ - 0,02 100
OC'H
. OC H
O P 25
C' H
0,2 100
/L 0,02 100
oC, H
n 5
0- v/
\C H
25
. 0,2 100
7 |N 0,02 100
oo
CH3 N 0(,2H5
crrene aream e o voep——— e smmssestonls - e munae -
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_ 'T'abla B (continuacion)

Substancia activa conceniracidén de la destruccion
- subst. activa en la en "/'q
solucion en % '
0,2 100
0,02 100
0,2 100
0,02 100
0,2 100
Q_, 02 100
S .;
w OCH
11 / 3
v F')'\'C' M.
C ) 275
7 N 0,2 100

[R—
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Tabla B (continuacidn)

Substancia activa

concentracion de {a -

subst, activa en la
solucidén en Y%

destruccion
en %

" H
o- P/ 2

OC H

I S

OC 1
O 4 275

CH ' ()( 2H5

OCH3

oC H
' 2
O-P\

CH,CO OCoHg

\>,

N

A

/4

oo
- -
(=28 -]
[ R

0,2

oo
- 0~
o e
[\

0,2

100
100

100

100
GO

100
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Tabla B (continuacién)

~destruccion

. k )\
CHj N OCH,

Substancia activa . concentracion de la
subst. activa en la en %
solucion en %
N oC.H '
1"
O-P< 25
CHj3S
-~ N 0,2 100
CH \N)\OCH
T3 3
S
w JOCH
o-pC 3
\C I3
2Hg
-~ N ‘ 0,2 100
\ : 0,02 100
AR - : P
CH3 N ‘ O-QHZ—CHvCHz
S
”/O('H3
O-P\ :
. C2H5§
Z JN\ 0,2 100
CHj \N oc:HZ-CECH
;
O
In A
/KP-(OC:ZHS)Z
~ N 0,2 100

|
|-
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Ejemplo C
Ensayo de dosis letal D,L100
Animales de ensayo: ,Sitt).philus graﬁarius
Disolvente: acetona, 7

2 p»arvtes;é.n peso de la éubstancié activa
son recogidos eﬁ 1000 parte's en VO].U.I;lé-n del disolvente. La solucién asi
obtenida es diluida conmlvente ulterior hasta la concentracién deseada.

Con una pipeta se colocan 2,5 ml de la so-

" lucién de substancia activa en un platillo de Petri. Sobre el fondo del

platillp de Petri se encuentra un papel para filtrar de un diametro de
unos 9,5 cm,. El plati'llé de Petri permanece abierto hasta que el disol-
vente s‘e haya evapora.do totalmente. Segin la concentracidn de la solu-~
cién de substancia acfiwié, resulta distinta la cantidad de substancia ac-
tiva por m?2 de papel para filtrar. Seguidamente sé introducen unos 25
animales de ensayé en el platillo de Petri y se cubre el (ltimo con una
tapa de vidrio.

El estado de los animales de ensayo es
contraloreado al cabo de 3 dias a contar del comienzo del ensayo. Se de-
termina la destruccién en %, significandé 100% que fueron matados to-
dos los animales de ensayo, mientras que 0% significa que no fué ma-
tado ningin animal de .ensayo. |

Las substancias activas, sus concrentrac.iu"
nes, los énimaies de ensayo y los resultados, constan en la siguiente

tabla:
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TABLA C

Ensayo de dosis letal DLqqg

Substancia activa

concentracién de la
subst, activa eri 1a
solucién en %

destruccion
en %

S

"

O- P-(OC2H5)2

7~ N

{conocido)

S

"

St
CHYZ N SCH(CHy),

0,2
0,02
0,002

0,2
0,02
0,002

/100
100

100
100
100

100
100
100 |

100
100
100
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Tabla C (continuacidn)

Substancia activa : concentracion de la : degtruccidn
subst. activa eh la en %
solucién en %

S )
1" OCH
0- p< 3
CoHg
7 0,2 100
| 0,02 100
. ~ 0,002 100
CH3 OC3H7(1) :
S ocn,
r P\C H
Cl1 2°%5
7 0,2 100
0,02 100
0,00

2 - 100
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. _Ejémplo 1) -
Ensayo con Drosophila.
Disolvente: 3 parfges en peso d¢£=. acetoﬁa
Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquilaril~poligiicélico.

Para obtener una preparacién adecuada de
substancia activa, se mezcla 1 parte eh peso de la substancia activa con
la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emul-
sivo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién desefada.

Mediante una pipeta, se aplica 1 cm? de
la preparacion dé substancia activa.a un disco de papel para filtrar de
7 et de diametro, .Se coloca este disco en estado mojado sobre la aber-
tura de un recipiente de vidrio, ex; el cual se encuentran unas 50 droséd-
filas (Drosophila melanogaster) y se.lo cubre 'con una placa de vidrio.

Al cabo de los tiempos indicados, se de-
termina la destruccidn en %, significando 100% que fueron matadas to-
das las moscas, mientras que 0% significa que no fué matada ninguna
mosca,

L.as substancias activas, sus concentracio-

nes, los tiempos de evaluacion y los resultados, constan en la siguiente

tabla:
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TABLA D

Ensayo con Drosophila

Substancia activa

concentracion de la
asubst, activa en %

grado de destruccion

en % 4l cabo-de | dial

b
O~ P(OC IIS )

h/[\N/L SC,H,

(conocido)

2

O- P(OC, H )

-~ N

o
CH,3 N (,3H71

<

(conocido)

S
O-P

OCHgq
e
CoHg

~ "N

AN /l\ )
CHy N OCH,

S
u/()(‘H.3
0O~ P\

Z

|
CH \N/LOCH

3 3

oOC OO
. . e
C OO

OO OO

- .

[ = R

D0 00O
o . . .
OO0 O
OO
O v
—

St st

100
100
50

100
100
60

100
100
100
100

100
100
100
50
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Tabla D (continuacién)

Substancia activa .

concentracion de 14
subst. activa en %

firado de destruccion

“én % al cabo de 1 dia |

(=2 = e N o]
-

OO O =

[~

[= )

—

.- .« -

QOO0
-
OO0 O -

- - -

- ® w
QO O
O O ==

== =-N=]
O e
—

- 100
100
100

98

100

100

100
70

. ~100
100
100
100

100
100,
100
100
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Tabla D (continuacidn)

subsl. activa en %

© goncentracion de Ja

, SR
grado de destruceon
en % al cabo de 1 din

CHg

CH4CO

 OC,H
O-P 275
CqHg

Z "N

\:NJ\ OC .}

CH3 gt

S
"
0- P(OC2HS)2
C1

//

\
\N)\OC:;H

OCHg

71

"
0 l’/

e oH

l J\oc St

.
C O C -
O O

(o2 = i = B =]
(=3
-

-

(=3 =N el
.- .~
OO 0O
o O

OO O -
[= =1 ]
o -
s

(=2 == R o)
- w

[l e
- w e W
OO O -
O O -

O -

—

-

[=J = NN ]
-

00w

O O =

O =

—

-

100
100
100

70

100
100
100
100

100
100
100
100

100
100
100

70

100
100
100
100
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Ejemglo E

Ensayo con Plutella
Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Ermulsivo: 1 parte en peso de éter alquilaril-poliglicélico

Para obtener una prepara;:ién adecuada de

. gubstancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substdncia activa con

1z cantidad indicada del disolvente y con la cgntidad indicada del émd’lsi-«:
vé, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraci6én deseada.

La preparacién de gubstandia activa es ro-
ciada sobrer hojas de col (Brassica oleracea) hasta su mojadura al grado
de formacidn de rocfo; y sobre las mismas>se colocan orugas del ara-
finelo de las coles (Pluteu; maculipennis).

Al cabo de los tiempos indicados, se de-
termina la destruccién en %, significando 100% qué fueron matadas to-
das las orugas, mientras que 0% significa que no fué matada ningqna
oruga.

Las sub.stancias' activas, sus concentra-
ciones, los tiempos de eva}lucic'm y los resultados constan en la siguien-

te tabla:
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TABLA E

Ensaya con Plutella =

Substancia activa

S

concentracion de la
subst, activa en %

grado de destruccién

"
0-P(OC,Hg),

g
CHg \N/l\

S
"
O- P(OCH3)2

{(conocido)

SCHg

~” "N
N J\ .
CH; N7 “OCHj

S Y OCH,
c oHg
<~ N

c1 CyHg
7

UL
CH n\f

g N7 OCHz

S

% JOCH,

Q*P\
H Csz 7
\N

o
N )\
CH3 N OC‘H3

Br

-

OO
O
it

o O
-

O
- “

-

SO
-
O -
—

(= ]
- -
O
—

N = = ]
- -
(=
—

en % al cabo de 3 ds.

100

100
100

100
100

100
100

100
90
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TABLA E (continuaciéh)

Ensayo con Plutella

Substancia activa

concentracién de la
subst, activa en %

B S S

grado de destrucci6
en % al cabo de 3 ds

1

O- P(OC2H5)2

L
LL

S
nw s,OCH
O-P< 3
2 N
CHJ Y OCH,
S oCH
0-P
~

C OC3H7
7z
X k

S
w ~OCH,
0-PL_

Br OCHy
Z N
\NJ'\

CH4 OCH,

S

(= =]
-
O O -

-

(==}
-
o -
a

-

OO O
-
OO

- .

100
100
45

100
100

100
100

100
100
95
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“Substancia activa

Tabla E (continuacion) |~

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds.

o)

LP(OC oH )2

HI ~NJ\OCH

S

1" .
-P(OC3H,)y -
CH
7 :

X3 /ﬂ\
CH3 N OCH3

»

S
~0- P(002H5)2
CH,S

By

S

1] '
0~ P(OC2Hy),

(=N =)
- w
O O

oo
- .
S -
—

[= N =]
~
(=
—

(=N =]
- -
(= B
—-

o O
-
(=2
—

100
100
35

100
- 100

100
100

100 !
100

100
100
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Tabla E (continuacidn).

Substancia activa

concentracidn de la
subst. activa en %

grado de destruccién |-
en % al cabo de 3 ds.

S

O-P(OCyHg),

~ "N

. X k
CH3O-CO-CHZ N OCH3,

O
"
()—P(OCsz)2

CH,0-CO-CH.” X )\
S
i :
O-P-OC2H5
27 N
X /II\
CH3 N OCH,4
S
OC,H
1" 2
o0-p” 5
o L
72 j\
CH; ™N OCH3

(==

-

(=
o

[=N= e
- v -
OO
O

| ol

-

o O
[== 2
b

100
100

100
100

100
100
80

100
100

[
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Tabla E (continuacioh)

o —— . p—

Substancia activa

concentracidn de la
subst,activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds.

S

o. 1 %C2s

A0

CHg0-CO-CH,” OCH,4

2

S
y OC,Hy
0-PL_

/L CZHS
AN
CH, /\NJ\OCH3

/ OC4Hy

CoHg
I J\OCH
ﬁ u /OCH;

\
SC gH,

A\N oCH,

oo
-
o
—_

O OO

-
O O
O -
[ary

- -

(=N =)
-~ -
[«
—

-
O O

C oo
- -

O -
—

100
100

100
100
100

100
100

100
100
50
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Tabla E (continuacién)

Substaincia activa

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destrucci
en % al cabo de 3 dy

:(,, HSO- CO- CHZ/

S
“/OCZHS
O-P\
OC3H7
7 "N
Al
CH3 N OCHS
S
n/OC3H5
O-P
\C' H
‘275
7~ "N
B
CH3 N OCHS
n ,OCgH,
C?,Hs
~
OCH3
S
Oo-P
~N
CZH"

o
N OCH

3

-

o O
-
O =
—

0,1
0,01

0,001

100
100

100
100
100

100
100

100
100
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Tabla E {continuacién)

Substarcia activa

concentracion de la

grado do destruccion
en % al cabo de 3

CH

cn/ Xk
Hy

CH \/ILC
3 OC,Hy

subst, activa en %

-

oo
-

(=

—

0,1
0,01
0,001

-

o OO
O O =
O -
—_

0,1
0,01
0,001

100
100

100
100
95

100
100
40

100
100
H0

RSN S R S




R
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Tabla E (continuacidn)

B e e - —————— - eena. - noime -

Subs tancia activa

concentracién de la
subst. activa en %

grado de desiruccion
en % al cabo de 3 ds.

" JOCyH,
- P/

0

N

n JOC,H,
o i
OC ,H,-OCyH,

(=3 = o]
-
[~ ~J
O -

p—

-

0,1
0,01
0,001

(= =
-
(=
—

0,1
0,01
0,001

100
100
30

100
100
100

100
100

100
100
60
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Tabla E (continuacién)

Substarcia activa

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds,

3
OCqH
37
O-P/

£ CzH
Hg "N 0, H

S
1"
- P(OCsz )2

o
CHg ‘-NJ\O-@

s

n »,OCH

: 3
0- 1><

C,Hg
7 SN
CH3 X 0O-CH,,-CZECH
‘ 2
o oc,H3
\
72 ‘N
o

"N S0-CH,-CH=CH,

ol
I
.
:

O O =

[=N>Ne]
O,
—_

(=]
. -
O -
—

SO
- . .
O O
(=
—

100
100
100

100
100

100

95

100
100
100
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Tabla E (continuacién)

Substar-cia activa

concentracidn de 1a
subst.activa en %

grado de destrocerd:
1 d-,

en % al caho de

PR

CH

\NJ\ '
CHj O-CH,-CH=CH,

S
P(OC2H5 )2

L J\OCH -CsCH

S .
"’

0O-PloC o Hg )2

2~ N

\.. L
*N O-CHZ-CH-CH2

S oc H,
0-P7

o

3

;/OC 3H

J\ Calls
T
X )\
N7~ ~0-CH,-CH=CH,

-

o OO
O O =
(R
[y

-

(= e B e
OO =
O -
—

OO

(=N« -]
- %
O
.-

0,1
0,01
0,001

100
100
30

100
100
95

100
100
50

100
100
100
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Substancia activa

- 45 -

Tabla E (continuacién)

concentracxon de 1a
suhst, activa en %

gfaﬂo de destruc o

en % al cabo e 3 s,

0-Co-CHy N

S .
:)- P(OCH 22

L

OCHj,
1"
o-pb /
C Hy

7

\N/l\ v vr s

E'/ocrrs
.3- C
CyHg

I OCH1

s
Y OCH
1 3
0- p

\ al
/J\\' C,H,
7

\

OC3H'i

et n4 4 e 0 Y

oo
O
—

[ =]
-
O
—

o oo

-
OO r
O -
ol

- -

L=~
-
O =
—

100 -
100

100
100

100
100

a5

100
100
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Tabla E (continuacidn)

Substancia activa | concentracion de ia | grado de destrucctén
L subst.activa en % en % al cabo de 3 ds,
S
n ,OCH
o-p{ °
, J\ OC ;H,, 0,1 100
~° N 0,01 100
0,001 100
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 ) 100
0,001 100
O
111
/ol; P(OC,H,),
N
“ ) . 0,1 100
' /‘l\ 0,01 100
\\ [
\ .
CH3 N oC 3H71
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Tabla E (continuacién)

Substancia activa

concentracidn de la
subst. activa en %

en % al cabo de 3 ds, |

S
1
0O PIOCyHs )

S
"t
O-P(OC yHj),
Cl
2 N
CH] N OC 4Hyi
0
1)
0-P(OC, 1)
cl 2752
~” N
- _
CH N/Lr CH i
3 )CS 71
S
1
- P(OC,H, ),
CHI,CO
77 N

|
\NJ\OC H,i

37

(=1 =]
- -
S =
—

(= M=
- -
O =
| b

= =1
- -
(=
—_

100
100

100
100
100

100
100

100
100

!
i
{
i
!
I
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Tabla E (continuacién,j

Substan=-ia activa

concentracion de la
subst. activa en %

— SR
grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds,

'S

it
. t}:OCZHS)Z
. z
N /L
(,'H3-CO-CH3 N ocC

S

"

O-POC,His ),

NC J\N
72

\\I J\

S .
n

3H7i

OC gHqi

11
O- I’(OC2H5 )2

Z2
l

X .
N oC 3H71

O
v .
S
—

o O
O =
—

-

o O
-
[
—

100
100

100
100

100
95

100 .
100




CH
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Tabla E (continuaciénf-

Subsgtuncia activa

concentracién de la
subst, activa en %

grado de destruccid

|- en % al cabo de 3 ds

CH

O-P

NN oc

S
"

OCoH
7 5

Je

N

@

3

|

gt

-
QO e

L OO C
- -
S -
—

-

(=N
~
S O

O
—

o o

- -

O =
—

(=2 = =]
v w w
(==

100
100
100

100
100
100

100
100

100
100
100




- 50 =

Tabla E (continuacién)

Substancia activa

concentracion de la
subst. activa en %

PR
grado de destruccion

S OCyH
P’

N
CyHg

5

CH,S

CH

0,1
0,01
0,001

en % al cabo de 3 ds.

100
100

100
100

100
100

100
100
40

H
H
i

I
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Tabla E {continuacidn)

Substancia activa

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds,

]
N OC H
0_P<° 2Hs
oC H,

N

o
CH3\NJ\OC H,i

SC.H
CHS e

l .
CHY \N/I\OC

3H7i

O O -

(=N =]
~ .
O -
—

(=l =N o]
.- .
O O =
O
—

(==}
- w -
O O

oo
- 2w
S
o

100
100
100 -

100
100
65

100
100
a0

100
100

T SRS
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Tabla E (continuacidn)

CH

3

Substancia activa

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destruccién
en % al cabo de 3 ds.

S

w ,OC,H,
0-P__

SCgH,,

S 't
o p 8
Se,H

15
1
o~co-cé2\NJ\

S
w JOC3H,
o-p{

C,H,

OC gHqi

CH _CO
3

O b

0,1
0,01
0,001

0,1
0,01
0,001

[=N=Ne]
-
O O =

[= =
-
O

-

100
100

100
100
100

100
100
90

100.
100
95

100
100

i
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Ejemglo F

Ensayo con Laphygma
Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquilaril-poliglicélico

| Para obtener una preparacién adecuada
de substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de substancia activa con
la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emul-
givo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracion deseada.
. Se pulveriza la prepéracién de substancia
activa sobre hojas de algodén (Gossypium hirsutum) hasta su mojadura
1l grado de la férmacion de rocio, y sobre las hojas se colocan orugas
de 1a noctuela (Laphygma .e.xigua).

Al cabo de los tiempos indicados, se de-
termina la destruccidn en %, significando 100% que fueron matadas to-
das las orugas, mientras que 0% significa que no fué matada ninguna
aruga, |

Las substancias activas, sus concentracio-
nes, los tiempos de evaluacién y los resultados, constan en la siguicnte

tabla;
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TABLA F

Ensayo con Laphygma

grado de destruccién
en % al cabo de 3 ds.

-

Subé}:;—ric‘iﬁa activa cv::):l;entracign—'_dé la
subst. activa en %
S
n
O-P(OCZHS)
72 0,1
/u\ 0,01
0,001
N . ’
CH3 N SC3H71
(canocido)
S
||/O(:H3
O-P\
l OC zH,
: 7 WN. 0,1
/‘l\ 0,01
0,001
\ »
CH3 N OCH3
S
11
O-]P(OCsz)2
Cl
Z~” N 0,1
J\ 0,01
0,001
NN N » Yy .
CH3 N ()CH3 :
S
OC_H
1
o-p7 25
\© 0,1
0,01
Z N 0,001
N J\
CH3 N OCH3

100
100.

100
100
95

100
100
95

100
100
100
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. Tabla F (continuacidn)

Substancia activa

concentracion de la
subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds,

b e aaisc o

EOCH

O-P 31

"t
0O-P(OC
) ()(‘2}15)2

<~ N

\ J\
N O-CI1,_ ~CI1=CH.

CHj , \

S oc JHy
O“ P\ .
C,H,

Z N

Y
~N O-CH,~CH=CI

CH; 2 3

-

o O C
-
O O =

OOP
SO
O -
—

. -

(== =)
- w »
SO -

(=N~
- -
OO =
O
—

100
100
100

100
100
100

100
100
100

100
100
100
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Tabla F (continuacién)

Substancia activa

concentracidn de la
subst. activa en %

.
grado de destruccion
en % al cabo de 3 ds,

S
n OCoH
o-p7 5
7 N
CH N OC3H71
S
ll/OC3H7
O-P
\C H
275
2~ N

(= el
- e W
[= 3=

0,1
0,01
0,001

100
100
93

100
100"
100
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El‘emglo G

Ensayo con Tetranychus (resistente)
Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulsivo: 1 parte en lpeso de éter alquilaril-poliglicdlico

Para obtener una preparacidén adecuada de
substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substancia activa con
la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emulsi-
vo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracidén deseada.

La preparacion de substancia activa es pul-
verizada gobre plantas de judias (chauchas) (Phaseolus vulgaris) de una
altura de 10 a 30 cm, hasta su m’ojaéiura al grado de formacidn de gotas.
Estas plantas de judfas (chauchas) estdn fuertemetite atacadas por todos
los estados de desarrollo del dcaro hiladbér domin o deél 4earo hilador
de la judia (chaucha) (Tetf-anychus urticae),

Al cabo de los tiempos indicados, sc deter-
mina la destruccién en %, significando 100% que fueron matados todos
los dcaros hiladores, mientras que 0% significAa que no fué matado nin-
gin icaro hilador,

Las substancias activas, sus concentracio-
nes, los tiempos de evaluacidén y los resultados constan en la sipuicnte

tabla:
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.
TABLA G
Acaros nocivos para plantas

Ensayo con Tetranychus

Substancia activa

subst. activa en %

concentracion de la-

: —1
grado de destruccinn
en % al cabo de 2 ds.

IS}

1"
O- P(OC2H5)2

ge

CH3 N SCH4

(conocido)

S
"
O- P(OC ,H )y

CH \N/l\SC H i

37

(conocido)

SocH
O-T
~ .
Cyll

3

5

S e
. JOCH,
0-PL

oC 3H7

2 "N
9
CH,” NN \oCH,i

0,1

-

o O
-
[ 3
-

94

Hn8
80
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Tabla G (continuacidn)

Substancia activa

concentracion de la

subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 2 ds.

S
"
O- P(OC,H, )y

Z N
CH] \NJ\OCH
0
1"
0- P(OC,Hy),
Z SN '
\ /l\
cug 3N OCH,
0
1"
O-P(OC H )
2 52
HqCS
7 N
cH \N*OCH
) S
S
1"
O- P(OC,Hy),
Br

~ N

|
CH, \NJ\OCH

3

-

(=N=]
~
O e
—_

0,1

0,1

0,1

98

95

05

90

98
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“Tabla G {continuacidn)

Substancia activa

concentracién de la
subst. activa en %

1

grado de destruccion |

S
"((')(" H )
(.)' P . o
2 52

7~ "N
L
N
N

-
Py

4
O-P\

Cc Hi0-CO-C ]-12

OCH
3

o1,

ul's

S
n 00,1
()—P\
SCLH
3y

0,1

0,1

en % al cabo de 2 ds.

100

98

100
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-Subgtancia activa
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Tabla G (continuacidn)

concentracién de la
subst. activa en %

grado de destruccion

en % al cabo de 2 ds.

S
_p\
CoHy

S

Q- P(OCHS)z

"

CH3 N OC oIy

S ocH

i)« P

0,1

0,1

. W

O -
—

-

100

100

100
50

100
80
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Tabla G (continuacidn)

subst.activa en %

concentracién de la _

grado de destruccion
én % al cabo de 2 ds.

o

S
O- P(OC2H5)2

/O(,ZHS

OC H

7

] J\ )\ N
CH3 N ()C2]{5

0,1

0,1

08

98

08

100

-

B2
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Tabla G (continuacidn)

grado de destruccion

en % al cabo de 2 ds.

3 OCH
o-p/ 3
CyH,

7 NN

S

1]
0O- P(OC'ZHS)Z

7

S
1

N P/O('3”7
~N

(12[[5

>~ "N

S

1"
- POCH )

~ "N

P
CH 3 N 016

<

<,

‘3.”7i

N J\
CH3 N O-CHZ-CH--CH2
\ /|\ .
CHB N ()—('JHZ-C: CH

X J\
CH; °N 0-CH,-CH=CH,

concentréciéd de la
subsgt, activa en %
0,1
0,1
0,1
0,1
e

98

90

08

1]
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- Tabla G (continuacién)

Substancia activa

concentracion de'la
subst. activa en %

ér‘ado de destruccion .
en % al cabo de 2 ds.

CH

3

S
"
o7

C2H5

OCHB

Z N

NS N

g

Py
1

o-r{

QcC 3H 7i

c1 C2 H5
Z~~ N

. X /L .
cng SN 0C gHyi

3
W JOCH
- rJ/ 3

O-P
Cyt,

Z N

|
0-CO-CHy” "X /\\

5.
n OCH

Z N
|
L

ocC 3l-l7i

ocC 3H7i

3

100
60

08

08
30
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Tabla G (continuacién)

substancia activa

concentracién de 1a
subst. activa en %

grado de destruccion
en % al cabo de 2 ds.

e

S

0- P(OC H )

L )y

gHqi
(e}
11
OP(OC 5)2
Z \N
. \.)\ S
CHJ SN OC gH i
e
4]
O-P(OC2P15)2
C1
Z N
\/IL .
CH{ N OC H_i
S
" ()(ZH
P/

"“'O

be xoc

3H71

oo

. .

O =
—

0,1

98

60

90

100

95
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Tabla G (continuacién) -

Substancia activa

P

concentracion de la

subst. activa er %

grado de destruccion
en % al cabo de 2 ds. |

S
o OCy,
i et
s ,2 5

S -
n/()CZHS

-1
Cyll,
Cilg8 '

3 3t

s
h ,OC, H
o-p< ¢7e
¢ H

NC 25

7 "N

l
\N)\oc,ﬂ i

317

5
0- P
C,H
275

Z N

0,1

98

90

100

100
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Tabla G (continuacién)

subst, activa en %

[ concentracion de la

[ grado de destruc:ion
__en % al cabo de 2 ds.

W ,OC,H
o-p7 5
Gyl

2 N

Xy )\ot: H_i

377

s
n OCyHg

0- P
SC gH,,

7~ N

e
N OC 41

S
"

>oH

SC.H
C1
Z N

CH

3 i

7

37

S
oc, T

ol 208

NH-Cgllyi

Z N

\ N J\ . .
C }‘13 N 0.6 31171

0,1

98

100

35

100

90
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Tabla G (continuacidn)

" Substancia activa

concentracidén de la
subst.activa en %

14

1 grado de destruccién

en % al cabo de 2 ds.

S

1"
o0-p7

OC 3Hy

Cc1

0,1

100

100
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Ejemplo H

Ensayo con larvas parasitarias de mosgcas
Disolvente: 35 partes en peso de étor etilenpoliglicalmonometilico
Emuléiw)o: 35 partes en peso de éter nonilfcn’olpo]iglicé'(lico.

Para obtener una p‘rupar'acién adecuada de
substancia activa, se mezclan 30 partes en peso de la respectiva subg-
tancia activa con la cantidad indicada del digolvente que conlicne b pro-
porcién arriba indicada del emulgivo y -se diluye el concentrado asi ob-
tenido con agua hasta 1a concentracion deseada,

Unag 20 larvas de moscas (Lucilia cuprina)
son introducidas en un tubito de ensayo que contiene aproximadamente
2 cm3 de musculatura de caballo. A esta carne de caballo se aplican
0,5 ml de la preparacidn de substancia activa. Al cabo de 24 horas, se
determina el grado de degtrucci«'m en %, significando 100% que fueron
matadas todas las larvag, ¥ 0% que no fué matada ninguna larva.

Los resultados de oy ensayos estin roesu-

midos en la tabla H,

~i— e e . s
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TABLA H

(Ensayo con larvas parasitarias de moscas)

Substancia activa ' , concentracién de la grado de dc_ést'r'ucc:i}ﬁlw"
subst. act. en ppm . en % Lucilia cuprina
resistente
S
"
O-P(OCyHg),
100 100
30 100
10 100
3 0
SC3H71
{conocido)
S
1"
O- P(OC,H,),
100 , : 100
30 - ' 100
10 ', 100
3 ’ . 100
1 0
8
"/OC2H5
O- P\
OC3H7
72 N ‘ 100 100
| _ 30 100
N . } 10 100
CH N OC_H 3 ' 100
3 25 . :
1 0
§ C2H5
O-P
\OCH3 ]
100 .- 100
Z N 30 100
L 10 ) . 100
/X ' 3 ' 100
0,3 0
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Tabla H (continuacién)

Substancia activa concentracién de l1a grado de destruccién
subst. act. en ppm " en % Lucilia cupriha
resistente
S .
w AOC,H,
0-P .
NTIC 3H7i 100 100
30 100
~ "N 10 100
J\ 3 100
N 1 100
CH3 N ()CH3, 0,3 > 50
: 0,1 0
S
nw ,OC,H
0O- P/ 27 100 100
30 100
10 100
7 °N 3 100
J\ 1 100
‘ N ) 0,3 0
(,H3 N7 O-C,H(Cﬂs)z
S
.'/(«21'15
0~ P\ .
O(.”.'ZI-I5 100 100
30 100
~Z N 10 100
L 3 100
N : 1 100
cH N OCH,4 0,3 0
5 CoH
LA
o-p 25 100 100
OCH3 30 100
Br 10 100
- "N 3 100
| : 1 0
Al \ .\
CHS N ocC [13
|
d
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Tabla H (continuacién)

Substancia activa

concentracion de la.
subst. activa en ppm

grado de destruccién
en % lucilia cuprina
resistente

S
i /CoH
o-p/ 2%

TN\

100
30

—
O - O

100,
10+

0,1

100
30
10

100
100
100
100
100

100
100
100

100
100
100
> 50

100

100

100

100 -
550
>50,
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Tabla H (continuacién)

r Substancia activa

concentracién de la
subst. act. en ppm

grado de destruccion
en % Lucilia cuprina
registente

5
S 0CgH
o-p/ 7

~
Cyllg

100
30
10

100
30
10

w

[= 3 = I
- 3

100
30 .
10

0,3

100
100
100
100

350

100
100
100
100

100
100
100
100
100
100

100
100
100
> 50
<50
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M *

el

:
HOr

. . : Tabla H.(continuacién)

Substahcia.éctiva_

concentracidn de la’

‘subst.act,en ppm

_grado de destruccién’
en % Lucilia cuprina

s
OCH
ot s
e Ho
2Hg

CH, \N/LO-CH2-CK{=CH

2

100
30

[y
O wo

(&)

100
30
10

registente

100
100
100
100
100

0

100 -
100
100
100
<50

100
100 .
100
100
< 50

100
100
100
100
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Ejemplo [

Ensayo de concentracién 1imite / insectos habitantes en el suelo
Insecto de ensayo: larvas d.elPh‘orlbia brassicae habitantes en el suelo
Digolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulsivo: 1 parte en peso de éter alquilaril-poliglicélico

Para obtener una preparacidon adecuada
de subgtancia activa, se mezcla 1 parte en peso-de la substancia activa
con la cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad indicada
del emulsivo y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién
deseada.

Se mezcla la preparacién de substancia ac-

tiva intimamente con tierra. En ésto, la concentracidén de la substancia

act.va en la preparacidn no tiene practicamente ninguna importancia, de-

cisiva es tan solo la cantidad en peso de 1a substancia activa por unidad
de volumen ae la tierra, cuya cantidad se indica en ppm (= mg/litro).

Se introduce la tierra en macetas y se dejan éstas en reposé ala tempé—
ratura ambiente,

Al cabo de 24 horas, se introducen 108 ani-
males de ensayo en la tierra tratada y, al cabo de otras 48 horas, se de-
termina en % el grado de efecto de la substancia activa, contindose los
ingectos de ensayo muertos y vivos, El grado de efecto es de un 100%,
i todos los insectos de ensayo fueron matados, y es de un 0%7, si sigue
viviendo todavia un nimero de insectos de ensayo exactamente igual que
en la tierra testigo no tratada. Las substancias activag, sus cantidades de

aplicacién y los resultados constan en la siguiente tabla:
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TABLA 1

(LLarvas de Phorbia brassicac en ¢l suclo)

Substancia activa

grado de destruccién en % a una concentracion de

‘substancia activa de

(c

20 10 5 2,5 1,25 0,625 ppm
95 50 0
conocido de la Patente sud-africana No. 64/1333
S
t
0-P(OC,H,)
27572 100 100 100 100 50
SCH3 s
n C,H
H5C 0 P< 2o 100 100 90 50
7z oC,.H .
I 275
X
(o]
A
n,C CH,
SCHg s
" C2H5
iH.C O-P -
3 Y | \OC?.Hs 100 100 99 50
N
AN
OCH
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Tabla I (continuacién)

et v

Substancia activa

subgtancia activa de

grado de destruccién en % a una concentracié

[,

i’l de

-

20 100 5 2,5 1,25 0, 625 ppm
100 100 95 50
[
S
" OC2H
CHyg LO-P 5 100 100 100 100 100 80
| 3
N
\r’N
OCH,
ﬁ/.)C2H
CH O-P 5 . _
NG | \OC3H7 100 100 100 100 100 80
N
v
OCH,
5 OC,H,
CH, 0-r 100 100 100 100 100 20
Y e |
N
YN
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* Tabla I (continuacidn)

R —
Substancia activa f grado de destruccién en % a una concentracioén de
substancia activa dé
20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm
S ocgm,
CH, O-P 100 100 100 100 100 100
\/Y oC H,,
N N
\(
OCEH5
S
T} OCzH
CH, o-p< 5 .
a - Joc,H 100 100 100 100 100 100
l 5 '
\IN
.8 OC,H,
CH, o-P< 100 100 100 100 - 98 50
W 002H5
N N :
S
S
" CZH
CH, 0-r{ ©°
‘ W OCH, 100 100 100 100 50
N
N
oo -t e e e e o I
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Tabla I (continuacién)

Substancia activa

grado de destruccion-en % a.una,concentracién de

subatancia activa de

20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm
,,/OCZH
\(IY NHC3II7i 100 100 75 50
N
\[/
OCH,
OCH5
O-P
W 100 100 98 50
N
Y
OCH,
CH, OP/OCZHs 100 100 100 90 50
Y
"N N
2
002!.15
' S
n OC,li
H, o-p{ 100 100 100 50
Y
N N
N
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Tabla I (continuacién)

Substancia activa

- Pt
grado de destruccién en % a una concentracmn do
substancia activa de

20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm

”
O ])/
L/ Noc A
OCH
n ()C2H
CH, o- P/
l Ne oH,
N

O- T’ OC H
m (,. HS
N
T
CLIl i

37

.

O-i-(C: 5“7

A\
mw
R

100 100 100 50

100 100 100 50

100 100 100 * 100 100 75

100 100 100 100 50
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Tabla I (continuacién)

Substancia activa grado de destrucclon en % a una concontraoxon do
gubstancia activa de :
20 10 5 2,5 1,25 0,625 ppm |
S OC H
CH, 0- P/ :
\(\( N M 100 100 100 100 50
OCH
3
Br
S
O('
CH, o-1=< '
N (X:ZH 100 . 100 100 100 50
N N
NS
OCH
3
3p
ocC H
CH3 O- P 100 100 99 50
72 I O(Il
()( Tl’
1
OC H
CH,q i 0O- 1><
T Y oc 100 100 100 100 95 50
N
\(
oC H i
3
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Tadbla I (continuacién)

Substancia activa

grado de destruccidn en % a una concen
substancia activa de

tracion de

20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm
100 100 100 100 50
100 100 100 -95 I
1,
100 100 100 50
OC gH, i
w ,OCoH )
CH, o-P< ; ,
7 ' OC,H, 100 100 . 100 50 ‘
N
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Tabla ]I (continvacion)

Substancia activa™ ™

grado de destruccion en % a una concentracion de
substancia activa de :
20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm

100 100 100 15

100 100 100 75

100 100 100 50

100 100 100 95 50
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Tabla I (continuacién)

Substancia activa “grado de destruccién eh % a una concentracién de
substancia activa de
20 10 5 2,5 1,25 0,625 ppm
Ci o ;
W ,OC,H
CH, -P< 7
72 ‘ C,yH, 100 100 98 50
_x
OC ,H
1
,,/oc H, o
100 100 10
yZ IN OC2H5 100 100 100 0
y
ll/CzH
O-P
. | \oc Ay 100 100 90 ° 50
N
N
OCH3
c1
CH o ;/OCZHS
3 N 100 100 100 100 50
Z OC,H,
'. N !
| .
! OCH,
I
l——-—.<---—

P
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Tabla I (continuacién)

" [Substancia activa grado de destruccidn en % a una concéentracién de
substancia activa de
20 10 5 2,5 1,25 0, 625 ppm

ob |
| oC H 100 100 100 100 50

W OCH 100 100 100 100 50

0-CH,-CZCH
CHLCO g
n /OC2H5
0 P\
| 5 100 100 100 95 50
N N
h
OC o i
8t
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Tabla I (continuacidn)

Subsgtancia activa

grado de destruccién de % a
substancia activa de

una conceuntracion de

0-C Hz- CH=C HZ

R 20 0 5 2,5 1,25 0, 625 ppm
S/oc H
1"
ci, 0-P{ 275 100 100 100 100 a5 50
7 OC,H
5
Y
.-.C I -CH=C
0-CI1,-CH=CII,
S OC.H
1
Cit, o-p/( 31
~ \
\1/\”/ CH, 100 100 100 95 50
N N
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Eje mplo K

~ Ensayo de concentracién 1imite / insectos habitahtes en?el suelo.

Insei;to de ensayo; I.,Earvaa de Tenebrio malitor habitantes en el suclo
Diso;'lver;rce: 3'partas en peso de acétona
Emulsive: 1 parte en. peso de éter ;1qujlar;1-poligiicélico.
| Para obtener una preparacign adecuada
de substancia icttva. se mezcla 1 parte en peso de la substancia activa
con 1a cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad indicada
del aénulnivo y se éiluye el concentrado coh agua haatajla concentra-
cibén deserda., |
Se mezcla la preparacién de substancia
activa fntimamente con tierra. En ésto, la concentracién de la subs-
tancia activa en 1a preba_racién no tiene précticamente ninguna impor-
tancia, decimiva es tan solo la cantidad en peso de 1a substancia activa
por unidad dg volumen de la tierra, cuya cantidad se indica en ppm
(= mg/litro). Se introduce la tierra en macetas y se dejan ésta:.s en x'e-;
poso & la temperatura ambiente,
| Al cabo del24 horas_. se introducen los ani-
males de ensayo en la tierra tratada y, al cabo de otras 48 horas, se de-
tertmina en % ol grado de efecto de la substancia activa, contindose 1ps
insectos de ensayo muertos y vivos. El grado de efeoto es de un 100%,
si todos los insectos de e;nsayo fueron matadoas, y es de un 0%, si sigue,
viviendo todavfa un nimera de insectos de ensayo exactamente igual que
en la tierra testigo no tratnda.ms substancias activas, sus cantidades

de aplicacién y los resultados constan en la siguiente tabla:

; o+
i .
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TABLA K

(I.avas de Tenebrio molitor habitantes cn el suelo)

pomstm s -

Substancia activa gr;c'i'o de destruccién en % a una conoond{éiziéff
de substancia activa de : .
20 10 5 2,5 1,25 ppm
5 OCoH
"
d 2
(‘fH.’ O- P< 5
~F OC.H 90
| 275
N N
X
SCH
3
(conocido)
S
,./OCZH
CHu 0O [\ b
5\(/‘ Y OC,H, 100 50
N N :
X~ i
i
S H ;
25 :
(ronocido de la Patente guiza No. 321, 8868) :
S |
1 )C2H H
ci, O—P<( 5 ;
' \/\‘( OC g 100 100 100 50
N N
\\T./
(Z-le3 :
S
QC,H
i o-p7 %75 100 100 100 50
> -
! 7 Y \(_)C3H7
N
N
Sy
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Tabla K (continuacion)

Substancia activa grado de destruccion en % a una concentrac mn
de substancia activa de
20 10 5 2,5 1,25 ppra

100 100 75 50

DCHHg
s OC.H '
11" '
cr, o-1>< 275
\(’Y OC3H7 100 100 100 50
N N
N
(‘
o1,
:
OC3H7
T\( ()C2H5 100 100 190 50
l
OC 4H
/oc, H
0-P 100 100 75 50

(Y \002115

DC gl
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Tabla K (continuacion)

grado de destruccion en % a una concentracion

Substancia activa
de substancia activa de
20 10 5 2,5 1,25 ppm
S oc.H
CH e} fJ'/O 275 '
3 Y | N 100 100 7% 50 2
N
\\(
OCH,
CH,4 0-P-OC4H
' ' 5 100 100 75 50
]
N N
NS
OC gHqi
S OCgH,
CHg 100 100 95 5
\l/Y ¢ 0
N N
\\(
OCH ;
Br
Clly, 100 100 100 100 30
7]
N
N\
OCTi
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Tabla K (continuacidn)

" Substancia activa grado de destruccién en % a una concentracion
de substancia activa de
20 10 5 2,5 1,25 ppin
OC H
CHs 100 100 100 §Q
7 OCzH
N
OC3H71
CH
3 S
n ,OC.H
cn, o-p 2° 100 100 100 50
72 I OCZH
N N
h
O(,H3
1
¥ oc.H
. YAtk
CHy 0-PQ 100 100 90 50
‘ 9
. ~ | CpHg
N "N
NS
"
C,l
(.1}'13 O~ P< 2 5
~~ ocC i, 100 100 90 50
N N
NS
OCIH,
3
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Tabla K (continuacion):

Substancia activa

T[T grado de desfruccibn ¢én % a una concentracion] -
de substancia activa de .
20 10 5 2,6 1,25 ppm-
Cl S :
C.H
11
CH, . -P<O 275 :
Vi ocgH, | 100 100 90 50
Lo
N
OCH,
5 oc
. II/O 2H5
C,IIB O'P\
7 . "OC_H :
\(\ a5 100 100 100 50
N
o-cnz-cE CH
S
N OC H
CH,CO o-p/ 289 .
\(Y \'OC2H5 100 100 100 20
N N ,
R
QOC ,H, i
5 oC H
CH, O-P< 25
‘ \/Y OC,H, 100 100 100 50
i | )
N N :
\(/
O-CH -ClI=C'H.
9 2
e r——— - — 11 s ——e rommtet s Srin b semme e mtates o < emes | o ome » aimn - et — it 220 &t s o o+ pm mmme SraSes aa s - xmem s . -
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Tabla K (continuacién).

Substancia activa

grado de destruccién en % 8 una concont: acion
de substancid activa de .
20 10 "5 - 2,5 1,25 ppm .

OCgH

O-CH,-CH=CHy

100 100 .9d 50
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Ejemglo L,

Ensayo de congentraéién limite.
Nematodo de ensayo: Meloidogyne incognita
Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulsivo: 1 parte en peso de éter a&quilaril-poliglicélico.
Para obtener una preparacion ddecuada de

substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substancia activa con

la cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad jndicada del

emulsivo y se dilﬁye la concentracién con agua hasta la goncentracién
deseada.

La preparaci6én de subgtancia activa es.
mezclada intimamente con tierra fuerterr.lente infestada con tds nemato-
dos de ensayo. En ésto, la concentracién de la VsuAbstancia activa en la
preparacidn no tiene practicamente ninguna im;iortancia, decisiva es
tan golo la cantidad de substancia activa por unidad dé volumen de tie-
rra, cuya cantidad ge indica en ppm. Se introduce la tierra tratada en
macetas, se siembra lechuga y se guardan las macetas a una tempera-=
tura de invernaculo de- 27°C.

Al cabo de cuatro semanas, se exarr‘:inaLn :
las raices de la lechuga en cuanto a su ataque por nematodos (agallas de
raices), y se determina en % el grado de efecto de la substancia activa. -
El grado de efecto es de un 100%, si es totalmente evitadg el ataque, rriiten-.
tras que es de un 0%, si el ataque es exactamente igual a aquel en las pfa’n—
tas testigos en tierra no tratada, péro infestada de igual modo.Las sustan-
cias activas, las cantidades de aplicacién y los resultados, constan en la

siguiente tabla:



- 95 -

TABLA L

(Ensayo con Meloidogyne incognita)

Substancia activa

grado de destruccidén en % a
de substancia activa de

una concentracion

20 10 9 2,5 ppm
S
,./OC2H5
O-P\
OC,Hg
<~ N 98 50 0
J
CHg N Nscrd 2
Hy
(conocido)
S
OvP\
CoHg
72 N 98 50 . 0
.y N L . :
CH3 N S-C3H71
{conocido)
S ,
11/0(«21{5
O-P\
7~ SN 0
‘ CH
3
Cll, \N)\N<
CHgq
(conocido)
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Tabla L (continuacién)

Substancia activa

grado de destruccmn en % a una concentracion
de substancia activa de

"
a ,OC,H
-P"/ 275

N
OC4H,

\S J\
N O-CHZ-CH==CH2

,,/oc 3ty

Ne
C,H,

2
~~ N

. X )\ 0 —
CH 5 N O--CNZ-CH-CH2

|| /()C‘ }15

»pr
\SC 311

"CI
C‘{3

O-pP

20 ‘10 5 2,9 ppm

98 a5 o0

100 98 95 S0

100 98 95 . : 50




- 97 -

Tabla L (continuacidn)

Substancia activa grado de destruccion en % a una concentracion
de substancia activa de
20 10 5 2,5 ppm

3
4 JOCHg
- P\
OC gHy
Y 98 95 95 50

|
CHy \N/LOC H

275

s -
OCH
0.5

QC 4H,
A 100 85 20

l _
cry” N '/‘\oczn

S
R ,OC,Hg
O-P< 2

5

100 100 100 - 90

7 N 98 15 50
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Tabla L (continuacion)

e e e e e+ e e
Substancia activa 7 grado de destruccion en % a una concentracién
de substancia activa de .
20 10 5 2,5 ppm
3
NHC3H7i
N . 98 90
/M
O-CH \
CH

98 50 50
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Ejemplos de preparacién:

Ejemplo 1

S A
) OC,H,

o- i)< |
NITCIL(CH),

H4C OCII3

Se suspende una mezcla que consta de
14 g (0,1 mol) de 4~hidroxi-2-metoxi- 6- metil- pirimidina yde 20,7 g
(0,15 moles) de carbonato de potasio, en 300 ml de acetonitrilo y se
agita la suspensidn durante una hora a 70°¢, Entonces se agrepgan 1,57 ¢
(0,1 mol) de clorurq de amida de éster de acido O-etil-N-isopropil-
fosférico a 40-50°C a dicha sugpensién y se agita la ltima durante 3 ho-
ras a la temperatura indicada. Seguidamente se filtra en caliente la mez-
cla de reaccidn, se libra el filtrado del d isolvente bajo presién reducida
Y se recristaliza el residuo en éter de petréleo.

Se obtienen 9 g (31 % de la teoria) de ami-
da de éster de dcido [ O-etil-O- (2-metoxi- 6- metil- pirimidil- (4)-N-1s0-
prapil/-foaférico del P.f. = 59°C.

El producto de parti-da necesario pucde ser

preparado de la siguiente manera:
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OH

~

HyC N OCI4

A una solucidn de 114 g (2,1 moles) de

metilato de godio en 1,2 litros de metanol, a 5-10°C, se agregan 121 ¢

(1,1 mol) de hidrocloruro de O-metilisodrea y subsiguientemente 130 g

(1 mol) de éster acetoacético. Seguidamente se calienta la mezcla du-

rante 15 a 20 minutes a 600(:. entonces sc la enfria hasta la temperatu-

ra ambiente, se la libra del digolvente bajo presién reducida, se disuel-

ve el residuo en 500 ml de agua y bajo enfriamiento se lo mezcla con
dcido clorhidrico acuoso concentrado hasta un valor pH de 6. El precipi-
tador formado en el enfriamiento hasta 5°C es aislado por filtracidn.

Se obtienen 99 g (71% de la téorfia) de 4-

hidroxi-2- metoxi- 6~ metil-pirimidina del P.f. = 193-194°C.

Ejemplo 2
g )
] O,CZHS

0-P

c1 OC,H,

N

&
CH \N/l\ocn3’

En una solucién de 20 g (0, 1 mol) de
f-cloro-2-metoxi-8~metil-4-pirimidiloxi sédico en 300 ml de acelon-

trilo e instilan a 40-50°C. f8,8 g(0, 1 mol) de c¢loruro de éster O, O-di-
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etﬂicé de 4cido tionc;fosférico. Se agita. la mezcla (.ie reaccién a 40-50"C
durante 5 horas y entonces se la enfria hasta 20°C. Después de la adi-
cién de 300 ml de tolueno y de 300 ml de agua, se scpara la fase orga-
nica, ge la lava con agua, se la seca y libra del disolvente bajo pre-
sion reducida y se trata el residuo con vapor de agua en gontracorriente,
Se obtienen 22,8 g (70% de la teoria) de
éster de Acido Z_-0.0-dietil-()-(s-cloro- 2- metoxi-—6-metil-pirim1dil—(4ﬂ
tionofosférico, del indice de refraceibn nzr; = 1,5148.
El producto de partida puede ser obteni-
do de la giguiente manera:

OH

C1
~~ SN

N J\ .
CH3 N O(/H3

A una golucidén de § g (0,125 moles) de
hidréxido de sodio y de 14 g (0,1 mol) de 4-hidroxi- 2-metoxi- 6-maetil-
pirimidina en 20 ml de agua, a la temperatura ambiente, ge agregan 80 g
de lejfa técnica de cloro con un contenido de aproximadamente un 10% de
cloro activo. Al cabo de una media hora, se enfria la mezcla a 10“(‘ ¥
ge aisla por filtracidn el precipitado formado.

Se obtienen 13,3 g (68% de la teorin) e

5-cloro-2-metoxi- 6-metil-4-pirimidiloxi sédico del P L. = 1977C.
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Ejemplo 3
S o] .
”/O(’2“5

O—P\

CoH
275

NC -~ N

™ /u\ ’ ;
N OCH(CH3)2

En una mezcla de 17,9 g (0,1 mol) de

5-ciano-2-isopropiloxi-4-hidroxi-pirimidina y de 14,3 g (0, 11 moles)

" de carbonato de potasio en 200 ml de acetonitrilo, a la temperatura am-

biente, se instilan 17,4 g (0,1 mol) de cloruro de éster de 4cido O-etil-
etaho-tionofosfdnico, Subsiguientemente se agita -1a mezcla a 400C to--
davia durante 3 horas. Entonces por filtracién a suceién se recago,ei
doruro de potagio precipitado. Al filtrado se agregan 500 ml de tolueqd
y 200 ml de una solucion saturada de bicarbonato de sodio. Se gepara
la fase organica, se la lava con agua; después de la deshidratacion con
sulfato de sodio, se elimina el disolvente y se purifilca el residuo por la
llamada "destilacién inicial. |

Se obtienen 25,5 g (80% de la teoria) de
éster de acido L.'_O-.etil-o-(5-ciano—2-isopropiloxi— pirimidil- (‘Q/mtano-
tionofosfénico de indice de refraccion n’s = 1,5272,

El product;) de partida’es obtenible de 1a

siguiente manera:
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OH

NC- 2~ >N

QCH(CH 3)2

En uda mezcla de 27,7 g(0,2 moles) de

co de Acido etoximetilenciandacético en 100 ml de agua, &e instilan a

" hidrocloruro de isopropilisodrea y de 33,8 g (0,2 moles) de éster ctili-

20°C dentro de una hora 16 g (0,4 moles) de hidroxido de sqdio disueltos

en 50 ml de agua. Se agita la preparacion durante 3 a 5 horas a la tem-

peratura ambiente y entonces se la acidifica con dcido clorhidrico dilui-

do hasta la formacién de un precipitado. Este se aigla por filtraciony

ge recristaliza en un poco de metanol.

Se obtienen 11 g (58% de la teoria) de 5-

ciano-4-hidroxi-isopropiloxi-pirimidina del P.f, = 166°C,

En forma andbga a la degcripta en los

Ejemplos 1 a 3, pueden producirse los compuestos detallados en lag si-

guientes Tablag 1y 2.
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Tabla I <
;,/()R4
O-P s
R2 R®
RS \NJ\()R]
] o
ngmpo r! R? R3 g
4 CH, H CH, CoH,
5 CH,4 H CH3 CH,
6 CH, H CH, cH,
7 CHy H CH,4 C,H,
8 CH, H CH, CoH OC 1
9 CH_ H CH, C U,
10 CHy H CH, Cit
11 CH, H CH, C 4ty
12 | CH, H CH, C,H,
13 | CH, H CH, C, Hg
14 | CH, H CH, C,H,
15 |CHy H CH, CyHy
- B —




indice de

RS x refraccién
OC,H, S n4? 1,5012°
CoH, S nd} 11,5282
OCH, S n%3 1,5200
SC 4H, s n?3 11,5415
OC,H, s nzg 1,5024
OC gH, S n%% 11,5028
OC,H, S Azg 1,5103
Csz S 1’12D3 1,5169
OC,H, o) n%% 11,4782
CyH, 3 n’Z 15202
. NHCH(CH,), S n2§ 1,5168
CgH, S n23  1,5705
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Tabla 1 (continuaciaon)
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Ejem-- .
: 3

ploNo|  R! r? R [

16  |CH, H CH,COOCTI, -

17 |CH, H CHco0CH, !'@

1

18 |CH,4 H C1,COOCH, :

19 |CH, H CH,COOCH, ;

20 [CH, COCH, H

21 [cH, COCH, H

22 [CH, CH, CH,

23 [CH, Br CH,

24  [CH,4 Br CH,

25 [CH, Br CH,

26 [CH, Br CH,

21 (CH, Br Cli,

28 CCH, C1 CH,

20 [CH, Cl CH,

3  [CH, Cl CH, 0

31y Cl CH, I
i

- CgHy
C,H,
CoHg

- CoHg

CoHg
CH3.

CoHg

CH
CHq

CZHS

CoHy

CHy
CHg
CHg -

C3Hy

- Cofs



R r® X ;2(:';:;:1:m
CgHy C,H, S 2l 15123
CyH, CgH, s nzé 1,5520
C,H, oC,H, 0 n2l  1,4826
CoH, OC, Hy s n?l  1,5050
C,H, C,oHy S n?! 11,5400
CH, C,H, S n%  1,5479
C,H, OC,H, S n2D3 1, 5087
CH, OCH, s ngl 1,5297
CHy C,H, s n%l 11,5484
C,H, C,H, s n:él 1,5402
C2H5 CgH, S n%z 1,5825
C,H, OC,H, S n2? 11,5181
cH, oC gH, s n2l  1,5178
cr C,H; S a2l 1,5 304
C gH, C,H, s n?l 1,5280
CoH, - CgHs s n?}  1,5752
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Tabla | (continuacién)

Ejem- )
ploNg.  R! R RS
32 | CHy C1 CH,
33 CH3 SCHq CH,4
34 CH3 SCH4 CH3
35 CHy SCH3 CH3
36 CHgy SCH, CH3
37 CH3 SCH3 | CH3
38 CH, SCH, CH,
39 CH3 SCH3 CH3
40 C2H5 H CH3
41 C,H, H CH,
42 C2H5 H CHS
43 C2H5 H CHB
4 CH, H CH,
45 CaHy H CHg
486 C2H5 H CH3
417 C2H5 H CH,
S Lo

=Sl e

-~a an [ aa

a o o a0

-




indice de

[Pa——

R RO 7 X refraccion

| C,H, OC 4H, S ndl 11,5224
C,H, OC, H, S - n22 11,5196
C,H, CH, S n%? 1,5367
C,H, oC JH, s a2 1,5210
C,H, SC,H. s n%2 11,5553
C,H, C H, S n2;337 1,5832
C,H, OC,H, o n?} 1,5082
C,H, NHC ;H, i s nzg 1,5342

CH, OCH, s nzg 1,5300
C,H, oc,H, S 28 1,5033
C,H, oC H, S nZDI 1,4975
C.H3 OC  H, S “12;)1 1,5058
CH, CyH, s il 1,5242
:(;:32H4002H5 OC,H S n?d  1,4973
t C,H, CgH, S nzg 1,5619
. C,H, OC,H, S n2D2 11,5127
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Tabla 1 (continuacion)’

Ejem- .
plo No Rl R2 RS
48 C,H, H cn,
49 CH(CHg), H CH,
50  |CH(CH,), H CH
51 CH(CHg), H CH,
52 CH(CH,)), H CH,
53 | CH(CH,), H CH,
54 CH(CH,),, H CH,
55 CH(CH,), H CH,
56 | CH(CH,), H CH,
57 | CH(CHj), H CH,
58 |CH(CH,, H cu,
59 | CH(CH,), H CH,
60 CH(CH ) CH CH
32 3
61 CH(CH,), H CgH
62 CHI(CHy), H CgH,
€3 | CH(CH,), H CgH,




| rt R’ X ;r:;;?aiiin

L CaH, CyH, s nzg 1,5098
CHg OC4H, S %) 1,5080
CH, OCH, s nzlg 1,5240
C,H, ocH, S n? 11,4970
C,H, OC,H, S n2§ 1,4995
CH, C,H, s n’3 11,5160
C,H, NHCH(CH,), S n?3 11,5065 .
CyH, C gH, S n2D3 1,5538
C,H, C,H, s nzg 1,5098
C,H, OC, H, o) n2D3 1,4812
C3H7 C,H, S n? 1,5057
C,H, SCJH, s n®% 1,535
C,H, NHCH(CHS:)Z o) nz[;’* 1,4708 -
C 8, OC,H, s nzé 1,5520
C,H, C, H, S nzg 1,5572
C,H, C GH, S nzé 1,5899
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Tabla 1 (continuacidn)

Ejem- L 3 R4
plo Nd. R R2 R o
et " C,H
64 | CH(CH,), H CH,COOCH, CaHs
85 | CH(CHy), H ci,cooc, Gl
66 CH(CH3)2 H . CHyCOoOCH, j C3Hy
67 | CH(CH,), H CH,COOCH, Coltg
68 | CHCHy, H CH,COOCH, CHg
69 |CH(CH,), CN H CHy
0 | CHCH, CN H CoHs
11 |cHCH), CK H CoHg
12 |CH(CHy), CN H C3Hy
13 |CH(CHy), | CN H C2fly
14 |CH(CH,), CN H CoHs
5 |CH(CHy), COCH,4 H CoHg
76 |CH(CH,) COCH, H CaHyg
. 2 !
71 |CH(CHy), CoCH, H CsHy
78 |CHICH,), CH, CH, CoHy
79 ' |CH(CHjg), C1 CH,4 C2Hp




Indice de

4 Rs. X refracciodn

: 21

€, H C.H S n 1,5503
2"'5 €5 D .
CoH, CH, S n26 1,5115
C4H, C,H, s n’> 11,5100
C,H, OC H S - nzg 1,4995
~ 22

CHy C.H, S n22  1,5182
CH, C H, S n?-é 1,5327
C,H, OC ,H, . S nzé 1,5119
S H, o H, S nzé 1,5150
CH, C,H, S n?2 11,5202
C2H5 CFH7 S semi~-cristalino
C,H SC 5H., S n?l 1,536
32“5 OC. ,H, s ndl  1,5072
- 22 '
S H , ,
oHy C,H, S ny  1,5068
SH, C,Hy S nzé 1,5181
2,H, OC ,H, S nz;‘; 1,5018
- 20

2,Hg X 5H, S n?) 1,505
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Tabla 1 ('c_jontinuacic’m)

Ejem- '
plo No| R1 ‘R2 Rr3
80 | CH(CH,), c1 _cg, “ cH,
81 CH(CHj,), Cl CH, i; CgH,
82 éH(CH3)2 C1 CH, Loy,
83| CH(CHy), C1 CH, _ ; C,H,
8 |CH(CHy), c1 cH, C,H,
85 [CH(CHy), c1 CH,y ’ CoH,
86 |CH(CH,, c1 CH, | cyH,
87 [cHCH,, sc‘:H3 CH, C,H,
88 |CH(CHg), SCH, CH, | CoH
89 |CH(CH,), SCH, CH, szs
8  [CH(CH,), SCH, CH, ; i,::Csz
91 |CH(CHy, | . scH, cH, e
92 |CH(CHy), SCH, CH, CyH,
93 |CH(CH,), SCH, CH, :* ¢:3H5_
%  |CH(CH,), -(CHy), - _!'czﬁ5
85 CH(CH,), -(CH,), - CoHy
% |cH CicH H cH, CH,

e e re e e ———



P33
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Vit 2 e

.

£
3
'.
A
v

2 5 I indice de | s

£ ] X refraccidn

g CHy CoHy s n’0  1,5258
‘;‘C3H7 CHy S nl 15165
CHy OCgH, s n2l 15112
C oHg CC . H, s n2l 15059
CpHy OC,H, o ol 1,4818
 Cas CgH, s | S 5601

| CoHy SC4H, s ol 15350

| CyH, C,H, S | n2§ 1,5273
(CpH CC,H, s n%5 11,5160

‘ vcsz OZgH, S n’ 1,512
Csz 82 gH, s . n?3 1,537
“CZH5 CH, S n’3 11,5700
?21-15 NSCH.i | s . | nzg 1,5272
CyHy © OC,H, o 0% 15060
CyH,  OC,Hy 'S 21,5149
C,H, C,H, S nzg . 1,5257
CH3 szHs S "26 1,5507




\...!-..--, ' - - {- - - ‘..\.l - -
w
o ,
6EES‘T gpu s Sy €uo H | %#%5000 Su®s| gor
pROS° 1 hu s ‘u%n0 LI H  |%u%5000 Su®5|  Lo1
6v08°1 (bu. s *uc0 *us | H *1%0 %l ot
: £
oryr Ju s *u%s0 4y . HD H | o' 3uo) 01
. C .
0s2s1T  Jhu s S50 Sgey | -£(20)- 1@ %01
291s T Su s . Su%30 Spty | 1o 10 ..@ €01
a g w : iy
81671 o ou s H%0 Sy ﬂ 1o " H ZoT
W, 3 -
sz95'1 L o S8, Sus | 1o Ho | fio=unfun| o
eiget Lu o S8y €uo “HD Ho | “no=un®Hon| oot
a :
¥izg'l L ou $ s buEo “uo | fuoao®uo | e
rzigt Fu s %1850 NN ‘HO U | ®no=uo%no 86
grzs‘1  (hu s 1oy 8y | o H Hoznfuo| e
uodDRIJaT X ¢ q Y] . R z4 4 don 01d
VP 9d1puy _walm

(ugiannunuod) 1 elqey,

- Q1T —~




Tabla 1 {(continuncion)
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Ejem- )
plo No|. Rr! R2 R'{
97 CH,CZCH H Clg
98 CH,CH=CIi, | H CH,
99 CH,CH=CI, H cn,
100 CH,CH=CH, H CH,
101 CH,CH=CI, 1 CH,
9 . .
102 <”>,.. H (ﬂn3
103 @. c1 CH,
104 (7 (CHy)y-
105 (CHy),,Clig H CH3
1067 CyH, OC,H, H
107 C,Hg COOCyH; H
108 CoHg COOC ,Hy H

C2H5

C_H

C 3H7

CH3



indice de

R4 F X refraccién
C,H, CCyH, S nzl% 1,5248
CH, GC I, S nzé 1,5127
; . . 24
CyH, C,H, s n®l 1,5214
CH, C,H, S nzg 1,5312
. 24
CyH, CeH, S n%t 1,5678'
C,H, CC,H, s n2[2) 1,5148
. , 23
C,H, CCyH, S 31,5162
C,Hy OC,H, S n?%  1,5250
C,H, OC,H, s n2§ 1,4770
~ & ~ . .20
C,H, T H, S %) 1,5049
: - 26
C,H, OC,H, S n%y  1,5044
CH, C,H, s n28 11,5239
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TABLA 2

I

punto de fusion

.}

Ejem- 1 D) ;
plo No R™ R R (°C)
1 Cylg H CH, 187
0 CH, i CH,COOCH, 138
e, COCH, H 140
v Ci, Br CH, 163
Y CH, il CHy 168
Vi e, C,H, CH, 210
vie |ew, SCH, CH, 159
VUI  |CH(:H H CE 159
11 ( 3)2 I3
CH( : H,COOCE
IX ey, i CH,CO0CH, 114
X CHETH 3 C k
HE2H,), Br Hy 1498
7 CH{C ¥ N K}
K1 HICH,), ‘"3 C H_3 138
XU |CHEA), - (Cay), - o 182
X |eny), i @_ 177
< CH(CE SCE > 2
X1V (‘ua 113?2 SCH, CH, 123
(.4' g -: : )
XV H(CH,), coci, H 136
XVI ICHICHY), Cl CH, 153
XVil [(CH.) CH ! CH 64
w11 3 3




Ejem- . e A
, ) punto de fusion
plo No. Rl . R2 RB ©c)
XVII < H >- H CII3 . ' 110
XIX H ) Ci CH 129
3
XX @t - (CHy), - 148
XXI CHy-CH=CH, H' CHgq 170
XXII CHy-CZCH H CH, , 183
XXIUI CaHg OC,H, . H ' 149
XXIV
) Csz COOCZHE H }50
N O T A
it §- )]
Degerita suficlientemente la naturaleza del
invento, asf{ como le menera de realizarsge en la préctica,

20 -. debe hacerse constar que las dispdsiciones anteriormente
indiocadas son susceptibles de modificaciones de detalle en
cuanto no alteren su principio fundamental. También se hace
constar gque el invento corresponde a una solicitud. de Paten~
te presentada en Alemania con el némero y fecha siguiente:

25 ne P 23 43 931.8 de 31 de agosto de 1.973; acogiéndose por

lo tanto a los beneficios que conceden los .Convenios Inter-
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20
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nacionalea en vigor, siendo lo que constituye la eséncia del
referido invento por lo que se solicita Patente de Invenciédn
por 20 afios en Espafia, sobre: PROCEﬁIMIENTO PARA LA OBTENCION
DE ESTERES Y AMIDAS DE ESTERES DE ACIDOS PIRIMIDIﬁ-(4)-IL-FOS—
FORICOS Y ~FOSFONICOS, -TIONOFOSFOﬁICOS Y -TIONOFOSFONICOS,
~TIOLFOSFORICOS Y -~TIONOTIOLFOSPORICOS; caracterizéndose por
lo sigulente:

1.- Procedimiento pare la obtenciébn de ésteres
y amidas de ésteres de 4cidos pirimidin-(4)-il-foaféricos y
~fosfénicos, -tionofosféricos y ~tionofosfénicos, -tiolfosfé-
ricos y ~tionotiolfosféricos, de férmula (I)
X

en la que R' es hidrégeno, alquilo, cicloalquilo, alquenilo,
alquinilo, arilo o aralquilo, R? es hidrdgeno, alquilo, alco-
xi, alquilmercapto, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, haldge-

no, ciano o sulfocianégeno, R3 es hidrégeno, alquilo, arilo o

3

alcoxicarbonilalquilo o R2 + R” es un puente de alquileno

que ton los Atotmos de carbono vecinos forman un anillo de 5
4
R

a 7 miembros, es alquilo o alcoxialquilo, R5 es alquilo,

aleoxi, alquilmercapto, alquilamino o arilo y X es oxigeno o
azufre; caracterizado porque 4-hidroxi-pirimidinas o sus sa-

les sbédicas o potésicas de férmula (IT)



10

15

20

25

¥ amidas de ésteres de Aoidos Pirimidin-(4)-il-fosféricos y

- 114 -

OA
2
R= .
. i |

en la cual Rl, Rz Yy R3 tlenen los significados arribs defini~
dos y A representa hidrégeno, un.ién de godio o de potasio,
se hacen reaccionar con halogenuros de &cidos foafbricos o
tiofosféricos, respectiVamente foafénicos o tlofosfénicos,

de férmila (III)

en la cual R?, Rs, ¥ X tienen los significados arriba defi-
nidos y Hal representa un 4tomo de halégeno, eventuaimente
en presencia de aceptores de éoidos y eventualmente en pre-—
senolg de disolventes ¥ diluyentes, g temperaturag entre 0Oy
1202C, preferiblemente entre 20 .y 802¢.
4= Procedimiento segin la reivindicacién 1,
caraoterizado porque como disolvente se empleg preferiblemen~
te benoeno, tolueno o xileno. S
3.~ Procedimiento segln lg reivindicacidn 1, ca-
racterizado porque como aceptor de fcido se emplea preferi-

blemente carbonato o hidréxido de sodio 0 potasio.

4.~ Proeedimiento para la obtencién de é&steres }

B .
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-fosfénicos; -ﬁionofoaféricoa y -tionofosfénicos, ~tiolfos-
féricos y ~tionotiolfosféricos, tal y como queda sustancial-
mente deserito en la presente Memoria. '
Esta Memoria conste de 115 hojas escritas a mé~
quina por una sola cera. : 0 A6y, 197 .
Madrid,
BAYER AKTIENGESELLSCHAFT.

do GBEET LUAZ0 Y hibiar

P Flrenados L, Guets Forutudys
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