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MEMORIA DESCRIPTIVA
E l presente invento se refiere a productos con 

actividad nematocida. Mas concretamente, e l invento se re­
fiere  a l empleo de derivados de 1 , 3, 5-oxatiacina en la  lu­

cha contra los nemátodos.
Como se sabe, los nemátodos son gusanos que in­

fectan e l terreno y que se establecen en las raíces de las 
plantas produciendo la  formación de galerías. Contra estos 

infestantes so han utilizado diversos medios para combatir­
los. Así,pues, por ejemplo, en la  patento estadounidense 
ns 3.217.037 so describe una clase de carbamidas, entre las 

cuales la más interesante es la que tiene la fórmula:

CU,< -3
CH.-C-CH-NO-C-NE-CHO t K 3

SCĤ  0

que es activa contra los nemátodos. También el 1, 2-dibromo- 
- 3-cloro-propano (Fumagone y Nemagon), utilizando como fu­
migante, está dotado de actividad nematocida. Otros nematoci 

das con los esteres de ácidos tiofosfóricos ta le s como e l 
áster O-O-dietiüco del ácido 0- 2-piracinil-tiofosfórico 

(Nemaf os).
Sin embargo, estos mematocidas no son bien tole­

rados por todos los cultivos, o su acción es bastante breves 
además exhiben una toxicidad bastante elevada para los ani­
males de sangre caliente.

En la  solicitud de patente ita lian a de la peti­

cionaria (solicitud de patente ita lian a nS 22039/A./73) se 
ha descrito una clase de derivados de 1, 3 ,5-oxatiacina de



la  fórmala general:

3

R
en la que

R representa un alquilo con un número de átomos 
de carbono comprendido entre 1 y 10, un arilo  
don un número de átomos de carbono comprendido 
entre 6 y 12 o un alquilar!lo? 

y Rg iguales o diferentes entre s í ,  pueden ser
átomos de hidrógeno y/o grupos de alquilo con 
1 a 10 átomos de carbono.

Ahora se ha descubierto, y este es e l objeto 
del invento, que los compuestos de la. fórmula general:

(en la que R es un arilo , eventualmente substituido,
R̂  y Rg iguales o diferentes entre s í  son H o CĤ ) 
tienen una actividad nematocida efectiva y están dotados 
de una baja toxicidad para animales de sangre caliente.

ran haciendo reaccionar un aldehido de la  fórmula general 
R-̂ -CHO y/o Rg-CHO con una tioamida a lifá t ic a  de la fórmula

t
R

Estos derivados de 1, 3 ,5-oxatiacina se prepa-
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5.

10.

. 15.

20.

25.

general R -  CNHg en presencia de un ácido fuerte 
S

no oxidante, o un ácido lewis, a temperaturas comprendidas 
entre -203C y- 1003c siguiendo la reacción:
R-CHO + R„ -  CHO + R CNĤJ. ¿ {! 2 —̂

S

H)
^ --- C -  0. H

2 /  \  /
----------- \  ^

C = N R̂
R

Más concretamente, cuando R es un fenilo substi­
tuido, los substituyentes aptos para impartir la  mayor ac­

tividad nematocida posible son los halógenos y los alqui- 
los inferiores y la posición de substitución es 4 o 3, 4 

cuando los substituyentes son 2.
la s oxatiacinas de este invento exhiben una toxi­

cidad que va de 300 a mas de 1000 mg/kg en las ratas, las 
cantidades de substancia, en partos por millón, a sor admi­
nistradas a l terreno pueden in iciarse a partir  do 1 ppm e 
i r  aumentándose.

la  administración puede llevarse a cabo esparcien­

do la  substancia activa en forma de soluciones o suspensio­
nes, cvontualmente en presencia de omulgentes, agentes ten- 
sioactivos y/u otros pesticidas y/o herbicidas y/o f e r t i l i ­

zantes, a si como esparciendo dicha substancias activas so­
bre e l terreno en estado sólido eventualmente soportándolas 
o mezclándolas con otras substancias que se desee adicionar.



Aigunag oxatiacinas que han proporcionado buenos 

resultados son:
4- fenil-6-H-l,3 , 5-oxatiacina (marca de la peticionaria 

Dim 2434),
4-fenil-2-metil-6-H-l,3,5-oxatiacina (marca DIRE 2538), 
4-(p .to lil)-6-R -l, 3,5-oxatiacina (marca DIRE 2656), 
4- (4-clorofenil)-6H-l,3,5-oxatiacina (marca DIRE 2635),
4-(4-metoxifenil)-6H-1, 3,5-oxatia ciña (marca DIRE 2657).

E l método de preparación para las oxatiazinas 

de este invento es sustancialmente e l descrito en la so­

licitud de patente italiana ns 22039 A/73 antes citada: 

reacción de tiobenzamida eventualmente substituida con 
acetilaldehido o formaldehido, en presencia de un ácido 
fuerte no oxidante o de un ácido Iewis, a temperaturas 
comprendidas entre -209 C y- +1009C.

Con e l fin  de ilu stra r  mejor e l invento se ofre­

cen los ejemplos siguientes:
BJEMPIO 1.
Preparación de 4(4-clorofenil)-6H-l,3,5-oxatiacinas.

A una. solución de 10,175 g (0 ,1  mol) de N-hidro- 

ximetil-p-clorotiobenzamida y 3 g (igual a 0 ,1  mol de CHg) 
de para-formaldehido en 100 g de ácido acético se adicio­
na. a gotas una solución constituida por 235 g (0,24 moles) 
de ácido sulfúrico a l 100% en 50 g de ácido acético, man­
teniendo la temperatura a unos 159C. Después de agitar­
se durante 50 horas a 159 C se vierte la substancia bru­

ta en hielo, se alcaliniza con una solución de NaOH a l 
40%, manteniendo 1a. temperatura a unos 59C y luego se ex­
trae con éter etílico .



5.

10.

15.

20.

Luego se lava e l  extracto etéreo con HClgN a 
unos 5SC y se alcalin iza la  solución ácido acuosa a la  mis-* 
ma temperatura con una solucién a l 40% de NaOH y se ex­

trae con éter e tílico . B1 extracto etéreo, evaporado has­

ta  sequedad, deja un producto solido con un punto de 

fusión ( p . f . ) de 513-5^0, reconocido en base a l an álisis 
elemental, a partir de espectro de IR, mediante la prue­

ba de RMN (resonancia magnética nuclear) y mediante es- 

pectrofotometiía de masa como una 4-(4-clorofenil)-6H- 

- 1, 3 , 5-oxatiacina de la  fórmula:

.CH

3
\

0

N

\
/

C1

EJEMPLOS 2 y .1:
Preñara ciónide 4-(p.-t,o.lil)- y 4r.(4'

Siguiendo e l mismo procedimiento quo e l del ejem­
plo 1, haciendo reaccionar con paraformaldehido respecti­
vamente N-hidroximetil-tolilbenzamida y N-hidroximetil-p- 

-metoxibenzamida, se obtiene: 4-(p.tolil)-6H -l,3,5-oxatia­
cina con un punto de fusión = 55S-56SC y rendimiento del 
4 ^  y 4 (4-meioxifenil)-6H-l,3,5-oxatiacina con punto de 

fusión = 663 a 6730 y con rendimiento del 22, 5%.
25.



El análisis elemental, e l espectro de infrarrojo, 
la. espectrofotometría de masa y la HMN confirman la fo r­

mula..

EJEMPLO 4.

Prueba para determinar la actividad nematocida sobre 
Meloidogyne incógnita Chitwood (lylenchida. Heteroderidae).

Se mezclo tierra, de campo y arena infestada con 
la  adición de raíces desmenuzadas de tomatera sobre las 
que se había desarrollado M incógnita durante unos 3 me­

ses, en una relación volumétrica de 1 : 1.-
Por medio de una mezcladora mecánica se espar­

ció uniformemente en 1 kg de terreno 100 ce de solución 
hidroacetónica (acetona a l 20%, vo l/vd ) de la oxatiaci- 
na estudiada. Luego se distribuyó esta tierra en tiesto s 
de material plástico (con fines de control se llenó un 

tiesto  con tierra  dotada de las mismas características e 
igualmente infestada, pero sin nematocidas) con una capa­
cidad de unos 800 cc. Al cabo de 5 días se transplantaron 

a cada uno de estos tiestos 5 pequeñas tomateras de unos 

15 cms. de alto.
Después de 14 días del transplanto se examina­

ron las raíces de las tomateras, extraídas del terreno, 
para determinar e l  grado de infestación por medio de la 
cuenta del número de galerías que habían formado en éstas.
La actividad nematocida se expreso según una escala de ac­
tividad que va áe O a 5 , en donde 0 indica que no ha habi­
do reducción del ataque de la peste, o sea, que las plan­

tas no pueden distinguirse de la planta testigo , mientras 
que 5 indica que no ha habido formación do galerías (acti-
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5

vidad to ta l).
la  temperatura se mantuvo a 233C + 13c, mantenién­

dose la  humedad relativa a 60+%+ la iluminación se obtuvo 
con tubos fluorescentes de 2500 lux. El fotoporiodo fue de 
17 horas. Los resultados se exponen en la Tabla I  que sigue:

TABLA I
Actividad nematocida de los compuestos del invento sobre 

tomateras infestadas con Meoloidogyne incógnita Chitwood.

10. Producto do 
fórmula:

Dosis Acti-
R-CH - 0. H

§/ \  / p.p.m. vidad
s ^ ,c R R̂ R

\  /  \ 1 2
C -  N

R
15. nombre:

D1RI 2434 C H - H H 20 56 5
DIRI 2538 C A - H CH 100 55 5 3 20 4-5
D1RI 2656 PCK3-C6B4- H H 20 5
DIRL 2635 p C l-C ^ - H H 20

4
5

4-5
20. DIRI 2657 pCR^o-Og**^** H E 20 5

Testigo — - *** -— 0

EJEMPLO 5.
Dotorminación do 1a. toxicidad aguda de D3L- mediante

administración oral a ratas de un grupo de productos 

25. con actividad nematocida segán e l  invento.
A) Metodología:

Animal de prueba: rata albina, raza Wistar 50% machos



y 50% hembras, con un peso de 100 gramos cada unos 

10 animales para cada dosis. Las ratas, después de 

permanecer encerradas durante cierto tiempo, se 

mantuvieron sin alimento desde 6 horas antes a 2 

horas después del tratamiento y a. continuación se 
sometieron a observación durante 10 días, durante 

ouyo tiempo se alimentaron con pienso calibrado en 

pellas y con agua ad libitum.
El tratamiento se llevó a cabo introduciendo en 

e l estómago cantidades pre-establecidas del producto 
bajo examen por medio de una sonda gástrica conectada 

a una jeringa de precisión.
Sobre la base de la  mortalidad porcentual obteni­

da con diversas dosis después de 10 días se calculó la 
^ 5 0  y a . . s t s b l .c i6 la  iK alinaciá. da la linca ra.^a 
de regresión con los límites fiduciarios según e l mé­

todo estadístico de Iichtficld  y Wilcoxon.
B) Resultados:

DIRI 2434 -  Dlt-Q mg/kg 650, limites fiduciarios inferior
y superior con un nivel de probalidad de error

del 5%, 575-734. La prueba se efectuó sobre 40
ratas, 50% machos y 50% hembras.

DIRI 25 38 - D I^ mg/kg 655, límites fiduciarios inferior
y superior con un nivel de propabilidad de error

del 5%; 5O3-8OO. La prueba se llevó a cabo sobre
40 ratas, 50% machos y 50% hembras.

DIRI 2635 -  DI,.Q ng/kg mas do 500. La prueba se llevó
a cabo sobre 20 ratas, 50% machos y 50% hembras.

DIRI 2656 -  DI ng/kg superior a 1000. La prueba se 50
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llevó a cabo sobre 20 ratas, 50% machos y 50% hembras. 

DIRE 2657 - alrededor de 900. la prueba se
llevó a cabo sobre 40 ratas, 50% machos y 50% hem­

bras.

REIVINDICACIONES

Descrito e l  objeto del presente invento, se de­

claran nuevas y de propia invención las siguientes reivin­

dicaciones, con prioridad de la solicitud de patente i t a ­

liana ns 25367 A/74 del 19 de Ju lio  de 1974.
1. Un procedimiento para la preparación de oxa- 

tiacinas nematocidas , de la  fórmula general
H

^2 / C
S
\

ct
R

0 H
\  /

C
/  \

N

en la que
R es un arilo , eventualmente substituido, 
y Rg, iguales o diferentes entre s í ,  son H, o CĤ , 

que constituyen la materia activa para la  formulación de 

composiciones nematocidas líquidas en soluciones superio­
res, eventualmente en presencia de emulgentes, o sólidos 
de extensión, en unión de compuestos vehiculares adecuados, 
caracterizado porque se hace reaccionar un aldehido de la 
fórmula general R̂ CHO y/o R̂ CHO (en donde R̂  y R̂  iguales 
o distintos, son H o alquilos con 1 a 10 átomos de C) con 
una tioamida a lifá t ic a  de la fórmula general R -  c - NIELH ¿



- l l -

íen donde R es un alquilo de + C ^, un arilo  de o 

o un alquil-arilo) en presencia de un ácido fuer­
te no oxidante o de un ácido lewis, a una temperatura com­

prendida entre -209c y 1003C a lo sumo.

5. 2. Un procedimiento, según la  reivindicación 1,
caracterizado porque en su realización se seleccionan 

preferentemente, en conceptos de substancias activas de 

la fám ula general citada, aquellos compuestos en que el 
substituyante R representa fenilo, p-tolilo , p-clorofañilo 

10. á p-metoxifenilo, siendo R̂  y Rg hidrogeno, o también
cuando R representa fenilo y e l substituyante en posición 
2 es metilo.

3. Un procedimiento para la preparación do pxa- 
tiacinas nematocidas.

Según se describe y reivindica en la. presente 

memoria descriptiva que consta de 11 páginas foliadas y 
escritas a máquina por una sola de sus caras.

Madrid, a 17 Ju lio  1975
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