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La presente invención se refiere a un pro­
cedimiento para preparar nuevos ásteres de ácidos lepidino(tio- 
no)(tiol)-fosfóricos-(fosfónicos), que tienen propiedades in­
secticidas, particularmente contra insectos habitantes en el 
suelo, y fungicidas.

Ya es conocido que determinados derivados 
fosforilados de oxiquinolinas, por ejemplo esteres de ácidos 
alquil--o arilfosfónicos o alquil- o ariltiofosfónicos de las 
5- y 8-oxiquinolinas, tienen un efecto insecticida (Patente 
Norteamericana na 3.284.455).

Ahora se ha encontrado que los nuevos 
ásteres de ácidos 1epidino-fosfóricos, -tiolfosfóricos, -tip- 
nofosfóricos, -tionotiolfosfóricós¡ -fosfónicos y -tionofosfó- 
nicos de la fórmula general

en la cual R^ representa alquilo o alcoxi, cada uno con 1 a 6 
átomos de carbono, el radical fenilo o n-propilmercapto, mien­
tras que Rg significa un grupo alquilo de bajo peso molecular 
con 1 a 6 átomos de carbono y X cloro o hidrógeno, tienen un 
excelente efecto insecticida.

Además se ha encontrado que los nuevos ásteres
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de ácidos lepidino-fosfóricos, -tiolfosfóricos. -tionofosfóricos, -tiono- 

tiolfosfóricos, -fosfónicos y -tionofosfónicos de la constitución ( I ) son 

obtenidos, si halogenuros de ásteres de ácidos fosfóricos, tiolfosfóricos, 

tionofosfóricos, tionotiolfosfóricos, fosfónicos y tionofónico$, respecti­

vamente, de la fórmula

R i .  ?<s>

P-Cl
( H )

en la cual

Rl y Rg tienen los significados arriba definidos,

se hacen reaccionar con derivados de hidroxi-lepidina de la fórmula

en la cual

X tiene el significado arriba definido,

en forma de sus sales alcalinas, alcalínotérreas o de amonio, 

o en presencia de aceptores de ácidos.

Sorprendentemente, los ásteres de ácidos 

lepidino-fosfóricos, -tiolfosfóricos, -tionofosfóricos, rtionotiolfosfóri­

cos, -fosfónicos y -tionofosfónicos según la invención, tienen un efecto 

contra insectos atacadores de las hojas de plantas e insectos habitantes 

en el suelo, superior a aquel de compuestos anteriormente conocidos de
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una constitución análoga y de igualorientacion.de actividad. Además, 

muestran también una eficacia fungicida, especialmente contra la costra 

del manzano. Por consiguiente, las nuevas sustancias constituyen un 

verdadero enriquecimiento de la técnica! Además, contribuyen a reducir' 

la gran necesidad de sustancias activas siempre nuevas en la tarea de la 

lucha contra las plagas. Esta necesidad proviene del hecho de que a los 

productos que se encuentran en el comercio, justamente también en aten­

ción a cuestiones de la protección del medio ambiente, se imponen exi­

gencias cada vez más severas, tales como por ejemplo una b^ja fitotoxi* 

cidad y toxicidad para animales de sangre caliente, una rápidp descompo­

sición en y sobre las plantas en tiempos breves de carencia, una eficacia 

contra parásitos resistentes.

Si, como sustancias de partida, se emplean 

cloruro de éster de ácido fenil-O-etil-tionofosfónico y (6)-hidroxi-2-cloro- 

lepidina (4), el desarrollo de la reacción puede sér representado por el 

siguiente esquema de fórmulas:



Las sustancias de partida están terminante­

mente definidas en forma general por las fórmulas ( II) y ( 'fll).

Sin embargo, en la fórmula ( II ), R̂  y Rg 

representan preferiblemente radicales alquilo de cadena recta o ramifi­

cada cada uno con 1 a 3 átomos de carbono; Ri representa alemas prefe­

riblemente fenilo.

Como ejemplos de halogenuros de ásteres de 

ácidos fosfóricos, tiolfosfóricos, tionofosfóricos, tionotiolfosfóricos, 

fosfónicos y tionofosfónicos, en detalle, sean mencionados:

Cloruros de ásteres de los ácidos O, O-dietil-, O, O-dimetil- y 

O-etil-S-n-propil-fosfóricos y -tionofosfóricos, y metil-, efil- y fenil- 

O-etil-fosfónicos y -tionofosfónicos.

Los halogenuros de ásteres de ácidos fosfóri­

cos, tiolfosfóricos, tionofosfóricos, tionotiolfosfóricos, fosfónicos y tio­

nofosfónicos ( II) son conocidos y fácilmente preparables según métodos 

usuales, lo mismo que los derivados de oxi-lepidina ( III), por ejemplo 

la 6-hidroxi-2-cloro-lepidina (4) que puede ser obtenida por ciclización 

de anisidina de áster de ácido acetoacático.

El procedimiento para la producción de los 

nuevos ásteres de ácidos lepidino-fosfóricos, -tiolfosfóricos, -tionofos­

fóricos, -tionotiolfosfóricos, -fosfónicos y -tionofosfónicos { I ) es rea­

lizado preferiblemente con el empleo concomitante de disolventes y dilu- 

yentes apropiados. Como tales entran en consideración prácticamente to­

dos los disolventes orgánicos inertes. A éstos pertenecen particularmen­

te hidrocarburos alifáticos y aromáticos eventualmente clorados, tales
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como benceno, tolueno, xileno, bencina, cloruro de mettleno, clorofor­

mo, tetracloruro de carbono, clorobenceno; éteres, por ejemplo éter 

dietílico, éter dibutílico, dtoxano; además, cetonas, por ejemplo acetona, 

metiletil-, metilisopropil- y metilisobutilcetona; además, nitrilos, tales 

como acetonitrilo y proptonttrtlo.;

Como aceptores de ácidos pueden encontrar 

aplicación todos los usuales agentes hgadores de ácidos. Comprobaron 

ser particularmente eficaces carbonatos y alcoholatos alcalinos, hidró- 

xidos de álcali, tales como carbonatos,mediatos o etilatos de sodio y de 

potasio; además, aminas alifáticas, aromáticas o heterocíclicas, por 

ejemplo, trietilamina, dimetilamina, dimetilanilina, dimetilbencilamina' 

y piridina.

La temperatura de reacción puede variar dentro 

de un margen amplio. Por lo general, se trabaja entre 20 y 80°, preferi­

blemente a 35-55°C. _

a la presión normal.

La reacción es llevada a cabo generalmente

Para la realización del procedimiento, en la 

mayoría de los casos, se aplican las sustancias de partida ep relaciones 

equimolares. Un exceso de uno u otro de los componentes no aporta ninguna 

ventaja esencial. La reacción es llevada a cabo preferiblemente en presen­

cia de uno de los precitados disolventes, a sí como eventualmente en pre­

sencia de un aceptor de ácidos, a las temperaturas indicadas; después de 

una agitación durante varias horas, eventualmente bajo calentamiento, la ' 

mezcla de reacción es filtrada y la mezcla es distribuida en agua, con lo
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que el producto de reacción se precipita que entonces es elaborado y 

purificado en forma usual.

Los compuestos según la invención se presten- 

tan Como aceites y pueden ser caracterizados por su índice de refrac­

ción.

Como ya se ha mencionado varias veces, los 

nuevos esteres de ácidos lepidino-fosfóricos, -tiolfosfóricos, -tionofos- 

fóricos, -tionotiolfosfóricos, -fosfónicos y -tionofosfónicos se distinguen 

por una eficacia insecticida sobresaliente contra parásitos dp plantas, 

teniendo un buen efecto contra insectos tanto chupadores como devorado- 

res. También tienen un buen efecto contra parásitos antihigiénicos y de 

provisiones.

Por estas razones, los compuestos según la in­

vención son aplicados con buen resultado como parasiticidas^ sobre todo, 

en el sector de la protección de plantas.

Las sustancias activas según el invento, pre- 

parables y aplicables según el invento, a una buena tolerabilidad por las 

plantas y a una favorab le toxicidad para animales de sangre caliente, se 

prestan para combatir todos o ciertos de los estados de desarrollo normal­

mente sensibles y resistentes,con inclusión de los preembriqnales, de ar­

trópodos (nematodos), hongos fitopatógenos, en cuanto son cpnocidos como 

parásitos, respectivamente agentes patógenos, en la agricultura, en la 

silvicultura, en el sector de la protección de provisiones y materiales así 

como de la higiene.

25 A los parásitos de la agricultura, de la silvicul-
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1 tura, así como de provisiones y materiales y antihigiénicos pertenecen:

del género de isópodos, por ejemplo Oniscus asellus, Armadiilidum 

vulgare, Porcellio scaber

del género de diplópodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus 

5 del género de chilopodos, por ejemplo Geophilus carpophagus,

Scutigera spec.

del género de simphyla, por ejemplo Scutígerella immaculata

del género de arácnidos, por ejemplo Scorpio maurus, Latrodectus mac-

tans,

10 del género de ácaros, por ejemplo Acarus siró, Argas reflexus,

Ornithodoros moubata, Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, '

Phyllocoptruta oleivora, Boophilus mtcroplus, Rhipicephalus evertsi, 

Sarcoptes scabiei, Tarsonemus spec. Bryobia praetiosa, Panonychus citri, 

Panonychus ulmi, Tetranychus telarius, Tetranychus tumidus,

15 Tetranychus urticae

del género de tisanuros, por ejemplo Lepisma saccharina 

del género de Collembola, por ejemplo Onychiurus armatus 

del género de ortópteros, por ejemplo Blatta orientalís, Periplaneta ame­

ricana, Leucophaea maderae, Blattella germánica, Acheta domestícus,

20 Glyllotalpaspec., Locusta migrotoriamigratorioidés, Melanoplusdiffe-

rentialis, Schistocerca gregaria

del género de dermápteros, por ejemplo Forfícula auricular^ 

del género de isópteros, por ejemplo Reticuiitermes spec. 

del género de anopluros, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Pemphigus 

25 spec., Pediculushumanuscorporis
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del género de tisanopteros, por ejemplo Herclnothrlpsfemoralls,

Thrips tabacl

del género de heterópteros, por ejemplo Eurygaster spec., Uysdercus 

¡ntermedlus, Piesma quadrata, Clmex lectularius, Rhodnius prolixus, . 

Tria toma spec.

del género de homópteros, por ejemplo Aleurodes brassícae,

Bemisía tabacl, Trialeurodes vaporariorum, Aphls gossypll, Brevlcoryne 

brassícae, Cryptomyzus rlbis, Doralís fabae, Doralls poml, Erlosoma 

lanlgerum, Hyalopterus arundlnis, Macroslphum avenae, Myzus ceras!, 

Myzus persicae, Phorodon humull, Rhopalosíphum padl, Empoasca spec. 

Euscelis bilobatus, Nephotettlx cincticeps, Lecaníum comí, Saissetla 

oleae, Laodelphax strlatellus, Nilaparvata lugens, Aonidlella aurantii, 

Aspidiotushederae, Pseudococcusspec., Psyllaspec. 

del género de lepidópteros, por ejemplo Pectinophora gossypíella, 

Bupalus piníarius, Cheímatobla brumata, Líthocolletís blancardella, 

Hyponomeuta padella, Plutella macullpennls, Malacosoma neustría, 

Euproctís chrysorrhoea, Lymantrta spec., Bucculatrix thurberíella, 

Phyllocnístíscítrella, A grotlsspec., Euxoaspec., F eltíasp ec.,

Eárías insulana, Heliothís spec., Laphygma exigua, Mamestra brassícae, 

Panolis flammea, Prodenialitura, Spodopteraspec., Trichoplusianl, 

Carpocapsapomonella, P ier issp ec ., C hilospec., Pyraustanúbllalls, 

Ephestia kühniella, Gallería mellonella, Cacoecla podana, Capua retícula- 

na, Chorístoneura fumlferana, Clysla ambiguellá, Homona magnánima, 

Tortrlx viridana,

del género de coleópteros, por ejemplo Anoblum punctatum,

RhízopeiAia dominica, Bruchidlus obtectus, Acanthoscelides obtectus.



Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, 

Phaedoncochleariae, Diabroticaspec., Psylliodeschrysocephala, 

Epilachna varivestis, Atontaría spec., Oryzaephílus surinamensis, 

Anthonomusspec., Sitophilus/épec., Otiorrhynchussulcatus,

Cosmopolítes sordidus, Ceuthorrhynchus assim ilis, Hypera postica, 

Dermestos spec., Trogodermaspec., Anthrenus spec., Attagenus spec., 

Lyctusspec., M eligethesaeneus,, Ptinusspec., Níptusholaleucus, 

Gibb.iumpsylloides, Tríbolíum spec., Ténebriomolitor, A griotesspec., 

Conoderus spec., Melolontha melolontha, Amphimallus solstjtialis, 

Costelytra zealandica

del género de himenópteros, por ejemplo Dípríon spec., Hop^ocampa , 

spec., L asiusspec., Monomoríumpharaonis, Vespa spec. 

del género de dípteros, por ejemplo Aédes spec., Anopheles spec., 

Culexspec., Drosophilamelanogaster, Musca domestica, Fanniaspec., 

Stomoxyscalcitrans, Hypodermaspec., Bibiohortulanus, Oscinella 

frit, Phorbia spec., Pegomyia hyoscyami, Calliphora erythrpcephala, 

LucHiaspec., Chrysomyiaspec., Ceratítiscapitata, Dacuspleae,

Típula paludosa

del género de sifonáperos, por ejemplo Xenopsylla cheopis.

Las sustancias activas pueden ser elaboradas 

en las formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones, polvos 

arrojables, suspensiones, polvos, preparados de espolvorear, espumas, 

pastas, polvos solubles, granulados, aerosoles, concentrados de suspen­

sión-emulsión, polvos desinfectantes de semillas, sustancias naturales y 

sintéticas impregnadas con sustancias activas, encapsulaciones finísimas



en sustancias polímeras y en envolturas para semillas; además, en for­

mulaciones para dispositivos de fumigación, tales como cartuchos, latas, 

espirales y similares de fumigación, así como formulaciones de nebuliza­

ción en frío y en caliente de volumen ultrabajo.

Estas formulaciones son producidas en forma 

conocida, por ejemplo por mezclamiento de las sustancias activas con 

diluyentes, vale decir, disolventes líquidos, gases licuados puestos bajo 

presión y/o vehículos sólidos, eventualmente con el empleo de agentes 

tensioactivos, vale decir, emulsivos y/o agentes dispersantes y/o agentes 

espumantes. En el caso de la utilización del agua como diluyente, pueden 

emplearse por ejemplo también disolventes orgánicos como disolventes au­

xiliares.

Entran en consideración esencialmente, como 

disolventes líquidos; hidrocarburos aromáticos, tales como xileno, tolueno, 

b enceno o alquilnaftalenos; hidrocarburos aromáticos o alifáticos clorados, 

tales como clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de metileno; hidrocar­

buros alifáticos, tales como ciclohexano, o parafinas, por ejemplo frac­

ciones de aceite mineral; alcoholes, tales como butanol o glicol, a sí como 

sus éteres y esteres; cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metil- 

isobutilcetona o ciclohexanona; disolventes fuertemente polares, tales 

como dimetilformamída y sulfóxido de dimetilo, a sí como agua; como dilu­

yentes o vehículos gaseosos licuados: tales líquidos que a la temperatura 

normal y a la presión normal son gaseosos, por ejemplo gases impelentes 

de aerosoles, tales como hidrocarburos halogenados; como vehículos sóli­

dos: minerales naturales molidos, tales como caolines, arcillas, talco,
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1 creta, cuarzo, attapulguita, montmorillonita, o tierra de diatomeas, o

minerales sintéticos molidos, tales como ácido silícico altamente dis­

perso, óxido de aluminio y silicatos; como emulsivos y agentes espuman­

tes; emulsivos no ionógenos y aniónicos, tales como esteres de polioxieti-

5 leño y ácidos grasos, éteres de polioxietileno y alcoholes grasos, por

ejemplo éteres alquilaril-poliglicólicos, sulfonatos alquílicos, sulfatos al*- 

quíiicos y sulfonatos arílicos, así como hidrollzados de albúmina; como 

agentes dispersantes: por ejemplo lignina, lejías de desecho de sulfito y 

metilcelulosa.

10 Las sustancias activas pueden estar presentes

en las formulaciones en mezcla con otras sustancias activas conocidas.

Por lo general, las formulaciones contienen 

entre 0, 1 y 95 %, preferiblemente entre 0, 5 y 90 % en peso de sustancias 

activas.

15 Las sustancias activas pueden ser aplicadas

como tales, en forma de sus formulaciones o como formas de aplicación 

preparadas de las últimas. La aplicación es efectuada en forma usual, por 

ejemplo rociada, pulverización, nebulización, espolvoreo, esparcimiento, 

fumigación, gasificación, riego, desinfección o incrustación.

20 En las preparaciones listas para el pso, las

concentraciones de la sustancia activa pueden variar dentro de límites am­

plios. Por lo general, están entre 0,0001 y 10 %, preferiblemente entre 

0 , 0 1 y l % .

Las sustancias activas pueden ser epnpleadas

25 con buen resultado también en el llamado procedimiento de aplicación de

4
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volumen ultrabajo, donde es posible aplicar formulaciones de hasta un 

95 % de sustancia activa o la sustancia activa sola al 100 %.

En la aplicación, cont'ra parásitos antihigiéni-" 

eos y de provisiones, las sustancias activas se distinguen por un efecto 

residual excelente sobre madera y arcilla, asi como por una buena resis­

tencia a álcalis sobre bases encaladas.

Ejemplo A.

Ensayo con Drósophila

Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emul'sivo: 1 parte en peso de éter alquilar ílpoliglicólico.

Para obtener una preparación adecuada de sus­

tancia activa, se mezcla una parte en peso de la sustancia activa con la 

cantidad indicada del disolvente y con la cantidad mdicaua del emulsivo, 

y se diluye el concentrado con agua hasta la concentración deseada.

Mediante una pipeta, se aplica 1 cm3 de la pre­

paración de sustancia activa a un disco de papel para filtrar de 7 cm de 

diámetro. Se coloca este disco en estado mojado sobre la abertura de un 

recipiente de vidrio, en el cual se encuentran unas 50 drosófilas (Droso- 

phila melanogaster) y se lo cubre con una placa de vidrio.

Al cabo de los tiempos indicados, se determina 

la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas todas las mos? 

cas, mientras que 0 % significa que no fuá matada ninguna mosca.

Las sustancias activas, sus concentraciones, los 

tiempos de evaluación y los resultados, constan en la siguiente tabla:
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T a b l a  1.

(Ensayo con Drosophlla)

Sustancia concentración grado de destrucción
activa de la sustancia en %

. ' . - _ . activa en % al cabo de 1 día

(conocida)

(conocida)

CU.

r  i )
f

S
t!

O-P
OCgHg

*^-OC2H5

0, 1 
0,01

0, 1

0, 1 
0,01

40
0

100
100
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T a b l a  1. (continuación) 

(Ensayo con Drosophila)

Sustancia 
activa .

concentración 
de la sustancia 
activa en %

0, 1 
0, 01

0, 1
0,01

0, 1
0,01

grado de destruccton 
en % ...

al cabo de 1 dta '

100
100

100
100

100
100
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Ensayo con Plutella

Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulsívo: 1 parte en-peso de éter alquilaril-poliglicólicp

5 Para obtener una preparación adecuada de

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

la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emülst- 

vo, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentración deseada.

La preparación de sustancia activa es rocía­

lo da sobre hojas de col (Brassica olerácea) hasta su mojadura al grado

de formación de rocio, y sobre las mismas se colocan orugas del ara-r 

huelo de las coles (Plutella maculipennis).

Al cabo de los tiempos indicado^, se determi­

na la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas todas las 

15 orugas, mientras que 0 % significa que no fue matada ninguna oruga.

Las sustancias activas, sus concentraciones, 

los tiempos de evaluación y los resultados constan en la siguiente tabla:

i Ejemplo B.

4
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T a b 1 a 2.

Sustancia
activa

(Ensayo con Plutella)

concentración 
de la sustancia 
activa en %

grado de .. 
destrucción en % 
al cabo de 3 días

. 0 , 1
0,01

100
o

(conocida)

0,1
0,01

100
100

0, 1
0,01

0,1
0,01

C1

100
100

100
100



Ensayo con Tetranychus (resistente)

Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulstvo: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico

5 Para obtener una preparación adecuada de sus­

tancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia activa con la can­

tidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada del emulslvo, y 

se diluye el concentrado con agua hasta la concentración deseada.

La preparación de sustancia activa es pulveri- 

10 zada sobre plantas de judías (chauchas) (Phaseolus vulgaris).de una altura

de 10 a 30 cm. hasta su mojadura al grado de formación de gotas. Estás 

plantas de judias (chauchas) están fuertemente atacadas pop todos los es­

tados de desarrollo del acaro hilador común o del acaro hilador de la judia 

(chaucha) (Tetranychus urticae).

15 Al cabo de los tiempos indicados, se determina

la destrucción en %, significando 100 % que fueron matados todos los ácaros 

hiladores, mientras que 0 % significa que no fuá matado nipgun acaro hila­

dor.

Las sustancias activas, sus concentraciones,

20 los tiempos de evaluación y los resultados constan en la siguiente tabla:

- 1 8  -

1 Ejemplo C.

4
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T a b l a  3.

(Ensayo con Tetranychus)
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Ensayo de concentración límite /  insectos habitantes en el suelo 

Insecto de ensayo; Cresas de Phorbia antiqua en el suelo 

Disolvente: 3 partes; en peso de acetona

Emulsivo- 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólicc'

j Para obtener una preparación adecuada de 

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

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

sivo y se diluye el concentrado con agua hasta la concentración deseada.
i

Se mezcla la preparación de sustancia activa 

íntimamente con tierrsj. En esto, la concentración de la sustancia activa 

en la preparación no tijene prácticamente ninguna importancia, decisiva 

es tan solo la cantidad en peso de la sustancia activa por unidad devolu-
t

men de la tierra, cuya cantidad se indica en ppm (= mg/litro). Se intro?

duce la tierra en macetas y se dejan éstas en reposo a la temperaturaí
ambiente.

Ejemplo D.

} Al cabo de 24 horas, se introducen los animales 

de. ensayo en la tierra tratada y, al cabo de otros 2 a 7 días, se determina 

en % el grado de efecto de la sustancia activa, contándose Ips insectos 

de ensayo muertos y vivos. El grado de efecto es de un 100 %, si todos 

los insectos de ensayo fueron matados, y es de un 0 %, si sigue viviendo 

todavía un número de insectos de ensayo exactamente igual que en la tierra 

testigo no tratada.

Las sustancias activas, sus cantidades de apli­

cación y los resultados constan en la siguiente tabla:
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T & b 1 a 4.

Sustancia 
* activa

(Ensayo con insecticidas en el suelo /  cresas de Phorbia antigua en el suelo)

grado de destrucción en % " 
a una concentración de la sustancia 
. - activa de 10 pprp

(Conocida)

OCgHg
100

100



T a b 1 a 4. (continuación)

(Ensayo con insecticidas en el suelo /  c re sas  de Phorbia antigua en el suelo)

Sustancia
activa

grado de destrucción en % 
a una concentración de ta sustancia 

. activa de 10 ppm_________

100

100

100
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T a b l a  4. (continuación)

(Ensayo con insecticidas en el suelo /  c re sas  de Phorbia antigua en el suelo)

Sustancia
activa

grado de destrucción en % 
a una concentración de la sustancia 

activa de 10 ppm

100

100

100

100
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Mjomplo I.

Kjemplos de Preparación

32 g (0, 2 moles) de 6-hidroxi-lep;dina (4) 

^"preparada según Khimiya Geterotsiklicheskikh Socdinenii, No. 4, 

páginas 509-514 (1971)_/ son suspendidos en 200 mi de ucetonitrilo y < 

mezclados a 60°C con una solución de 8 g (0 2 moloc) de hidróxído de 

sodio en 8 mi de agua. Subsiguientemente se agita la mezcla durante me­

dia hora a 60°C y se le agregan a esta temperatura 38 g (0, 2 moles) de 

cloruro de áster de ácido metil-O-etil-tíonofosfónico. Se calienta la mez­

cla de reacción durante 3 horas a 70°C y se la agita durante la noche a 

la temperatura ambiente. Después de separarse por filtración el cloruro 

de sodio precipitado, se recoge el filtrado en cloroformo, se lava la solu­

ción clorofórmica con hidroxido de sodio 2-normal y subsiguientemente 

con agua hasta la reacción neutra; se separa la fase de disolvente y se la 

deshidrata, se elimina el disolvente por destilación y se somete el pro­

ducto de reacción a una destilación inicial bajo presión reducida. Para la 

eliminación total del piroóster formado concomitantemente, ,se recqge el 

producto de reacción en éter y se lo precipita, por introducción de ácido 

clorhídrico, como hidrociururo. La sal precipitada es recogida por suc-
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cLon, disuelta en agua; la solución es ajustada con hidróxido de sodio 

2-normal a la reacción débilmente alcalina, es recogida en cloroformo y 

lavada con agua hasta la reacción neutra. Después de la separación de la 

capa acuosa,'se deshidrata la capa orgánica y se elimina el disolvente. 

Queda el áster de ácido m etil-0-etil-0-^4-lepidin  (6)-il"/-t¡onofosfónico 

como en aceite claro con un rendimiento de 26 g (46 % de la teoría); el 

producto tiene el índice de reacción n ^  : 1, 5955.

En forma análoga a la descripta en el Ejemplo 

1,. se preparan los siguientes compuestos:

10

25
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Mjcmplo 
No.

constitución rendimiento 
(% de la teoría)

68 ,5

datos fisicos 
(indipe de refracción)

n^^:  1,5384 
i)
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Hjcmplo
No.

10

constitución rendim iento 
(% de la teoría)

datos fisicos 
(indice de refracción),

64 n2^ 1,5922
n

12

O

0-P(0CHg)g

13

14

50

58

76 22
Mp : 1,5819

4
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1 Descrita suficientemente la naturaleza del
invento, asi como la manera de realizarse en la practica, de­
be hacerse constar que las disposiciones anteriormente indi­
cadas son susceptibles de modificaciones de detalle en cuanto 

5 no alteren su principio fundamental.

REIVINDICACIONES

10

15

20

1.- Procedimiento para preparar ásteres de 
ácidos lepidino(tiono)(tiol)-fosfóricos-(fosfónicos), de fór­
mula general

en la cual representa alquilo o alcoxi, cada uno con 1 a 6 
átomos de carbono, el radical fenilo o n-propilmercapto, mien­
tras que Rg significa un grupo alquilo de bajo peso molecular 
con 1 a 6 átomos de carbono y X cloro o hidrógeno; caracteri­
zado porque se hace reaccionar halogenuros de ásteres de áci­
dos (tiono)(tiol)-fosfóricos-(fosfónicos) de fórmula

cu nfsl

25 X
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1

5

10

15

en la cual R y R^ tienen los significados arriba definidos, 
con derivados de hidroxi-lepidina de fórmula:

CH3
,0H

( III )

en la cual X tiene el significado arriba definido, en forma de 
sus sales alcalinas, alcalinoterreas o de amonio, o en pre­
sencia de aceptores de ácidos, en disolventes orgánicos iner­
tes, a temperaturas entre 20 y 8osc, con preferencia entre 
35 y 55sc.

2.- Procedimiento para preparar esteres de 
ácidos lepidino(tion)(tiol)-fosfóricos-(fosfónicos), tal y como 
queda sustancialmentes descrito en la Presente Memoria.

Esta Memoria consta de 
máquina por una sola cara.

Madrid,

30 hojas escritas a

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT.

4
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