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La presente invención se refiere a nuevos ásteres y ! 
amidas-ásteres de ácidos 6-oxo-pirimidinilfosfárico, -tionofos \ 

fáricos, -tiolfosfáricos y -tionotiolfosfáricos y ásteres de
ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfánicos y -tionofosfánicos, a pro- j

¡cedimientos para su.producción y a su empleo como insecticidas [¡
y acaricidas. jl

Ya es conocido que ásteres 0,0-dialqdil-O-piriiaidiní-i 
licos del ácido tionofosfórico, por ejemplo el áster 0,0-dietil
-Q-/“2-metiltio- ó 2-isopropil-6-metil-pirimidin(4)ílico_7 ¿el
ácido tionofosfórico, tienen propiedades insecticidas y acari- í

i

cidas (compárense Patente suiza No. 321.868 y Patente alemana j
No. 910.652). !|

Ahora se ha encontrado que los nuevos ásteres y ami- ;
I

das-ásteres de ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfóricos, -tionofos-j 
fáricos, -tiolfosfáricos y -tionotiolfosfáricos y ásteres de ¡

iácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfónicos y -tionofosfánicos de fár- ; 
muía 2

2

en la cual representan 
R alquilo,
R -' alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilamino o fenilo,
R^ hidrógeno, alquilo, alcoxi, alquiltio o alquilamino, 
R^ alquilo o alquenilo,
R^ hidrógeno, alquilo o halógeno y



5

10

15

20

25

30

-  3

X oxígeno o azufre,
tienen un efecto insecticida y acaricida excelente. ;

Además se ha encontrado que se obtienen los ásteres 
y amidas-ásteres de ácidos 6—oxo—plrimidinil—fosfáricos, — uioncj 
fosfárico3, -tiolfosfáricos y -tionotiolfosfáricos y ásteres j 
de ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfánicos y -tionofosfánicos de 
la fármula (I), si halogenuros ásteres o halogenuros-amidas-ás 
teres respectivamente, de los ácidos fosfárico y tiol—, tiono— 
y tionotiolfosfárico, o halogenuros-ásteres de ácidos fosfáni- 
cos y tionofosfánicos, respectivamente, de fármula

en la cual
R, R 1 y X tienen los significados arriba indicados, y Hal re-i 
presenta halágeno, preferiblemente cloro, se hacen reaccionar' 
con 1,6-dihidro~4-hidroxi-6-oxo-pirimidinas de fármula j

en la cual
R2, R^ y R^ tienen los significados arriba indicados, 
eventualmente en presencia de un aceptor de ácido y eventual—
mente en presencia de un disolvente.

Sorprendentemente los ásteres y amidas—ásteres de i
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ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfóricos, -tionofosfóricos, -tiol- ¡ 
fosfóricos y -tionotiolfosfóricos y ásteres de ácidos 6-oxo-pi ; 
rimidinil-fosfónicos y -tionofosfónicos, muestran un efecto in­
secticida y acaricida mejor que los correspondientes ásteres ¡ 
0 ,0-dialquil-O-pirimidinílicos del ácido tionofosfárico ante- ; 
riormente conocido de constitución análoga y de igual orienta-j 
cián de actividad. Por consiguiente las sustancias segán la S 
presente invención representan un enriquecimiento real de la 
tácnica.

Si como materiales de partida, a título de ejemplo, ¡ 
se emplean el cloruro diáster O-etil-S-n-propílico del ácido ; 
tionotiolfosfórico y la 5-cloro-1,6-dibidro-4-bidroxi-1-metil- j

i

2-metiltio-6-oxo-pirimidina, el desarrollo de las reacciones 
puede ser representado por los siguientes esquemas de fórmulas::

II

las sustancias de partida a emplear están definidas ; 
en forma general por las fórmulas (II) y (III). En las mismas,; 
sin embargo, representan con preferencia:

i

R alquilo lineal o ramificado con 1 a 4 átomos de carbono; ¡ 
R^ alquilo lineal o ramificado con 1 a 3, alcoxi, alquiltio o j
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monoalquilami.no lineales o ramificados con 1 a 4 átomos de 
carbono por cadena alquílica, o fenilo;
hidrágeno, alquilo lineal o ramificado con 1 a 4, alcoxi c 
alquiltio lineales o ramificados con 1 a 3 átomos de carbo 
no, o dialquilamino con 1 a 3 átomos de carbono por cadena j 
alquílica;
alquilo o alquenilo con hasta 4 átomos de carbono por cade, i 
na alquílica, respectivamente alquenílica; 

r 4 hidrágeno, cloro, bromo, metilo o etilo y 
X azufre.

los ásteres y amidas-ásteres de ácidos 6-oxo-pirimi- 
dinil-fosfáricos, -tionofosfáricos, -tiolfosfáricos y -tiono- ji
tiolfosfáricos y ásteres de ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfáni- ;

i

eos y -tionofosfárdeos (II) a emplear como sustancias de par- ¡ 
tida, son conocidos y pueden ser preparados segán procedimien-

I
tos generalmente usuales descritos en la literatura. ■

Como ejemplos de los mismos, en detalle sean mencio- ‘
inados: j

los cloruros diásteres 0,0—dimetílico, 0,0—dietílico, 0,0—d—n— ¡ 
-propílico, 0 ,0-di-iso-propílico, 0,0-di-n-butílico, 0,0-di-iso|
butílico, 0,0-di-sec-butílico, O-metil-O-etílico, 0-metil-0-n- |

!
-propílico, O-metil-O-iso-propílico, O-metil-O-n-butílico, 0-me! 
til-O-iso-butílico, O-metil-O-sec-butílico, 0-metil-0-ter-butí-| 
lico, O-etil-O-n-propílico, O-etil-O-iso-propílico, O-etil-O-n-J

I
-butílico, O-etil-O-sec-butílico, O-etil-O-iso-butílico, 0-n- J 
-propil-O-butílico y O-iso-propil-O-butílico del ácido fosfári- 
co y los correspondientes tiono-análogos; además, !i
los cloruros-diásteres 0,3-dimetílico, 0,S-dietílico, 0,S-di-n—i
-propílico, 0,S-di-iso-propilico, 0,S-d-n-butílico, 0,S-d-iso— • 
butílico, O-etil-S-n-propílico, O-etil-S-iso-propílico, 0-etil-

-  5
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-S-n-butílico, O-etil-S-sec-butílico, O-n-propil-S-etílico, O - ; 
n-propil-S-etílico, O-n-propil-S-iso-propílico, O-n-butil-S-n-1 
-propílico y O-sec-butil-S-etilico del ácido tiolfosfdrico y 
los correspondientes tiono-análogos; además, los cloruros-áste-j 
res 0-metílico, 0-etílico, O-n-propílico, O-isopropílico, 0-n-■

i

-butílico, O-iso-butílico, O-sec-butílico y 0-ter-butílico de 
los ácidos metano-, etano-, n-propano, iso-propano-, n-butano-, 
iso-butano-, ter-butano-, sec-butano y fenil-fosfdnico y los 
correspondientes tiono-análogos; además,
los cloruros-ásteres-amidas O-metil-fT-metílico, 0-metil-H--etí- 
lico, O-metil-íT-n-propílico, O-metil-N-iso-propílico, 0-etil-N4 
-metílico, O-etil-N-etílico, O-etil-ÍT-n-propílico, O-etil-N-isci 
-propílico, O-n-propil-N-metílico, O-n-propil-N-etílico, 0-n- , 
-propil-N-n-propílico, O-n-propil-II-iso-propílico, 0-iso-pr-o- : 
pil-ll-metílico, O-isopropil-IT-etílico, 0-iso-propil-H-n-propí- ̂ 
lico, O-iso-propil-N-iso-propílico, O-n-butil-N-metílico, 0-n-1 
butil-II-etílico, O-n-butil-N-n-propílico, O-n-butil-N-iso-pro- : 
pílico, O-ter-butil-lí-metílico, O-ter-butil-ÍT-etílico, 0-ter- j 
-butil-N-n-propílico, O-ter-butil-N-iso-propílico, 0-iso-butil-? 
-N-metílico, O-iso-butil-IT-etílico, O-sec-butil-N-metílico y ;
0- ssc-butil-N-etílico del ácido fosfórico y los correspondien-iI
tes tiono-análogos.

las 1,6-dihidro-4-Mdroxi-6-oxo-pirimidinas (III) a 
emplear además como materiales de partida pueden ser prepara- ; 
das según procedimientos conocidos de la literatura. j

Como ejemplos de las mismas, en detalle sean mencio- :
i

nadas: i
i
i

1- metil-, 1-etil-, 1-n-propil-, 1-iso-propil-, 1-n-butil-, 1- jl
sec-butil-, 1-iso-butil-, 1-ter-butil-, 1-alil-, 1-buten (2) ilj

t

e 1-buten(3)il-1,6-diMdro-4-b.idroxi-S-oxo-pirimidina, además, j

-  6 -
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1-metil-5-cloro-, 1-metil-5-bromo-, l-aetil-5-metil-, 1-raetil-: 
5-etil-, 1-etil-5-cloro, 1-etil-5-bromo-, 1-etil-5-metil-, j 
1,5-dietil-,' 1-n-propil-5-cloro, 1-n-propil-5-bromo-, 1-n-pro-| 
pil-5-metil-, 1-propil-5-etil-, 1-iso-propil-5-cloro-, 1-iso- | 
—■oropil—5—bromo—, 1—iao—propil—5—metil—, 1—iso—propil—5—etil—, 
1-n-butil-5-bromo-, 1-n-butil-5-cloro-, 1-n-butil-5-metil-, 
1-n-butil-5-etil-, 1-iso-butil-5-cloro-, 1-iso-butil-5-bromo-,
1-iso-butil-5-metil-, 1-iso-butil-5-etil-, 1-sec-butil-5-cloro- 
1—sec—butil—5-bromo—, 1—sec—butil—5-motil—, 1—sec—butil—5—etil'-
1- alil-5-bromo-, l-alil-5-cloro-, 1-alil-5-metil-, 1-alil-5-
-etil-, 1-buten(2)il-5-bromo, 1-buten(2)il-5-cloro-, 1-buten- j 
(2)il-5-metil- y 1-buten(2)il-5-etil-1,6-dihidro-4-bidroxi-5- | 
oxo-pirimidina; además, j

i
i

1,2-dimetil-, 1-etil-2Hnetil-, 1-n-propil-2-metil-, 1-iso-pro-| 
pil-2-metil-, 1-n-but il-2-met il-, 1-iso-butil-2-metil-, 1-sec-| 
-butil-2-metil-, 1-alil-2-mstil-, 1-buten(2)il-2-metil-, 1-bu-: 
ten(3)il-2-metil-, 1-metil-2-metil-, 1,2-dietil-, 1-n-propil- |
2- etil-, 1-iso-propil-2-etil-, 1-n-but11-2-etil-, l-iso-butil-| 
2-etil-, 1-sec-butil-2-etil-, 1-alil-2-etil-, 1-buten(2)il-2- ¡ 
etil-, 1-buten(3)il-2-otil-, 1-metil-2-n-propil-, 1-etil-2-n- j 
propil-, 1,2-di-n-propilo, 1-iso-propil-2-n-propil-, 1-n-butil! 
-2-n-propil-, 1-iso-butil-2-n-propil-, 1-sec-butil-2-n-propil-> 
1-alil-2-n-propil-, 1-buten(2)il-2-n-propil-, 1-buten(3)il-2-n
-prooil-, 1-metil-2-iso-propil-, 1-etil-2-iso-propil-, 1-n-proj

!
pil—2—Í30—propil—, 1,2—di—iso—propil—, 1—n—butil—2—iso—propil—j 
1-iso-butil-2-iso~propil-, 1-sec~butil-2-iso-propil-, 1-alil-2j 
-iso-propil-, 1-buten(2)il-2-Í3opropil-, 1-buten(3)ü-2-iso- !

i

—propil—, 1-metil—2—n—butil—, 1—etil—2—n—butil—, 1—n—propil—2— ¡
i

-n—butil—, 1—iso—propil—2—n—butil—, 1,2—di-n—butil—, 1—iso-bu— , 
til—2—n—butil—, 1—sec—butil—2—n-butil—, 1-alil—2-n-butil-, 1—bu
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ten(2)il-2-n-butil-, 1-buten(3)il-2-n-butil-, 1-m9til-2-meto- : 
xi, 1-etil-2-metoxi, 1-n-propil-2-¡netoxi-, 1-iso-propil-2-¡ne- i 
toxi-, 1-n-butil-2-inetoxi-, 1-iso-butil-2-metoxi-, 1-sec-bu- 
til-2-metoxi-, 1-alil-2-metoxi-, 1-buten(2)il-2-íaetoxi-, 1-bu-j 
ten(3)il-2-metoxi, 1-metil-2-etoxi-, 1-etil-2-etoxi, 1-n-pro- ;i
pil-2-etoxi-, 1-Í30-propil-2-etoxi-, 1-n-butil-2-etoxi, 1-iao- 
-butil-2-etoxi-, 1-sec-butil-2-etoxi-, 1-alil-2-etoxi-, 1-bu­
ten (2 )il-2-e toxi-, 1-buten(3)il— 2-etoxi-, 1 -metil-2-n-propo- 
xi-, 1-etil-2-n-propoxi-, 1-n-propil-2-n-propoxi-, 1-iso-pro- 
pil-2-n-propoxi-, 1-n-but il-2-n-propoxi-, 1-iso-butil-2-pro-

tpoxi-, 1-sec-butil-2-n-propoxi, 1-alil-2-n-propoxi-, 1-buten- ! 
(2)il-2-n-propoxi-, 1-buten(3)il-2-n-propoxi-, 1-metil-2-iso- j
-propoxi-, 1-etil-2-iso-propoxi-, 1-n-propil-2-iso-propoxi-, ;

!1- iso-propil-2-iso-propoxi-, 1-n-butil-2-iso-propoxi-, 1-iao- | 
-butil-2-Í30-propoxi-, 1-sec-butil-2-iso-propoxi-, 1-alil-2- ; 
iso-propoxi-, 1-buten(2)il-2-isopropoxi-, 1-buten(3)il-2-iso- ! 
propoxi-, 1-metil-2-metiltio-, 1-etil-2-metiltio-, 1-n-propil-.
2- metiltio-, 1-iso-propil-2-metiltio-, l-n-butil-2-metiltio, | 
1-iso-butil-2-nietiltio-, 1-sec-butil-2-metiltio, 1-alil-2-me- ; 
tiltio-, 1-buten(2)il-2-jnetiltio-, 1-buten(3)il-2-fflstiltio, i
1-metil-2-etiltio-, 1-etil-2-etiltio-, l-n-propil-2-etiltio-, ¡

i
1- isopropil-2-etiltio-, 1-n-butil-2-etiltio-, 1-iso-butil-2~ j 
etiltio-, 1-sec-butil-2-etiltio-, 1-alil-2-etiltio-, 1-buten- j 
(2)il-2-etiltio-, 1-buten(3)i1-2-et iltio-, 1-metil-2-n-propil-j 
tio-, 1-etil-2-n-propiltio, 1-n-propil-2-n-propiltio-, 1-iso-j 
-propil-2-n-propiltio-, 1-n-butil-2-n-propiltio-, 1-iso-butil-j
2- n-propiltio-, 1-sec-butil-2-n-propiltio-, 1-alil-2-n-propil-|í
tio-, 1-buten(2)il-2-n-propiltio-, 1-buten(3)il-2-n-propiltio-| 
l-aetil-2-iso-propiltio-, 1-etil-2-isopropiltio-, 1-n-propil-2¡ 
-iso-propiltio-, 1-iso-propil-2-iso-propiltio-, 1-n-butil-2- i
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-iso-propiltio-, 1-iso-butil-2-isopropiTfcio-, 1-sec-butil-2-pra 
piltio-, 1-alil-2-n-propiltio-, 1-buten(2)il-2-isopropiltio-, | 
1 -bu-ten (3 )il-2-n-propiltio-, 1-metil-2-dimetilamino-, 1-etil-2-

i

dimetilamino-, 1-n-propil-2-dimetilamino-, 1-iso-propil-2-dime- 
tilamino-, 1-n-butil-2-dimetilamino-, 1-iso-butil-2-dimetilami- 
no-, i-sec-butil-2-dimetilamino-, 1-alil-2-dimetilamino-, 1-bu- 
ten(2)il-2-dimetil-amino-, l-buten(3)il-2-dimetilamino-, 1-me- 
til-2-dietilamino-, 1-etil-2-dietilamino-1-n-propil-2-ai9tilami 
no-, l-iso-propil-2-dietilamino-, 1-n-butil-2-dietilamino-, 1- 
iso-butil-2-di9til-amino-, 1-sec-butil-2-dietilamino-, 1-alil- 
2-dietilamino-, y 1-buten(2)il-2-dietilamino-, 6 1-buten(3)il- 
2-dietilamino-, 1,6-dihidroxi~4-Mdroxi-6-oxo-pirimidina, ade­
mas: i
1,2,5-trimetil-, 1,2,5-trietil-, 1-iso-propil-2-metil-5-eiil-, 
1-isopropil-2-metoxi-5-cloro-, 1-isopropil-2-etoxi-5-cloro-, 
1-isopropil-2-propoxi-5-oloro-, 1-isopropil-2-metiltio-5-clo- J 
ro-, 1-isopropil-2-etiltio-5-cloro-, 1-isopropil-2-n-propiltio- 
5-cloro-, 1-isopropil-2-dimetilamino-5-cloro-, 1-isopropil-2-
isopropiltio-, 5-cloro-1-isopropil-2-dietilamino-5-cloro-, ¡

í
1-isopropil-2-metoxi-5-bromo-, 1-isopropil-2-n-etoxi-5-bromo-, | 
1-isopropil-2-n-propoxi-5-bromo~, 1-isopropil-2-metiltio-5-bro. 
mo-, 1-isopropil-2-etiltio-5-bromo-, 1-isopropil-2-n-propiltio-* 
5-bromo-, 1-isopropil-2-isopropiltio-5-bromo-, 1-iso-propil-2- | 
dimetilamino-5-bromo~, l-isopropil-2-dietilamino-5-bromo-, ¡
1-isopropil-2-metoxi-5-metil-, 1-isopropil-2-etcxi-5-metil-,
1- isopropil-2-n-propoxi-5-metil-, 1-isopropil-2-etiltio-5-me- j 
tilo-, 1-isopropil-2-metiltio-5-metil-, 1-isopropil-2-n-propil-j 
tio-5-metil-, 1-isopropil-2-isopropiltio-5-metil-, 1-isopropil-j

i
¡

2- dimetilamino-5-Dietil-, 1-isopropil-2-dietilamino-5-metil-, 
1-isopropil-2-m©toxí-5-etil-, 1-isopropil-2-etoxi-5-etil-,
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1-isopropil-2-n-propoxi-5-etil-, 1-isopropil-2-metiltio-5-etil—, 
1-isopropil-2-etiltio-5-etil-, 1-isopropil-2-n-propiltio-5- j 
etil-, 1-isopropil-2-isopropiltio-5-etil-, 1-isopropil-2~dime- 
tilamino-5-etil-, 1-isopropil-2-dietilam±no-5-etil-, 1,5-difftilj 
-2-metil-, 1-9til-2-Eietoxi-5-cloro-, 1-etil-2-etoxi-5-cloro-, \ 

1-9til-2-n-propoxi-5-cloro-, 1-etil-2-metiltio-5-cloro-, 1-etil 
-2-etiltio-, 5-cloro-, 1-etil-2-n-propiltio-5-cloro-, l-stil-2 
-iso-propiltio-5-cloro-, 1-etil-2-dimetilamino-5-cloro-, 1-etil 
-2—aiet ilamino—5-cloro-, 1-etil-2-metil-5-bromo-, 1-etil-2-me- 
toxi-5-bromo-, 1-etil-2-etoxi-5-bromo-, l-etil-2-n-propoxi-5-

ibromo-, 1-etil-2-metiltio-5-bromo-, 1-etil-2-etiltio-5-bromo-,¡
I

1-etil-2-n-propiltio-5-bromo-, 1 -e til-2-isoprop ilt io - 5-bromo -, j 
1-atil-2-dimetilamino-5-bromo-, 1-etil-2-dietilamino-5-bromo-,,

i

1-etil-2,5-dimetil-, 1-etil-2-inetoxi-5-metil-, 1-etil-2-etoxi-:I
5-metil-, 1-etil-2-n-propoxi-5-metil-, l-etil-2-metiltio-5-me-:

!
til-, 1-etil-2-etiltio-5-aetil-, 1-etil-2-n-propiltio-5-metil-j, 
1-etil-2-isopropiltio-5-metil-, 1-etil-2-dimetilamino-5-metil-, 
1-etil-2-dietilamino-5-metil-, 1,5-dietil-2-metoxi-, 1,5-dietoj 
xi-, 1,5-&ietil-2-n-propoxi-, 1,5-dietil-2-metiltio-, 1,5-die- 
til-2-etilt io-, 1,5-dietil-2-n-propiltio-, 1,5-dietil-2-iso- j

t

-propiltio-, 1,5-dietil-2-ddmetil-amino-, 1,5-dietil-2-dietil-' 
amiño-, 1-n-propil-2-metil-5-etil-, 1-n-propil-2-metoxi-5-clo-j 
ro-, 1-n-propil-2-etoxi~5-cloro-, 1-n-propil-2-n-propoxi-5-clo|
ro-, 1-n-propil-2-metiltio-5-cloro-, l-n-propil-2-etiltio-5- j

j
cloro-, 1-n-propil-2-n-propiltio-5-cloro-, 1-n-propil-2-isopro!i
piltio-5-cloro-, 1-n-propil-2-dimetilamino-5-cloro-, 1-n-pro- | 
pil-2-dietilamino-5-cloro-, l-n-propil-2-metoxi-5-bromo-, 1-n~ 
propil-2-etoxi-5-bromo-, 1-n-propil-2-n-propoxi-5-bromo-, 1-n-¡ 
prop il-2-met ilt io-5-bromo-, 1—n-propil—2-etiltio-5-bromo-, 1-nj 
-propil-2-n-propiltio-5-bromo-, l-n-propil-2-isopropiltio-5- i
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bromo-, 1-n-propil-2-dimetilamino-5-bromo-, 1-n-propil-2-die- ; 
tilamino-5-bromo-, 1-n-propil-2-motoxi-5-metil-, 1-n-propil-2 ¡
etoxi-5-metil-, 1-n-propil-2-n-propoxi-5-metil-, 1-n-propil-2-j

¡

-metiltio-5-metil-, 1-n-propil-2-etiltio-5-metil-, 1-n-propil-j 
2-n-propiltio-5-metil-, 1-n-propil-2-iso-propiltio-5-metil-, | 
1_n_pr0pil-2-dim9tilamino-5-^netil-, l-n-propil-2-dietilamino-5 
-motil-, 1-n-propil-2-aetoxi-5-etil-, 1-n-propil-2-etoxi-5- 
etil-, 1-n-propil-2-n-propoxi-, 5-etil-, l-n-propil-2-metil- 
tio-5-etil-, 1-n-propil-2-etiltio-5-etil-, 1-n-propil-2-iao- 
-propiltio-5-etil-, 1-n-propil-2-dimetilamino-5-otil-, 1-n-2-
dietilamino-5-etil-, 1-alil-2-metil-5-cloro-, 1-alil-2-metoxi-jI
5-cloro-, 1 -alil-2-etoxi-5-cloro-, 1-alil-2-n-propoxi-5-rcloro-j
1- alil-2-metiltio-5-cloro-, 1-alil-2-etiltio-5-cloro-, 1-alil-

i
2- n-propiltio-5-cloro-, 1-alil-2-isopropiltio-5-cloro-, 1-alil

I
2-dimet ilamino-5-cloro-, 1-alil-2-dietilamino-5-cloro-, 1-alil 
-2-m©til-5-bromo-, 1-alil-2-metoxi-5-bromo-, 1-alil-2-etoxi-5-: 
bromo-, 1-alil-2-n-propoxi-5-bromo-, 1-alil-2-metiltio-5-bro-i 
mo-, 1-alil-2-etiltio-5-bromo-, 1-alil-2-n-propiltio-5-bromo-,i 
1-alil-2-isopropiltio-5-bromo-, 1-alil-2-dimetilamino-5-bromo- 
1-alil-2-dietilamino-5-brorno-, l-alil-2,5-dimetil-, l-alil-2-í 
metoxi-5-metil-, 1-alil-2-etoxi-5-metil-, 1-alil-2-n-propoxi-^i
-motil-, 1-alil-2-metiltio-5-mstil-, 1-alil-2-etiltio-5-metil-j 
1-alil-2-n-propiltio-5-metil-, 1-alil-2-isopropiltio-5-metil-, 
1-alil-2-dimetilamino-5-metil-, 1-alil-2-dietilamino-5-metil-, 
1-alil-2-metil-5-etil-, 1-alil-2-motoxi-5-etil-, 1-alil-2-eto ¡ 
xi-5-etil-, 1-alil-2-propoxi-5-et il-, 1-alil-2-metiltio-5-etil
1- alil-2-ot iltio-5-etil-, 1-alil-2-n-propiltio-5-etil-, 1-alil
2- isopropiltio-5-etil-, 1-alil-2-dimetilamino-5-©til y 1-alill

i
2-dietilamino-5-etil-, 1,6-dihidro-4~hidroxi-6-oxo-pirimidina., 

El procedimiento para la producción, de los compues- j
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tos según la invención es realizado preferiblemente con el 
empleo concomitante de disolventes y diluyentes apropiados.
Como tales entran en consideración prácticamente todos los di—| 
solventes orgánicos inertes. A ástos pertenecen particularmenj 
te los hidrocarburos alifáticos y aromáticos, eventualmente j 
clorados, tales como benceno, tolueno, xileno, nafta, cloruro 
de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenee- 
no, los áteres, por ejemplo áter dietílico y áter dibutílico, 
dioxano; además las cetonas, por ejemplo acetona, metil6til- 
cetona, metilisopropilcetona y metilisobutilcetona, además los 
nitrilos, tales como acetonitrilo y propionitrilo.

Como aceptores de ácido pueden encontrar empleo to­
dos los usuales agentes ligadores de ácido. Comprobaron ser ¡. 
eficaces particularmente los carbonatos y alcoholatos de álca \

i

li, tales como los carbonatos de sodio y de potasio, los meti-j
ilatos y etilatos de sodio y de potasio, además las aminas ali-j 

fáticas, aromáticas o heterocíclicas, por ejemplo trietilami- : 
na, trimetilamina, dimetilanilina, dimetilbencilamina y piri- j

i

La temperatura de reacción puede ser variada dentro ¡ 
de márgenes áraplios. Por lo general se trabaja entre 10 y 
120°C, preferiblemente entre 35 y 60 C.

Se deja desarrollar la reacción generalmente a la 
presión normal. i

Para la realización del procedimiento, se aplican j 
las sustancias de partida preferiblemente en proporción aqui- !
molar. Un exceso de uno u otro de los componentes no aporta j

í
ninguna ventaja sustancial. Por lo general se reúnen los com-j 
ponentes de reacción en uno de los disolventes indicados y se 
los agitan durante una o varias horas, en la mayoría de los ca.
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sos a una temperatura algo elevada, para completar la reacción.!
Subsiguientemente se agrega un disolvente orgánico, ; 

por ejemplo tolueno, a la mezcla de reacción y se elabora la 
fase orgánica según mátodos usuales, por lavado secado y elimi-j 
nacián del disolvente por destilación. j

Los nuevos compuestos se presentan a menudo en forma 
de aceites que, en la mayoría de los casos, no pueden ser des­
tilados sin descomposición, pero que pueden ser liberados de 
los últimos componentes volátiles y así purificados por llama­
da "destilación incipiente", vale decir, por un calentamiento 
prolongado bajo presión reducida a temperaturas moderadamente j 
elevadas. Para su caracterización sirve el índice de refrac- ¡

i
ción. Algunos compuestos se presentan en forma cristalina con ! 
un punto de fusión neto. j

Como ya se ha mencionado varias veces, los ásteres y I
¡

amidas-ásteres de ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfóricos, -tiono- ¡ 
fosfóricos, -tiolfosfóricos y -tionotiolfosfóricos y ásteres
de ácidos 6-oxo-pirimidinil-fosfóricos y -tionofosfónicos de j!
acuerdo con la invención se distinguen por una eficacia insec- ; 
ticida y acaricida sobresaliente. Son eficaces contra parási­
tos de plantas, antihigiánicos y de provisiones y en el sector 
de la medicina veterinaria contra ectoparásitos. A una baja 
fitotoxicidad, tienen un buen efecto contra insectos tanto chu 
padores, como mordedores y contra ácaros.

j

Por esta razón los compuestos según la invención pus I¡
den ser aplicados como parasiticidas con buen resultado en el ¡ 
sector de la protección de plantas, asi como en los sectores 
de la higiene y de la protección de provisiones. ¡

A una buena tolerabilidad por las plantas y a una fa-i
t

vorable toxicidad para animales d9 sangre caliente, las sustan-
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cias activas se prestan para combatir parásitos animales, par-: 
ticularmente insectos, arácnidos y nematodos que ocurren en j 
la agricultura, en la silvicultura, en el sector de la proteo-' 
cidn de provisiones y materiales, así como en el sector de la j 
higiene* Son eficaces contra espácies normalmente sensibles | 
y resistentes, así como contra todos los estados o estados in­
dividuales de desarrollo.

A los parásitos arriba mencionados pertenecen:
Del orden de los isápodos, por ejemplo Oniscus asellus, 
Aimadillidium vulgare, Porcellio scaber.
Del orden de diplápodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus, 
del orden de quilápodos, por ejemplo Geophilus carpophagus, |
Scutigera spec.
Del orden de Symphyla, por ejemplo Scutigerella inmaculatáj ;i
Del orden de los tisanuros, por ejemplo lepisma saccharina,

iDel orden de Collembola, por ejemplo Onychiuros armatus.
Del orden de ortápteros, por ejemplo Blatta oriantalis, Peri- , 
planeta americana, leucophaea maderae, Blattela germánica, j 
Acheta domesticus, G-ryllotalpa spp., Lucusta migratoria migra-, 
torioides, Melanoplus differentialis, Schistocerca gregaria. | 
Del orden de dermápteros, por ejemplo Porficula auricularia,

iDel orden de los isápteros, por ejemplo Reticulitermes spp.
Del orden de Anoplura, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Pem- 
phigus spp., Pediculus humanus corporis, Haematopinus spp., 
Linognath.ua spp.

i

Del orden de Mallophaga, por ejemplo Trichodectes spp, Damali-j
inea spp. ¡

Del orden de los tisanápteros, por ejemplo Hercinothrisp femó-i
i

ralis, Thrips tabaci. j
Del orden de los heteropteros, por ejemplo Eurygaster spp, Dys-
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dercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhod- 
niua prolixus, Triatoma spp.
Del orden de los homópteros, por ejemplo Aleurodes brassicae, 
Bemisia tabaci, Irialeurodes vaporariorum, Aphls gossypi'i, j
Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralis fabae, Dora-ii
lis pomi, Sriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Maerosip- 
hum avenas, Myzus spp., Phorodon humuli, Bhopalosiphum padi, 
Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettis xincticep3, 
lecanium corni, Saissetie oleas, laodelphax striatellus, JJála- 
parvata luges, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederás, Pseu- 
dococcus spp., Psylla spp,
Del orden de los lepidópteros, por ejemplo Pectinophora gossy-ii
piella, Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Dithocolletis ¡

i

blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella maculipennis, Ma- ¡
!lacosoma neustria, Euproctis chrysorrhoea, Iymantria spp., ii

Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp.i
Euxoa spp., Peltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., Da- :

»

phygma exigua, Mamestra brassicae, Panolis flammea, Prodenia 
litura, Spodoptera spp., Trichoplusiani, Carpocapsa pomone- 
11a, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia j

i

kuehniella, Galleria mellonella, Cacoecia podana, Oapus reti- j 
culana, Choristoneura fumiferana, Olysia ambiguella, Homona 
magnánima, Tortrix viridana.
Del orden de los coleópteros, por ejemplo Anobium punctatum, | 
Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides ¡ 
obtectus, Hylotrupes bajulis, Agelastica alni, leptinotarsa dej 
cemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes i 
Chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephi-¡

i
lus surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhyn-j

i

chu3 sulcatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrynchus assisimi-j
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lis, Hypero postica, Dermestos spp., Trogoderma spp., Anthre- ;
¡

ñus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligeth.es aeneus, Pti! 
ñus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloides, Iribolium i 
spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conoderus spp., Meló- j 
lontha melolontha, Ampliimallon solstitialis, Oostelytra zea- 
landica.
Del orden de los himendpteros, por ejemplo Diprion spp., Ho- 
plocammpa spp., lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespaspp. 
Del orden de los díperos, por ejemplo ASdes spp., Anophelas 
spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Pannia 
spp., Calliphora erythrocephala, lucilia spp., Chrysomya spp.,| 
Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys j

i
spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., labanus spp., Tannia spp.,i 
Bibio hortulanus, Oscinella frit, Pborbia spp., Pegomyia hyos- 
cyanmi, Oeratitis capitata, Dacus oleae, 1ipula paludosa. j 
Del orden de los sifonápteros, por ejemplo Xenopsylla cehopis,; 
Ceratophyllus spp.
Del orden de los arácnidos, por ejemplo Scorpio maurus, Latro- 
dectus mactans.
Del orden de los ácaros, por ejemplo Acarus siró, Argas spp., | 
Orniyhodoros spp., Dermanyssus gallinas, Eriophyes ribis, | 
Phyllo coptruta oleiovora, Boophilus spp., Hhipicephalus spp., ¡ 
Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., 
Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia j 
praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp. j

la aplicacidn de las sustancias activas segdn el ji
invento es efectuada en forma de sus formulaciones corrientes ¡i
en el comercio y/o de las formas de aplicacidn preparadas de si
estas formulaciones.

El contenido de sustancia activa de las formas de
i
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aplicación preparadas de las formulaciones corrientes en el ; 
comercio, puede variar dentro de límites amplios. La concen- | 
tración de la sustancia activa de las formas de aplicación ¡I
puede estar entre 0,0000001 y 100 $6 en peso de sustancia acti-j 
va, preferiblemente entre 0,01 y 10 $ en peso. !

La aplicación procede en una forma usual adaptada 
a las formas d9 aplicación.

En la aplicación contra parásitos antihigiénicos y 
de provisiones, las sustancias activas se distinguen por un 
sobresaliente efecto residual sobre madera y arcilla, asi oo-

Imo por una buena resistencia a álcalis sobre bases encaladas.
Las sustancias activas pueden ser elaboradas, en las 

formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones, pol-j 
vos arrojables, suspensiones, polvos, preparados de espolvo- i

i
rear, espumas, pastas, polvos solubles, granulados, aerosoles,1

i

concentrados de suspensión-emulsión, polvos desinfectantes de ! 
semilla, sustancias naturales y sintáticas impregnadas con sus­
tancias activas, encapsulaciones finísimas en sustancias poli-¡

i
meras y en envolturas para semillas; además, en formulaciones . 
para dispositivos de fumigación, tales como cartuchos, latas, 
espirales y similares de fumigación, así como formulaciones 
de nebulización en frío y en caliente de volumen ultrabajo.

Estas formulaciones son producidas en forma conocida, 
por ejemplo por mezclamiento de las sustancias activas con di-
luyentes, vale decir, disolventes líquidos, gase3 licuados j

I
puestos bajo presión y/o vehículos sólidos, eventualmente con j 
el empleo de agentes tensioactivos, vale decir, emul3ivos y/o j 
agentes dispersantes y/o agentes espumantes. En el caso de la! 
utilización del agua como diluyante, pueden emplearse por ejem! 
pío tambián disolventes orgánicos como disolventes auxiliares.;
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Entran en consideración esencialmente, como disolvenf 
tes líquidos: hidrocarburos aromáticos, tales como xileno, to-‘ 
lueno, benceno o alquilnaftaleños; hidrocarburos aromáticos o ■ 
alifáticos clorados, tales como clorobencenos, cloroetilenos j
o cloruro de metileno; hidrocarburos alifáticos, tales como cij|
clohexano, o parafinas por ejemplo fracciones de aceite mine­
ral; alcoholes, tales como butanol o glicol, así como sus. éste 
res y áteres, cotonas, tales como acetona, metiletilcetona, me 
tilisobutilcetona o ciclohexanona, disolventes fuertemente po­
lares, tales como dimetilformamida y sulfóxido de dimetiio, i
así como agua; como diluyentes o vehículos gaseosos licuados; j

(

líquidos que a la temperatura normal y a la presión normal son'. _ i
gaseosos, por ejemplo gases impelentes de aerosoles, tales co- ¡
mo hidrocarburos, halogenados, así como butano, propano, nitró;

i
geno y dióxido de carbono, como vehículos sólidos: minerales

ínaturales molidos, tales como caolines, arcillas, talco, creta,' 
cuarzo, atapulguita, montmorillonita o tierra de diatomeas, y : 
minerales sintéticos molidos, tales como ácido silícico alta- I 
mente disperso, óxido de aluminio y silicatos; como vehículos j 

sólidos para granulados: piedras naturales quebradas y fraccio­
nadas , tales como calcita, marmol, piedra pómez, sepiolita, do-j- 
lomita, así como granulados sintéticos de harinas inorgánicas [ 
y orgánicas, así como granulados de material orgánico, tales 
como aserrines, cáscaras de nueces de coco, mazorcas, y tallos 
de tabaco; como agentes emulsionantes y/o espumantes: emulsi- j 
vos no ionógenos y aniónicos, tales como ásteres de polioxietij 
leño y ácidos grasos, éteres de polioxietileno y alcoholes grajIi
sos, por ejemplo éteres alquilarilpoliglicólicos, sulfonatos í 
de alquilo, sulfatos de alquilo, sulfonatos de arilo, así como j

ihidrolizados de proteinas, como agentes dispersantes: por ejeml
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pío lignina, lejías de desecho de sulfito y metilcelulosa.
En las formulaciones pueden emplearse agentes adhe- j 

rentes, tales como carboximetilcelulosa, polímeros pulverulen-; 
tos, granulares o en forma de látices naturales y sintéticos, 
tales como goma arábica, alcohol polivinílico, acetato de poli 
vinilo.

Pueden emplearse colorantes, tales como pigmentos inc 
gánicos, por ejemplo óxido de hierro, óxido de titanio, azul de 
ferrocianuro, y colorantes orgánicos, tales como alizarina, co­
lorantes azoicos de ftalocianina metálica, y micronutrientes, 
tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto,, 
molibdeno y zinc.

IPor lo general, las formulaciones contienen entre J
0,1 y 95 Í> en peso de sustancia activa, preferiblemente entre I|
0,5 y 90 jí. !

EJEMPLO A ¡
Ensayo con Plutella.
Disolvente: 3 partos en peso de acetona. !
Emulgente : 1 parte en peso de átsr alquilaril-poliglicólico. ¡ 

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 indica- j 
da de emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la j
concentración deseada. ¡

!

La preparación de sustancia activa es rociada sobre j 
hojas de col (Erassica olerácea) hasta su mojadura al grado de , 
formación de rocío, y sobre las mismas se colocan orugas del ;I
arañuelo de las coles (Plutella maculipennis). !

Al cabo de los tiempos indicados, se determina la j 
destrucción en Jí, significando 100 $ que fueron matadas todas j



20



-  21 -

T A B L A  A (continuación)
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T A B L A  A ( continuación)



T A B L A  A (continuación)

( Ensayo con Plutella)



-  24

T A B L A  A ( c ontinuación)

(Ensayo con Plutella)



T A B L A A ( c ontinuación) 

(Ensayo con Plutella)
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TA  B L A  A ( continuación)

{ insectos nocivos para plantas)
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TA B LA  A ( c ontinuación)

(insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)



T A B LA A ( c ontinua ción)

(insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)
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T A B L A  A ( c ontinuación)

(Insectos nocivos para plantas)
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T A B LA A ( c ontinuación)

(Insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)
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EJEMPLO B
Ensayo con Tetranychus (resistente). ¡
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente : 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico.

Para la producción de una preparación adecuada de , 
sustancia activa» se mezcla 1 parte en peso de la sustancia 
activa con la cantidad indicada del disolvente y la cantidad 
indicada del emulgente y se diluye el concentrado con agua 
hasta la concentración deseada.

Con la preparación de sustancia activa, unas plan­
tas de habichuelas (Phaseolus vulgaris) fuertemente atacadas 
por todos los estados de desarrollo del ácaro hilador comdn o 
ácaro hilador de habichuelas (Tetranychus urticae), son rocia-j 
das hasta su grado de mojadura de formación de gotas. ¡i

Al cabo de los tiempos indicados, la destrucción esj
i

determinada en $S, significando 100 que fueron matados todos ¡ 
los ácaros hiladores; 0 significa que no fueron matados nin-! 
gunos ácaros.

lias sustancias activas, las concentraciones de las 
sustancias activas, los tiempos de evaluación y los resultados.j
constan en la siguiente tabla B: j
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T A B L A  B

( Ensayo con Tetranychus)
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T A B L A  B (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)

Substancia
activa

concentración de la 
substancia activa en 

°fo ____

grado de destruc 
ción en % al cabo 
de 2 días

(OC H_)2 5 2

0,1
0,01

0,1
0,01

0,1
0, 01

0,1
0,01

100
100

100
100

100
90

100
100
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T A B L A  B (continuación)
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T A B L A B  ( c ontinuación) 

(Ensayo con Tetranychus)

Substancia
activa

concentración de la 
substancia activa en 

% ___ __

0 , 1
0,01

0,1
0,01

0.1
0 , 0 1

0,1
0,01

grado de destruc 
ción en % al ca­
bo de 2 días

100
100

100
100

100
100

1 0 0
100
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T A B L A  B (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)
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T A B LA B ( c ontinuación)

(Ensayo con Tetranychus)
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T A B L A  B ( continuación)

(Ensayo con Tetranychus)
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BJEHP10 C
Ensayo con larvas de mosquitos. ;
Animales de ensayo: larvas de ASdes aegypti.
Disolvente: 99 partes en peso de acetona. j
Emulgente: 1 parte en peso de éter bencilhidroxidifenilpoli-:

glicólico.
Para obtener una preparación adecuada de sustancia 

activa, se disuelven 2 partes en peso de la sustancia activa 
en 1000 partes en volumen del disolvente que contiene el emul 
sivo en la cantidad arriba indicada. La solución así obteni­
da es diluida con agua hasta las concentraciones menores desea 
das.

Se introducen las preparaciones líquidas de sustan- |¡
cia activa en unos vasos y subsiguientemente en cada vaso se |i
colocan unas 25 larvas de mosquitos. |

Al cabo de 24 horas, se determina la destrucción en ■ 
fo, significando 100 $ que fueron matadas todas las larvas, ! 
mientras que 0 significa que no fuó matada ninguna larva. j 

Las sustancias activas, sus concentraciones, los 
animales de ensayo y los resultados constan en la siguiente | 
tabla C:
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T A B L A  C

( Ensayo con larvas de mosquitos)
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T A B L A  C (continuación)

(Ensayo con larvas de mosquitos)
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TABLA C (continuación)

(Ensayo con larvas de mosquitos)
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T A B L A  C (continuación)

(Ensayo con larvas de mosquitos)
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T A B L A  C (continuación) 

(Ensg/O con larvas de mosquitos)
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EJEMPLO D

Insecto de ensayo: Myzus pérsicas.
Lisolvente: 3 partes en peso de acetona. ¡i
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico.

Para la producción de 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 de emulgente y se diluye 9l concentrado con i 
agua hasta la concentración deseada. I

la preparación de sustancia activa es mezclada ínti j 
mámente con el suelo, siendo prácticamente sin importancia la ;I
concentración de la sustancia activa en la preparación; es de-I
cisiva solamente la cantidad en peso de sustancia activa por :1
unidad de volumen de suelo, que se indica en ppm (= mg/1). Se : 
carga la tierra tratada en macetas y en óstas se planta col 
(repollo) (Brassica olerácea). Así la sustancia activa puede ; 
ser absorbida por las raices de las plantas del suelo y puede ;
ser transportada a las hojas. !

!
Para la comprobación del efecto sistómico por vía de'¡ 

las raices al cabo de 7 días se colocan los animales de ensayoj
i

arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al cabo dej 
otros 2 días se procede a la evaluación, contándose o estimán-j 
dose el mimero de animales muertos. Le la cantidad destruida ■
se deduce el efecto sistómico por vía de las raices de la sus-!

!
tancia activa. El mismo es de un 100 $> si están destruidos to: 
dos los animales de ensayo, y de un 0 $ si sigue viviendo exacj 
tamente igual mimero de insectos de ensayo que en las plantas j 
testigos que crecen en tierra no tratada. ¡

Ensayo de concentración límite / efecto sistómico por vía de ,
las raices I.
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Las sustancias activas, las cantidades de aplicación
y los resultados constan en la siguiente tabla D.

T A B L A  D
Ensayo de concentración límite / efecto sistómico por vía de 
las raíces
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T A B L A  D (continuación)

Ensayo de concentración límite, efecto sisjémico por vfa
de las raíces.

MYZUS PER SICA E
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EJEMPLO E
Ensayo de concentración límite / efecto sistómico por vía de 
las raices II.
Insecto de ensayo: larvas de Phaedon cochleariae.
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente : 1 parte en peso de óter alquilarilpoliglicólico.

Para la producción de 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 de emulgente y se diluye el concentrado con

i
agua hasta la concentración deseada. j

La preparación de sustancia activa es mezclada ínti-j 
mámente con el suelo, siendo prácticamente sin importancia la; 
concentración de la sustancia activa en la preparación; es de-; 
cisiva solamente la cantidad en peso de sustancia activa por ¡ 
unidad de volumen de suelo, que se indica en ppm (= mg/l). Se ■ 
carga la tierra tratada en macetas y en óstas se planta col 
(repollo) (Brassica olerácea). Así la sustancia activa puede !
ser absorbida por las raices de las plantas desde el suelo y ;

i
puede ser transportada a las hojas. j

Para la comprobación del efecto sistómico por vía ¡ 
de las raices al cabo de 7 días, se colocan los animales de j 
ensayo arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al 
cabo de otros 2 días se procede a la evaluación, contándose o 
estimándose el námero de animales muertos. De la cantidad des-|

i

truida se deduce el efecto sistómico por vía de las raices de j
la stistancia activa. El mismo es de tai 100 $ si están destru-j 
dos todos los animales de ensayo, y de un 0 $2 si sigue vivien-¡ 
do exactamente igual námero de insectos de ensayo que en las 
plantas testigos que crecen en tierra no tratada.
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Ias sustancias activas, las cantidades de aplicación y 
los resultados constan en la siguiente tabla E:

T A B L A  E
Ensayo de concentración limite, efecto sistómico por vía de las 
raices.

(Larvas de Phaedon cochleariae)
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T A B L A  E (continuación)

(Larvas de Phaedon cohleariae)

Ensayo de concentración límite, efecto sistémico por vía
de las raíces

Substancia
activa

grado de destrucción en % a una con­
centración de la substancia activa ide , 
20 ppro. _________ _______________

1 0 0

100

OC H
2 5

OC H 
2 5

100

oíí:í\i|/ c

C H 2 5

H
3
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EJEMPLO F ;
Ensayo de concentración límite / nematodos. j
Nematodo de ensayo: Meloidogyne incógnita. iI
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente: 1 parte en peso de áter alquilarilpoliglicólico-, 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 in­
dicada de emulgente y se diluye la concentración con agua has­
ta la concentración deseada.

la preparación de sustancia activa es mezclada íntima j- 
mente con tierra fuertemente infestada con los nematodos de enj 
sayo. En ósto, la concentración de la sustancia activa en la ¡
preparación no tiene prácticamente ninguna importancia, decisij

i
va es tan solo la cantidad de sustancia activa por unidad de i 
volumen de tierra, cuya cantidad se indica en ppm. Se introdui

j
ce la tierra tratada en macetas, se siembra lechuga y se guar-¡ 
dan las macetas a xana temperatura de invernáculo de 27°C. jI

Al cabo de cuatro semanas, se examinan las raices de : 
la lechuga en cuanto a su ataque por nematodos (agallas de raí.;
ces), y se determina en fe el grado de efecto de la sustancia !I
activa. El grado de efecto es de un 100 f e , si es totalmente j 
evitado el ataque, mientras que es de un 0 f e , si el ataque es 
exactamente igual a aquál en las plantas testigos eñ tierra no 
tratada, pero infestada de igual modo. I

las sustancias activas, las cantidades de aplicación|l
y los resultados, constan en la siguiente tabla F: j
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Ensayo de concentración límite / nematodos

T A B L A  F

(Meloidogyne incógnita)



TABLA F (continuación)
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Ensayo de concentración lfmite / nematodos

(Meloidogyne incógnita)

Substancia grado de destrucción en % a una concen-
activa tración de la substancia activa de 5 pprr

(CH ) CH- 
3 2

H
3 7

, OC H 
j_p ^ ^  2 5

(CH ) C H - \ >  
3 2

CH
3

5 ^ ^ o c 2h 5p <CT 2 5  c h

¿ n h -c h < c h 3
3

100

100

100

100
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Ejemplo 1:
Ejemplo de Preparación

Una mezcla de 17,2 g (0,1 mol) de 1,6-dihidro-4-hi- i 
droxi-1-metil-2-metiltio-6-oxo-pirimidina, de 20,7 g (0,15 mo­
les) de carbonato de potasio y de 18,8 g (0,1 mol de cloruro 
diáster 0,0-dietílico del ácido tionofosfórico es agitada du­
rante 12 horas a 45°C. Entonces se vierte la mezcla de reac­
ción en 500 mi de tolueno y se la lava dos veces, cada vez con 
300 mi de agua. la solución toluánica es deshidratada con sul; 
fato de sodio y concentrada por evaporación en vacío. Se fro-J
ta el residuo con óter de petróleo y, despuós de la recrista- j

!
lización, se recoge el producto por succión. De esta manera ! 
se obtienen 11,3 g (35 5̂ de la teoría) del áster 0 ,0-dietil-O-j 
-/“1,6-dihidro-1-metil-2-metiltio-6-oxo-pirimidin (4) ílico_7 j 
del ácido tionofosfórico en forma de cristales incoloros de pun
to de fusión 74°C. ¡I

En forma análoga a la descrita en el ejemplo 1, pue-J 
den producirse los siguientes compuestos de fórmula:

(I)
O



5
6

 
b

i
i

I
m

I
m
I



Ejemplo
No R R 1 R2 R3 R* X

Rsndj 
la te

2 C^Hy-iSO c h3 C^Hry-ÍSO CH3 H s

3 C2H5 o o 2h 5 C^Hy-ÍSO c h3 E s

4 C^Hy-iso CH^ SCH3 CK3 H s

5 c2h 5 c2H5 s c h3 c h3 H s

6 c2h 5 e > s o h3 c h3 . H- s

7 c2h 5 SC^Ri-n SCH3 c h3 E s

8 c2h 5 o c 2h 5 ch3 C3Hy-iso H s

9 c2h 5 0C3H7-n C3Hy-iso c h3 E s

10 c2h 5 SC^Hy-n C3Hy-ÍSO o h3 H s

11 c2h 5
0 > C^Ey-iSO c h3 E s

12 c2h 5 c2H5 C3Hy-iso c e3 E s

13 °2H5 o o 2h 5 0CH3 c e3 H s

14 c2h 5 °2H5 o c e 3 CS3 E s

15 CH3 o c h 3 o c h 3 CE3 E s

16 °2H5 NH-C3H7-ÍSO s c h3 c h3 IT s

17 c2h 5 NH-C^Hy-iso s c h3 c h3 E 0



R3 H+ Z
Rendimiento (?» de 
la teoría)

Datos físicos (índice 
de refracción: 
cunto de fusión °0)

c h3 H S 62 n26 : 1,5253

c h3 H S 73 n23 : 1,5150

c h3 H S 53 94

c h3 H s 55 n21 : 1,5713 
D

c h3 K s 65 87

c h3 E s 41 n22 : 1,5684

Q^ñj-iso H s 50 n22 : 1,5162

c h3 H s 75 a22 : 1,515333
c h3 H s 79 n22 : 1,5457 D

c h3 H s 84 n22 ; 1,5740

ch  3 H s 90 n22 : 1,5302

H s 37 54

CH3 H s 79 n20 ; 1,5449 D
_c h3 E 3 61 n2"1 : 1,5459 D
ce3 g s 6 91

c h3 H 0 60 39
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Ejemplo
No. H R1 R2 R3 R4-

■ ■ 1i11
l

X

18 c2h 5 o c 2h 5 C ^ - i s o CH3 H 0

19 c2h 5 o c 2h 5 c h3 CH3 H s

20 C2H5 c2h 5 CH3 c h3 H ■' s

21 CH3 0CH3 CH3 CH3 H s

22 c h3 o c h 3 O^^-iso CH3 H s

23 c2H5 0C2H5 c h3 c2h 5 H s

24 c2h 5 o c 2h 5 s c h3 -0H2-CH=CH2 H s

25 c2h 5 °2H5 s c h3 -o h2-ch=c h2 H s

26 c2h 5 OCgH^ SCH3 C3H7-Í30 H s

27 c h3 o c h 3 s c h3 Cyí^-iso H s

28 c2h 5 c2h 5 SCH3 C^H^-iso H s

29 c2h 5 o o 2h 5 SCH3 c h3 Br s

30 o h3 o c h 3 5CH3 o h3 Br s

31 c h3 o c h3 c h3 C3H7- ís o H s

32 °2H5 o c 2h 5 s c h3 c h3 ch3 s

33 CH3 0CH3 s c h3 ch3 c h3 s
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"2

*2

R4

í

X
Rendimiento de 
la teoría)

Batos físicos 
(índice de re- 
fraccio'n; cunto 
de fusio'n CC)

H 0 54 n^8 : 1,4882

H s 55 42

H s 25 84

H s 30 n2®: 1,5437 
D

H s 2-3 n|2 : 1,5322

H s 71 : 1,5140

H s 62 n^2 : 1,5566

H s 68 n22 : 1,5721

TI s 68,2 n2^ : 1,5485

H s 74 n24 : 1,5340

H s 67,5 n^4 ; 1 5486
D

Br s 51 60

Br s 32 76

H s 64 41

c h3 s 63 64

c h3 s 63 62
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No

34

35

3 6

37

38

39

40

4:1

42

43

44

45

46
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R R 1 H2 R3 -sr¿V

c h3 0CH3 c2h 5 °2H5 H s

c2H5 o c 2h 5 SCH3 c h3 01 s

c2h 5 o c 2h 5 C^H^-iso c h3 Br s

CH3 0CH3 H CH3 H s

c2H5 o c 2h 5 °2H5 c h3 H s

CH3 0CH3 °2H5 CH3 H s

c2H5 o c 2h 5 c2h 5 c2h 5 H s

c2h 5 o o 2h 5 C3H7-n CH3 H s

G2H5 o c 2h 5 ch3 C3H7-n H s

c2h 5 o c 2h 5 n (c h3)2 c h3 H s

c2h 5 c2h 5 n (c h3)2 c h3 H s

CH3 0CH3 N(CH3)2 CH3 H s

02h 5 o c 2h 5 n (c2h 5)2 c h3 H s

c h3 o c h 3 n (c2h 5)2 c h3 H s



Rendimiento
de la teoría)

Datos físicos (índice 
de refraccio'n; punto 
de fusión °C)

73 54

45 n^2 : 1,5402

92 n2^ : 1,5216

76 n28 : 1,5212 
D

32 n¿9 : 1,5215
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Las 1,6-dihidro-4~hidroxi-6-oxo-piridinas a emplear ! 
como materiales de partida, pueden ser preparados por ejemplo ; 
como sigue:

O

Una mezcla de 45 g (0,5 moles) de U—metiltioárea, de 
54 g (1 mol) de metilato de sodio, de 200 mi de metanol y de ¡i
80 g (0 ,5 moles) de áster dietílico de ácido malónico, es ca- jI
lentada durante 3 horas a la temperatura de ebullición con re­
flujo. Entonces a aproximadamente 50°C se instilan 71 g (0,5 
moles) de yoduro de metilo y se agita la mezcla todavía duran-; 
te media hora má3 a 50°C. La sal separada por cristalización i 
es recogida por succión y entonces es disuelta en 400 mi de 
agua. Por adición de ácido acático glacial se neutraliza; sub 
siguientemente se recoge por succión el precipitado y así se j 
obtienen 80 g (93 $ de la teoría) de 1 ,6-dihidro-4-bidroxi-1- 
metil-2-metiltio-6-oxo-pirimidina en forma de un polvo incolo-jí
ro de punto de fusión 198°C. ¡

Sn forma análoga pueden prepararse los siguientes com 
puestos de fórmula I
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R2 R 3 R4 rendimiento 
(% de la teoría )

datos físicos 
(índice de re­
fracción, ^unto 
de fusión C) ,

SCH -CH -CH=CH H 51 176
3 2 2

SCH C H -iso H 70 198
3 3 7

SCH CH CH 82 225
3 3 3

SCH CH C1
3 3

Una mezcla de 172 g (1 mol) de 1,6 dihidro-4-bidro- ; 
xi-1 -metil-2-meiiltio-6-oxo-pir imida, de 700 mi de metanol y ; 
de 5 mi de una solución de cloruro de hidrógeno en éter, es í
calentada durante 10 días a la temperatura de ebullición con j¡
reflujo. Entonces se filtra la mezcla de reacción todavía ca-j 
líente y se concentra el filtrado por evaporación en vacío. Se 
frota el residuo con óter y se recoge por succión el producto 
cristalino. De esta manera se obtienen 71 g (40 i> de la teo­
ría) de 1,6-dihidro-4-hidroxi-1-metil-2-metoxi-6-oxo-pirimidi-;

i
na en forma de cristales incoloros de punto de fusión 170-171 I

CH ¡
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Una solución de 61,8 g (0,5 moles) de hidrocloruro del 
áster acetimidoetílico y de 44,2 g (0,75 moles) de isopropilami 
na en 500 mi de etanol, es agitada durante 2 días a la tempera­
tura ambiente y entonces es concentrada por evaporación en va-j 
cío. Se disuelve el residuo en 400 mi de metanol, y se mezcla ¡ 
la solución con 54 g (1 mol) de metilato de sodio y 80 g (0,5 
moles) de óster dietílico de ácido malónico. Subsiguientemente 
se calienta la mezcla durante 7 horas a la temperatura de ebu­
llición con reflujo y entonces se la concentra en vacío. Se di-* 
suelve el residuo en 200 mi de agua, se agrega ácido elorhídri jí
co concentrado hasta que se haya alcanzado un pH de 5, y se rej 
coge por succión el producto precipitado. Así se obtienen 20 '
g (24 i¡> de la teoría) de 1-Í30propil-2-metil-4-hidroxi-6-oxo- ;!
1,6-dihidro-pirimidina en forma de un polvo cristalino incoloro

I

con el punto de fusión de 245°C (descomposición).

6 g (0,033 moles) de 1-metil-2-Í30-propil-4-metoxi-6 | 
-oxo-1,6-dihidro-pirimidina (preparación, vóase bajo e) son di-* 
sueltos en 30 mi de acetona y, por adición de ácido clorhídriccj 
etóreo, son transformados en el hidrocloruro. la sal e3 recogí7 i
da por succión y, despuós del secado, e3 calentada durante 20 j
minutos a 150-155°C. Terminado el desprendimiento del cloruro ¡!
de metilo se enfría y, despuós del frotamiento con óter, se re­
coge por succión. De esta manera se obtienen 3,9 g (92 $ de ¡ 
la teoría) de 1-metil-2-isopropil-4-hidroxi-6-hoxo-1,6-dihidro-:

í

-pirimidina en forma de un polvo incoloro con el punto de fu- ;
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sión de 159°C. i
La 1-m9til-2-iso-propil-4-metoxi-6-oxo-1,6-dihidro- ! 

-pirimidina a emplear como material de partida es preparada co-
i

mo sigue:
Una mezcla de 16,8 g (0,1 mol) de 2-isopropil-4-meto-i 

xi-6-hidroxi-pirimidina (preparación vétase: Patente publicada 
no examinada de la República Federal de Alemania Ro. 2.412.303), 
de 15,2 g de carbonato de potasio, de 12,6 g (0,1 mol) de sulfs, 
to de dimetilo y 200 mi de acetonitrilo, es agitada durante 4 
horas a 45°C. Entonces se filtra la mezcla de reacción y se cor

r
centra el filtrado por evaporación en vacío. El residuo es tra[i
tado con agua y recogido por succión. Asi se obtienen 10 g (5^

0 i
fo de la teoría) de un polvo incoloro de punto de fusión 91 0. ]Ii

Análogamente a las prescripciones c) y d) pueden pre­
pararse los siguientes compuestos de fórmula

R2 r 3 R4 Rendimien 
to (j£ de” 
la teoría)

Datos físicos 
(índice de re­
fracción; punto 
de fusión °C)

CH3 CH
3 ..

H 40 135 (descomposi­
ción) (sal sódica)

C H -iso 
3 7

H '.37 137

CH 3 C SH5 H 3 192 (descomposi­
ción)

CH 3 CoH -n J 7 H 24 203
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Continuación

R2 R3 R4
Rendimiento 
[fe de la 
teoría)

Datos físicos 
(índice de re­
fracción; pun­
to de fusión ° w

°2H5 c2h 5 H 36 106 (descompo­
sición; e

H CH3 H

C2H5 c h3 H

e)

„  /
SCH ' 3

h° - Q -CH3

Br

Una solución de 17,2 g (0,1 mol) de 1-metil-2-metil-
tio-4-hidroxi-6-oxo-1,6-dihidro-pirimidina en 110 mi de lejía
de soda cáustica 1-normal es mezclada a la temperatura ambien­
te con 16 g (0,1 mol) de bromo. Terminada la adición la mez­
cla de reacción es agitada todavía durante media hora más y 
entonces enfriada hasta 5°C. SI producto precipitado es reco­
gido por succión y lavado con agua. Así se obtienen 18 g (76/«j 
de la teoría) de 1-metil-2-metiltio-4-hidroxi-5-bromo-6-oxo-1,6i
-dihidro-pirimidina en forma de cristales débilmente amarillos 1 
de punto de fusión 184^0 (descomposición).

Análogamente puede obtenerse el compuesto
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con un rendimiento al 69 y con un punto de fusión de 198cC 
(descomposicio'n).

Descrita suficientemente la naturaleza del invento, 
así como la manera de realizarlo en la práctica, debe hacerse 
constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus­
ceptibles de modificaciones de detalle em cuanto no alteren su 
principio fundamental.
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REIVim)I0A0I0K3S
1§.~ Procedimiento para la obtención de derivados ; 

del ácido 6-oxo-pirimidinil~(tiol)-fosfo(-rico)-(nico), de fóri 
muía general:

en la cual representan R alquilo, alquilo, alcoxi, alquil- 
tio, alquilamino o fenilo, R2 hidrógeno, alquilo, alcoxi, al- j 
quiltio o alquilamino, B? alquilo o alquenilo, R4 hidrógeno, , 
alquilo o halógeno y X oxígeno o azufre,.caracterizados porque:

t

halogerruros ásteres o halogenuros amidas-ásteres respectivamenji
te de los ácidos fosfórico y tiol-, tiono- y tionotiolfosfóri-¡ 
co, o halogenuros—ásteres de ácidos fosfónicos y tionofosfóni— ; 
eos, respectivamente de fórmula: j

(II)

en la cual R, R 1 y X tienen los significados indicados y Hal 
representa halógeno, preferiblemente cloro, se hacen reacciO' 
nar con 1,6-dihidro-4-hidroxi-6-oxo-pirimidinas de fórmula:
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en la cual, R2, R^ y R^ tienen los significados indicados, 
eventualmente en presencia de un aceptor de ácidos y eventual-: 
mente en presencia de un disolvente o ásteres o amidas-ásteres.

2§.- Procedimiento para la obtencián de derivados deí
í

ácido 6-oxo-pirimidinil-(tiono)-(tiol)-fosfo(-rico)-(nico), tal
!

y como queda sustancialmente descrito en la presente Memoria. ¡ 
Ssta Memoria consta de 66 hojas, escritas a máquina ¡ 

por una sola cara.
Madrid ^  ÍS?g
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