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La presente invencidn se refiere a nuevos ésteres y |
amidas-dsteres de decidos 6-oxo-pirimidinilfosfdrico, -tionofog!
féricos, -tiolfosfdricos y -tionotiolfosfdricos y ésteres de
doidog 6-oxo~pirimidinil-fosfdnicos y ~tionofosfdnicos, a pro-i
cedimientos para su produccidn y & su empleo como insecticidasé
¥y acaricidas. |

Ya es conocido que ésteres 0,0-dialqiil-O-pirimidini-
licos del dcido tionofosfdrico, por ejemplo el dster 0,0-dietil

-0~/ 2-metiltio- ¢ 2-isopropil-6-metil-pirimidin(4)ilico_/ del

dcido tionofosfdérico, tienen propiedades insecticidas y acari-

No. 910.652).

Ahora se ha encontrado que los nuevos dsteres y ami-:
das-<dsteres de dcidos 6-oxo-pirimidinil-fosfdricos, -tionofos-
féricos, -tiolfosfdricos y —tionotiolfosfdricos y dsteres deli
4dcidos 6-oxo-pirimidinil-fosfénicos y -tionofosfdnicos de fér-
mula

(1)

en la cual representan
R alquilo,
r1 alquilo, alcoxi, alquiltio, alguilamino o fenilo,

R? hidrdgeno, alquilo, alcoxi, alquiltio o alquilamino,

R3 alquilo o alquenilo,

r4 hidrdégenc, alquilo o haldgeno ¥y
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X ox{geno o azufre,
tienen wn efecto insecticida y acaricida excelente. g
Ademds se ha encontrado que se obtienen los ésteres
y emidas-dsteres de dcidos 6~0x0-pirimidinil-fosféricos, -tiong
fosféricos, -tiolfosfdricos y ~tionotiolfosfdricos y ésteres %
de decidos 6-oxo-pirimidinil-fosfénicos y ~tionofosfénicos de !
la férmula (I), si halogenuros ésterses o halogenuros-amidas-ég
teres respectivamente, de los dcidos fosférico y ticl-, tiono-~
y tionotiolfosférico, o halogenuros-gsteres de 4dcidos fosfdni-

cos y tionofosfénicos, respectivamente, de férmula !

\ﬁ_m (|

i
!
i
'
i

RO

en la cual

R, R1 v X tienen los significados arriba indicados, ¥y Hal re-§
presenta haldgeno, preferiblemente cloro, se hacen reaccionar%
con 1,6-dihidro~4-hidroxi-6-oxo-pirimidinas de fdérmula |

i
|

(111)

en la cual

2
R, R3 y R4 tienen los significados arriba indicados, g
eventualmente en presencia de un aceptor de dcido y eventual-
nente en presencia de un disolvente.

Sorprendentemente los dsteres ¥y amidas-dsteres de !
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dcidos 6-oxo-pirimidinil-fosfdricos, -tionofosfdricos, -tiol-
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fosfdéricos y ~tionotiolfosfdéricos y ésteres de dcidos 6-oxo-p;§

rimidinil-fosfdnicos y ~tionofosfdnicos, muestran un efecto in;

gsecticida y acaricida mejor que los correspondientes ésteres

0,0-dialquil-O-pirimidinflicos del dcido tionofosfdrico ante-

riormente conocido de constitucidn andloga y de igual orienta-

cidn de actividad. Por consiguiente las sustancias segin la

presente invencidn representan un enriquecimiento real de la

tdenica.

tionotiolfosfdérico y la S5-cloro-1,6-dihidro-4-~hidroxi~-1-metil-

Si como materiales de partida, a titulo de ejenylo,

' se emplean el cloruro didster O-etil-S-n-propilico del decido

2—metiltio—6-oxo-pirimidina, el desarrollo de las rescciones

!

puede ser representado por los siguientes esquemas de férmwlas:i

CH
25 -Cl1 + HO- -CH

SCH
S 3 aceptor de 4cido

~
-

- HC1

n-C H S 1
37

SCH

3
CH j
B 50>L-o-' -CH,
nC_H,S

Las sustancias de partida a emplear estéﬁ definidas

i
H

i
i

en forma general por las fdérmulas (II) y (III). En las mismasé

sin embargo, representan con preferencia:

R alquilo lineal o ramificado con 1 a 4 dtomos de carbono;

i

R1 alquilo lireal o ramificedo con 1 & 3, alcoxi, alquiltio o i

!
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monoalquilamino lineales o ramificados con 1 a 4 dtomos de
carbono por cadena alquilica, o fenilo;

2 hidrdgenc, alquilo lineal o ramificado con 1 a 4, alcoxl ¢ ;
alquiltio lineales o ramificados con 1 a 3 dtomos de carbg‘
no, o dialquilemino con 1 a 3 dtomos de carbono por cadena
alquilicsa;

R3 alquilo o alquenilo conr hasta 4 dtomos de carbono por cade
na alquflica, respectivamente alquenilica;

r4 hidrégeno, cloro, bromo, metilo o etilo ¥

X azufre.

Los dateres y amidas-dsteres de deidos 6-oxo-pirini-

dinil-fosfdéricos, -tionofosfdricos, -tiolfosfdéricos y -tiono-
tiolfosféricos y ésteres de decidos 6-oxo-pirimidinil-fosfdni~
cos y -tionofosfdnicos (II) a emplear como sugtancias de par- i
tida, son conocidos y pueden ser preparados segin procedimien-!
tos geperalmente usuales descritos en la literatura.

Como ejemplos de los mismos, en detalle sean mencio—

nados:

los cloruros didsteres 0,0-dimetilico, 0,0-dietflico, 0,0-d-n-.

-propilico, 0,0-di-iso-propflico, 0,0-di-n-butilico, 0,0-di-isg

butflico, 0,0~di-sec-butilico, O-metil-O-etilico, O-metil—O-n—i

i
-propilico, O-metil-O~iso-propilico, O-metil-O-n-butilico, O~me!

=

t11-0-iso-butilico, O-metil-O-sec~butilico, 0-metil-O~fer-outin
lico, 0-8til-O-n-propflico, O-etil-O-iso-propilico, O-etil-O-n-~

~butflico, O-etil-O-sec-butilico, O-etil-O-iso-butilico, O-n- |

~propil-C-butflico y O=-iso-propil-0-butilico del dcido fosfdri-
|
{
los cloruros-dideteres 0,S-diretilico, 0,S-dietflico, O0,S-di-n~

1

-propflico, 0,S-di-iso-propflico, 0,S-d-n~butilico, O,S-d-iso-

1

co y los correspondientes tiono-andlogos; ademds,

butilico, O-etil-S-n-propflico, O-etil-S-iso-propilico, C-etil—

t
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-S-n-butilico, O—etil—s—sec—butilico, O-n-propil-S-etilico, 0-:
n-propil-S-eti{lico, O-n-propil-s-iso-propilico, O-n-butil-S-n-'!
-propf{lico y O-sec~butil-S—etilico del dcido tiolfosfdrico y

los correspondientes tiono-andlogos; ademds, los cloruros-éste%

res O-metilico, O-et{lico, O-n-propilico, O-isopropilico, O-n-;
~butf{lico, O-iso-butilico, O-sec-butilico y O—ter-but{lico de !
los dcidos metano-, etano-, n-propano, iso-~propanc-, n-butano-,
iso-butano-, ter-butano~, sec-butano y fenil-fosfdnico y 1los

correspondientss tiono-andlogos; ademds,

los cloruros-dsteres—amidas O-metil-N-met{lico, O-metil-N-wti- |

 lico, O-metil-N-n-propflico, O-metil-N-iso-propilico, O'etil-N%

-met{lico, O-etil-N-et{lico, O-etil-N-n-propilico, O-etil—Nnisé
~-prop{lico, O-n-propil-N-met{lico, O-n-propil-N-etflico, O-n- |
-propil-N-n-prop{lico, O-n~propil-N-iso~propIlico, O-iso-pro-
pil-N-met{ilico, O-isopropil-N-etilico, O—iso-propil—N-n-propi-?
lico, O-iso~-propil-N-iso-propflico, O-n-butil-N-metilico, O-n—%
butil-N-et{lico, O-n-butil-N-n-propflico, O-n-butil-l-iso-pro-
pflico, O-ter-butil-N-met{lico, O-ter-~butil-l-et{lico, O-ter- ;
~butil-N-n~-propflico, O-ter-butil-N-iso-propilico, O-iso-buxil;
~N-metf{lico, O-iso-butil-l-etilico, O-sec-butil-N-metilico y |
O-ssc~butil-N-et{lico del dcido fosfdrico y los correspondien-i
tes tiono-andlogos. |
Ias 1,6-dihidro—4-hidroxi-6-oxo-pirimidinag (III) a |
enplear ademds como materiales de partida pueden ser prepara-— E
das segin procedimientos conocidos de la literatura. i
Como ejemplos de las mismas, en detalle sean mencio-
nadas:
1-netil-, 1-etil~, {-n-propil-, 1-iso-propil-, 1-n-butil-, 1=

sec-butil-, 1-iso~butil~, i1~ter-butil-, 1-alil-, 1-butsn (2) 1

e {-buten(3)il-1,6-dihidro~4-hidroxi-6~oxo~pirinidina, ademds,

U o RSO
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- -etil-, 1-buten(2)il-5-bromo, 1-buten(2)il-5-cloro-, 1-bufen-

-7 -

{-metil-5-cloro-, 1-metil=-5-bromo-, 1-metil->-metil-, 1—metil-;
5-gtil-, 1=-etil=-5-cloro, 1=-etil-5-bromo-, 1-etil-5-motil-, i
1,5-dietil-, 1-n-propil-5-cloro, 1-n-propil-5~bromo-, 1-n—pro—;
pil-5-metil-, 1-propil-5-stil-, 1=igo=-propil-5-cloro-, 1-iso- |
-propil-5-bromo-, 1=-igso~-propil-=5-metil-~, 1—iso-propil-5-etil-,f
j-n-butil-5-bromo-, 1-n-butil-5-cloro-, 1-n-butil->-metil-,

{-n-butil-5-etil-, 1-iso-butil-5-cloro-, 1~-iso-butil-5-bromo-,

1-igs0-butil-5-metil-, 1-iso-butil-5-etil-, 1=-sec-butil-5-cloro;

1-sec-butil-5-bromo-, 1-sec-butil-5-metil-, 1-sec-butil-5-etil:
1-g1i1~5-bromo-, 1-2lil-5-cloro-, 1-alil-5-metil-, 1=21ilw5=

(2)i1-5-metil- ¥y 1—buten(2)il-5—etil-1,6-dihidro—4-hidroxi—5—

oxo-pirimidina; ademds, i
1,2-dimetil-, 1-etil~2-metil-, 1-n-propil-2-metil-, 1—iso—pro-:
pil-2-metil-, {-n-butil-2-metil-, 1-iso-butil-2-metil-, 1-sec-?
—butil-2-metil-, 1-alil-2-metil-, 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-, {-iso-propil-2-etil-, 1=n-putil-2-etil-, 1-iso-butil—i
2-g4il-, 1-sec-butil-2-etil-, 1-alil-2-etil-, 1~buten(2)il-2- ;
etil-, 1-buten(3)il-2-etil-, 1-metil~2-n-propil-, 1-etil-2-n- {
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—prop;l-?
4-g1i1-2-n-propil-, 1-buten(2)il-2-n-propil-, 1-buten(3)il-2-n
-propil—-, 1-metil-2-igo-propil-, 1-atil-2-igo-propil-, 1-n-proa
pil-2-iso-propil-, 1,2-di-iso-propil-, 1-n~butil=- 2—iso—propll—
1-iso~butil-2-igo-propil-, 1-sec-butil-2-iso-propil-, 1—alil—2'
~iso-propil-, 1-buten(2)il-2~isopropil-, 1-buten(3)il-2-iso- §
-propil-, 71-metil=-2-n-butil-, 1m~etill-2-n-butil-, 1—n—propil—2—?

-n-butil-, 1-iso-propil-2-n-butil~, 1,2-di-n-butil-, 1~-iso-bu~, i

$ile2=n-butil-, i-sec-butil-2-n-butil=-, 1-alil-2-n-butil-~, 1-bu
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~ poxi=-, 1-sec-butil-2-n-propoxi, 1-alil-2-n-propoxi-, 1-buhen~

-8 -

ten(2)il-2-n-butil-, 1-buten(3)il-2-n-butil-, 1-metil-2-meto- :
xi, 1-etil-2-metoxi, 1-n-propil-2-metoxi-, 1—iso-propil—2—me—E
toxi~, 1-n-butil-2-metoxi-, 1~iso~-butil-2-metoxi-, 1-sec=-bu~ l
til-2-metoxi-, 1-alil-2-metoxi-, 1-buten(2)il-2-metoxi-, 1-buj

ten(3)il-2-metoxi, 1-metil-2-etoxi-, 1-etil-2-etoxi, 1-n-pro- :
pil-2-etoxi~, 1-izo-propil-2-etoxi-, 1-n~butil-2-etoxi, 1—iso%
~butil-2-etoxi~, 1-sec-butil-2-etoxi-, 1-alil-2-~etoxi-, 1-Eu-!
ten(2)il-2-stoxi~, 1-buten(3)il—2-etoxi-, 1-metil-2-n-propo-
xi-, 1-etil-2-n-propoxi-, 1-n-propil-2-n-propoxi-, 1-isc-pro-

pil-2-n-propoxi~, 1-n-butil-2-n-propoxi~, i-iso-butil~2-pro~

(2)il-2-n-propoxi-~, 1-buten(3)il-2-n-propoxi-, 1-metil-zZ-iso- ;

~propoxi-, 1-etil-2-igo-propoxi-, 1-n-propil-2-isc-propozi-,

1=-iso-propil-2-iso-propoxi-, 1-n-butil-2-iso-propoxi-, 1-iso-

~butil-2-iso-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-, {-iso-propil-2-metiltio~-, 1-n-~butil-2-metiltio, %
1=iso~butil-2~metiltio~, 1-sec-butil-2-metiltio, 1-alil-2-me- :
tiltio-, 1-buten(2)il-2-metiltio-~, 1-buten(3)il-2-metiltio, §
1-metil-2-stiltio=, i-otil-2-etiltio-, 1-n-propil-2-stiltio-, |
1-isopropil-2-etiltio-, 1-n~butil-2-stiltio~, 1=-iso-butil-2- i
atiltio=~, 1-sec-butil-2-etiltio-, 1-alil-2-etiltio-, 1-buten— |
(2)il-2-stiltio-, 1-bu$en(3)il-2-etiltio-,.1ﬂmetil—2-nﬁpropil;
{

tio-, 1~etil-2-n-propiltio, I-n-propil-2-n-propiltio-, 1-iso-

~propil-2-n-propiltioc-, 1-n-butil-2-n-propiltio-, 1~iso-butil-
2-n-propiltio-, 1-sec-butil-2-n-propiltio-, 1-2lil-2-n-propil-
ti0-, 1-buten(2)il-2-n-propiltio—, 1-buten(3)il-2-n-propiltio-,

j-metil-2-iso-propiltio-, 1-etil-2-isopropiltio-, 1-n-propil—2§

-iso-propiltio-, 1-iso-propil-2-iso-propiltio-, 1-n-butil-2-
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 2-dietilamino-, ¥ 1-buten(2)il-2-dietilamino~, ¢ 1-buten(3)il-
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-igo-propiltio-, 1-iso-butil-2-isopropiltio-, 1-sec-butil-2-pra-

piltio-, 1-alil-2-n-propiltic-, 1~buten(2)il-2-isopropiltio-, :

,
1-buten(3)il-2~-n-propiltio~, 1-metil-2-dimetilamino-, 1—etil-2%
dimetilamino=-, 1-n-propil-2-dimetilamino-, 1-iso-propil-2-dimei
tilamino-, 1-n-butil-2-dimetilamino-, 1—iso-butil-Z-dimetilami7
no-, t-gec~butil-2-dimetilamino-, 1-glil~2-dimetilamino-, 1—bui
$on(2)il-2-dimetil-amino—, 1-bwten(3)il-2-dimetilamino-, i-ne-
til-2-dietilamino—-, 1-etil-2-dietilemino-1-n-propil-2-dietilami
no-, 1-iso-propil-2-dietilamino-, 1=-n=butil-2-dietilaminge-, 1-
iso-butil~2-distil-amino~, 1-sec-butil-2-dietilamino-, 1-alil-

2-dietilamino-, 1,6-dihidroxi-4-hidroxi-6~oxo-~pirimidine, ade-
mas:

1,2,5~trimetil~, 1,2,5-trietil-, {-iso~propil-2-metil-5-eiil-,
1~isopropil-2-metoxi-~5-cloro-, {=-igopropil-2-etoxi~S5~cloro-,
1-isopropil-2-propoxi-5-cloro-, 1-isopropil-2-metiltio-5-clo-
ro-, i-isopropil-2-etiltic-5-cloro-, t-isopropil-2-n-propiltio-
5~¢cloro—, 1-isopropil-2-dimetilamino-5-cloro-, 1-isopropil-2-
isopropiltio~, S5-cloro-1-isopropil-2-dietilamino-5-cloro-,
1~-isopropil-2~metoxi-5-bromo-, 1-isopropil-2-n-etoxi-5-bromo-,
1~isopropil=2-n-propoxi-5-bromo-, 1-isopropil-2-metiltic-5-bro
mo-, 1-isopropil-2-etiltio~5-bromo-, 1-isopropil—2—n—propiltioi
5-bromo-, 1-isopropil-2-isopropiltio-5-bromo-, 1~iso-preopil-2-

dimetilamino-5-bromo~, 1=-isopropil-2-dietilamino-5~bromo-,

1-isopropil-2-metoxi~5-metil-, 1-isopropil-2-etcxi-5-metil-,
{-igopropil-2-n-propoxi~5-metil-, 1-isopropil-2-etiltio=S-me-

tilo=-, 1-isopropil-2-metiltio~5-metil-, 1-isopropil-2-n-propilj
tio-5-metil=~, 1-isopropil-2~iscopropiltio=S-mstil-~, 1-isopropil4

2~dimetilamino-5-metil~, 1-isopropil-2-dietilamino~5-metil-,
1-isopropil-2-metoxi-5-etil-, 1~isopropil-2-etoxi-S-etil~,
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| bromo-, 1-etil-2-metiltio-5-bromo-, 1-etil-2-etiltio-5-bromo-,|

- 10 -

1-isopropil-2-n-propoxi-S5-etil-, 1-isopropil-2-metiltio-5-etil—,
1-isopropil-2-etiltio-5-etil-, 1-isopropil-2-n-propiltio=5- i
etil-~, 1-isopropil-2-isopropiltic-5-etil-, 1-isopropil-2-dime-
£ilamino-5-etil-, 1-isopropil-2-dietilamino-5-etil-, 1,5-dnaiq
—2-metil-, 1-otil-2-metoxi-5-cloro-, 1-etil-2-etoxi-5-cloro-, :
1-etil-2~-n-propoxi-S5-cloro-, 1-etil-2-metiltio-~5-cloro-, 1-etil
-2-etiltio~, S5-cloro-, 1-etil-2-n-propiltio-5-cloro-, 1-stil-2
~igo-propiltio=5-cloro~, 1-etil-2-dimetilamino-5-cloro~, 1-etil
—2-dietilamino-S5~cloro~, 1-etil-2-metil-5-bromo-, 1-etil-2-me-
toxi~-5-bromo-, 1-etil-2-etoxi-5-bromo-, 1-etil-2-n-propoxi->- |

1-@til~2-n-propiltio-5-bromo-, 1-etil-2-isopropiltio-5-bromo-,

1-etil-2~dinetilamino~5-bromo=, 1-stil-2-dietilamino-5-bromo-,
1-etil~2, 5~dimetil~, 1-etil-2-metoxi-5-metil~, 1-etil-2-etoxi€
S-metil—, 1-etil-2-n-propcxi-S-metil-, 1—etil—2-metiltio—5-me%
$31-, f-etil-2-etiltio—S-metil-, 1-etil-2-n-propiltio-5-metil-,
1=gtil=-2-isopropiltio-S-metil~, 1-etil-z—dimetilamino-5—metili,
1-etil-2-dietilamino-5-metil-, 1,5-dietil-2-metoxi-, 1,5~dieti
xi-, 1,5-distil-2-n-propoxi-, 1,5~dietil-2-metiltio~, 1,5-die{
til-2-etiltio~, 1,5~dietil-2-n-propiltio-, 1,5-dietil-2~-iso- ;
-propiltio-, 1, S-diet1l—2—dbnetil—am1no~, 1y 5—dietil-2-d1et11~

'
H

amino~, 1-n~-propil-2-metil-5-etil-, 1-n-propil-2-metoxi~5-clo-

10—, 1-n-propil-2-etoxi~S-cloro-, 1=n=propil=-2-n-propoxi-5-clol

T0~-, 1-n-propil-2-metiltio-5~-cloro-, 1-n~propil-2-etiltio-5-

cloro~, 1=-n=propil~2-n-propiltio-5-cloro-, 1-n-propil-2-isopry

piltio=5-cloro~, 1-n-propil-2-dimetilamino-5-cloro-, 1-n~-pro-
pil-2-dietilamino~5-cloro-, 1-n~propil-2-metoxi-5-bromo-, 1-n-
propil-2-etoxi~5~bromo-, 1-n-propil-2-n-propoxi->5-bromo-, 1—n%
propil-2-metiltio-5-bromo-, 1-n-propil-2-etiltic-5-bromo-, 1-&

~propil-2-n-propiltio-S~bromo-, 1-p-propil-2-igopropiltio=5- i
1
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bromo-, 1-n~-propil-2-dimetilamino->5-bromo-, 1-n~propil-2-die-

tilamino-5-bromo—~, 1-n-propil-2-metoxi-5-metil-, 1-n-propil-2

etoxi~S5-metil-, 1-n-propil-2-n~propoxi-5-metil-, 1-n~propil-2-
~-metiltlio-5-metil~, 1-n-propil-2-etiltio~5-metil-, 1—n—propi1J
9en-propiltio-5-metil-, 1-n-propil-2-iso-propiltio-S-metil-, ;
1=-n-propil-2-dimetilamino=5-metil-, 1-n-propil-Z—dietilamino-g
-metil-, 1-n-propil-2-metoxi-5-etil-, 1-n-propil-2-etoxi-5-

etil-, 1-n-propil-2-n-propoxi-, 5-etil=, I-n-propil-2-metil-
tig~5~etil~, 1-n-propil-2-etiltio-5-etil~, 1-n-propil-2-iso-
~propiltio-5~stil=-, 1-n~propil-2-dimetilamino-5-etil-, fj-n-2-

dietilamino-5-etil-, 1-alil-2-metil-5-cloro-, 1-alil-2-metoxi-
5-cloro-, 1-alil-2-etoxi~5-cloro-, 1—alil-2-n-propoxi-S—cloro%,
{mglil-2-metiltio=5~-cloro-, 1-alil-2-etiltio=5-cloro-, 1-alil%
2-n-propiltio-5~-cloro~, 1-alil-2-isopropiltic-5-cloro-, 1-aliﬁ—
2-dimetilamino-5-cloro=-, 1-alil-2-dietilamino-5-¢cloro-, 1—alif
~2-metil-5-bromno-, 1-alil-2-metoxi-5-bromo-, 1-alil—2—etoxi-5%
bromo=-, 1-alil=-2-n-propoxi-5S5-~bromo-, 1-&111—2—metiltic-5-bro—%
mo-, 1-alil-2-etiltio~5-bromo-, 1-alil—2-n—propiltio-S—bromo—é
1-alil-2-isopropiltio-5-bromo-, 1—alil—2-dimetilamino-5-bromo:,
1-alil-2-dietilamino-5-bromo-, 1-alil-2,5-dimetil-, 1-alil-2-|

netoxi~-5-metil—-, 1-glil-2-etoxi-5-metil-, 1-alil-2~n—propoxi-ﬁ

-metil-, 1-alil-2-metiltio-5-metil-, 1-alil-2-etiltio--metil-,

1=2lil-2-n-propiltio~5S5-metil~, 1—alil—2—isopropiltio~S-metil—,
{=-glil-2-dimetilamino-5-metil-, 1-alil-2-dietilamino-5-metil-,
1-alil-2-metil=5=-etil-, 1-alil~2-metoxi~->-etil-, 1-a1il—2—etg%
Xi=5-etil=, 1-glil~2-propoxi~5=-etil-, 1—alil-2-metiltio-5~etiﬁ-,
1-alil-2~gtiltio=~5~etil=, 1=2lil-2-n~-propiltio-5-etil-, 1-alif—
2-isopropiltio-5-etil-, 1-allil-2-dimetilamino-3-etil ¥y 1-a111%

2-dietilamino=b5-etil=-, 1,6-dihidro—4-hidroxi-6-oxo-pirﬁnidinaﬂ

El procedimiento para la produccidn de los compuss-i
1
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tos segin la invencidn es realizado preferiblemente con el
empleo concomitante de disolventes y diluyentes apropiados.
Como tales entran en consideracidn prdcticamente todos los di-
solventes orgdnicos inertes. A &éstos pertenecen particularmegg

te los hidrocarburos alifdticos y aromdticos, eventualmente |

clorados, tales como benceno, tolueno, xileno, nafta, cloruro
de metileno, c¢loroformo, tetraclorurc de carbono, clorobeace-
no, los dteres, por ejemplo €ter dietflico y dter dibutilico,
dioxano; ademds las cetonas, por ejemplo acetona, metiletil—

cetona, metilisopropilcetona y metilisobutilcetona, ademds los

Como aceptores de dcido pueden encontrar empleo to-

dos los usuales agentes ligadores de 4cido. Comprobaron ser

eficaces particularmente los carbonatos y alcoholatos de dleca !

¥

1i, tales como'los carbonatos de sodio y de potasio, los meti-
latos y etilatos de sodio y de potasio, ademds las aminas ali—%
fdticas, aromdticas o heterocicliéas, por ejemplo trietilami-
ra, trimetilamina, dimetilanilina, dimetilbencilamina y piri-
dina.

Ia temperatura de reaccidn pusde ser variada dentro
de mdrgenes dmplios. Por lo general se trabaja entre 10 ¥

. )
120°C, preferiblenente entre 35 y 8 C.

Se deja desarrollar la reaccidn generalmente a la
presidn normal. i

Para la realizacidn del procedimiento, se aplican
las sustancias de partida preferiblemente en proporcidn squi-
molar. Un exceso de uno u otro de los componentes no aporta
ninguna ventaja sustancial. Por lo general se reunen los com—E
ponentes de reaccidn en uno de los disolventes indicados y seé

los agitan durante una o varias horas, en la mayoria de los cg:
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sos a una temperatura algo elevada, para completar la reaccidn.
Subsiguientemente se agrega un disolvente orgdnico, E
por ejemplo tolueno, a la mezcla de reaccidn y se elabora la
fase orgdnica segun mdtodos usuales, por lavado secado y elimi+
nacidn del disolvente por destilacidn. ;
Los nuevos compuestos se presentan a menudo en formai
de aceites que, en la mayorfa de los casos, no pueden ser des-—i
tilados sin descomposicidn, pero que pueden ser liberados de

los ¥ltimos componentes voldtiles y asi purificados por llama-

da "destilacidn incipiente", vale decir, por un calentamiento

elevadas. Para su caracterizacidn sirve el Indice de refrac—

cidn. Algunos compuestos se presentan en forma cristalina con

un punto de fusidn neto.

Como ya se ha mencionado varias veces, los dsteres y
amidas-dsteres de 4cidos 6-oxo-pirimidinil-~fosfdrices, ~tiono-!
fosfdricos, ~tiolfosfdricos y -tionotiolfosfdricos y dsteres |
i

de dcidos 6-oxo-pirimidinil-fosféricos y —~tionofogfdénicos de

ecuerdo con la invencidn se distinguen por una eficacia insec-:
ticida y acaricida sobresaliente. Son eficaces contra parési—f
tos de plantas, antihigidnicos y de provisiones y en el sector
de la medicina veterinaria contra ectopardsitos. A una baja

fitotoxicidad, tienen un buen efecto contra insectos tanto chu

padores, como mordedores y contra dearos.

Por esta razén los compuestos segin la invencidn pug |

den ser aplicados como parasiticidas con buen resultado en eli
sector de la proteccidn de plantas, asi como en los sectores
de la higiene y de la proteccidn de provisiones. i

A uwna buena tolerabilidad por las plantas y a una faé

i
1

vorable toxicidad para animales ds sangre callente, las sustan—
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cias amctivas se prestan para combatir pardsitos animales, par-;
ticularmente insectos, ardcnidos y nematodos que ocurren en g
la agricultura, en la silvicultura, en el sector de la protec—z
cidn de p;ovisiones y materiales, asi como en el sector ds la
higiene. Son eficaces contra espécies normalmente sensibles g
y resistentes, asi como contra todos los estados o estados_'in—i
dividuales de desarrollo.
A los pardsitos arriba mencionados pertenecen:
Del orden de los isdpodos, por sjemplo Oniscus asellus,

Armadillidium vulgare, Porcellio scaber.

del orden de quildpodos, por ejemplo Geophilus carpophagus,
Scutigera spec.

Del orden de Symphyla, por ejemplo Scutigerella immacwlata,
Del orden de los tisanuros, pér ejemplo lepisma saccharina,
Del orden de Collembola, por ejemplo Onychiuros armatus. :
Del orden de ortdpteros, por ejemplo Blatta oriantalis, Peri-~ i
planeta americana, Leucophaea maderse, Blattela germanica, i
Acheta domesticus, Gryllotalps spp., Lucusta migratoria migra-.
torioides, Melanoplus differentialis, Schistocerca gregaria.
Del orden de dermdpteros, por ejemplo Forficula auricularia,
Del orden de los isdpteros, por ejemplo Retlculitermes spp.
Del orden de Anoplura, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Pem-
phigus spp., Pediculus humanus corporis, Hasmatopinus spp.,
Linognathus spp.

Del orden de Mallophaga, por ejemplo Trichodectes spp, Damali-

nea spp.
Del orden de los tisandpteros, por ejemplo Hercinothrisp femo-
ralis, Thrips tabaci.

Del orden de los heterdptercs, por ejemplo Eurygaster spp, Dys
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dercus intermedius, Piesma gquadrata, Cimex lectularius, Rhod- !

nius prolixus, Triatoma spp. i
Del orden de los homdpteros, por ejemplo Aleurodes brassicae,{
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, '
Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralis fgbae, Dora{
lis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosipj
hvm évenae, Myzus spp., Phorodon humuli, Rhopalosiphum radi,
Empoasca spp., Buscelis bilobatus, Nephotettis xincticeps,
Lecanium corni, Saissetie oleae, laodelphax striatellus, Nila-
parvata luges, Aonidiella_aurantii, Aspidiotus hederas, Pseu—i

dococcus spp., Psylla spp,

Del orden de los lepiddpteros, por ejemplo Pectinophora gossy=-
piella, Bupalus piniarius, Cheimatobila brumata, LithocolletisE
blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella maculipennis, Ma- ;
lacosoma neustria, Euproctis carysorrhoea, ILymantria spp.,
Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp.h
Buxoa spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., La-i
phygma exigua, Mamestra brassicae, Panclis flammea, Prodenia '
litura, Spodoptera spp., Trichoplusiani, Carpocapsa pomone-
lla, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia !
kuehniella, Galleria mellonella, Cacoscia podana, Cepus reti-
culana, Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona i

magnanima, Tortrix viridana.

Del orden de los coledpteros, por ejemplo Anobium punctatum, §
' i
1

Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides
obtectus, Hylotrupes bajulis, Agelastica alni, Leptinotarsa de

cemlineata, Phasedon cochlearige, Diabrotica spp., Psylliocdes

Chrysocephala, Epilechna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephi—é
|

lus surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhyn—i

chus sulecatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrynchus assisimi—?
i
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lis, Hypero postica, Dermestes spp., Trogoderma spp., Anthre- :
nus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptl
nus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloidss, Tribolium !
spp., Tenebrioc molitor, Agrictes spp., Conoderus spp., Melo-
lontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zea-
landica.

Del orden de los himendpteros; por ejemplo Diprion spp., Ho-

plocammpa sSpp., Laesius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spD.

Del orden de los dfpsros, por ejemplo A8des spp., Anophelas

spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fénnia,

t

~ SDPDe., Calliphora erythrocephala, Iucilia spp., Chrysomya spp.ﬁ
- |

Cutersbra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys !
spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia-spp.J
Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyos—
cyanmi, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa. |
Del orden de los sifondpteros, por ejemplo Xenopsylla cehopisi
Ceratophyllus spp. ;

Del orden de los ardenidos, por sjemplo Scorpio maurus, Iatro-
i

dectus mactans.

Del orden de los dcaros, por ejemplo Acarus siro, Arg2s Spp.,
Orniyhodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis,
Phyllocoptruta oleiovora, Boophilus spp., Rhipicephalus spp.,
Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes Spp.,
Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia
praetiosa, Pancnychus spp., Tetranychus spp.

Ia aplicacidn de las sustancias activas segun el
invento es efectuada en forma de sus formulaciones corrieﬁtes§
en el comercio y/o de las formas de aplicacidn preparadas de %
estas formulaciones. ;

El contenido de sustancia zctiva de las formas de
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aplicacidn preparadas de las formulaciones corrientes en el
comercio, puede variar dentro de limites amplios. Ia concen-

tracidn de la sustancia activa de las formas de aplicacidn

puede estar entre 0,0000001 y 100 % en peso de sustancia acti-

va, preferiblemente entre 0,01 y 10 % en peso.

La aplicacidn proceds en una forma usual adapiada
a las formas de aplicacidn.

Fn la aplicacidén contra pardsitos antihigiénices y
de provisiones, las sustancias activas se distinguen por wn
gsobresaliente efecto residual sobre madera y arcilla, asi no-
mo por una buena resistencia a dlcalls sobre bases encaladas.

Ias sustancias activas pueden ser elaboradas, en las

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

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

concentrados de suspensidn-emulsidn, polvos desinfectantes de !

semilla, sustancias naturales y sintéticas impregnadas con sugé
tancias activas, encapsulaciornes finisimas en sustancias poli-i
meras ¥ en envolturas para semillas; ademds, en formulaciones :
para dispositivos de fumigacidn, tales como cartuchos, latas,
espirales y similares de fumigacidn, asi como formulaciones
de nebulizacidn en frio 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 liquidos, gases licuados
'
puestos bajo presidn y/o vehiculos sdlidos, eventualmente con f

el empleoc de agentes tensioactivos, vale decir, emulsivos y/o i

agentes dispsrsantes y/o agentes espumantes. En el caso de la

1

utilizacidn del agua como diluyente, pueden emplearse por ejegf

j
plo tambidn disolventes orgdnicos como disolventes auxiliares.?
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Entran en consideracidn esencialmente, como disolvenf
tas lfquidos: hidrocarburos aromditicos, tales como xileno, to-f
lueno, benceno o alquilnaftalencs; hidrccarburos aromdticos o |
aliféticos‘clorados, tales como clorobencenos, clorocetilenos
o clorurc de metileno; hidrocarburos alifdticos, tales como ci
clohexano, o parafinas por ejemplo fracciones de aceits mine-
ral; alcoholes, tales come butanol o glicol, asi como sus dste
res y dteres, cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, mg
tilisobutilcetona o ciclohexanona, disolventes fuertemente po-

lares, tales como dimetilformamida y sulfdxido de dimetils,

liquidos que a la temperatura normal y a la presidn normal-son%

- a
£8500508, por ejemplo gases impelsntes de aerosoles, fales co-;

i
mo hidrocarburos, halogenados, asi como butano, propano, ritrd:

geno y didxido de carbono, como vehIculos sdlidos: minerales i
naturales molidos, tales como caolines, arcillas, talco,rcretas
cuarzo, atapulguita, montmorillonita o tierra de diatomeas, y

minerales sintéticos molidos, tales como decido silicico alta- %
mente disperso, 6xido de aluminic y silicatos; como vehiculos ;
sdlidos para granulados: pledras naturales quebradas ¥ fraccio%

t
i

E

lomita, asf como granulados sintéticos de harinas inorgdnicas E

i

¥y orgdnicas, asi como granuladcs de material orgdnico, tales |
como aserrines, cdscaras de nueces de coco, mazorcas, Yy tallos
de tabaco; como agentes emulgsionantes y/b espumantes: emulsi-

vos no iondgenos y anidnicos, talss como ésteres de polioxietl

sos, por ejemplo éteres alquilarilpoliglicdlicos, sulfonatos

|
|
|
i
!
leno y 4cidos grasos, dteres de polioxisetileno y alcoholes grg%
i
i
E
de alquilo, sulfatos de alquilo, sulfonatos de arilo, asi como |

hidrolizados de proteinss, como agentes dispersantes: por ejem:
H
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plo lignina, lejfas de desecho de sulfito y metilcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse agentes adhe-

rentes, tales como carboximetilcelulosa, polimeros pulverulsn-

tos, granulares o en forma de ldtices naturales y sintéticos,

tales como goma ardbica, alcohol polivinflico, acetato de poll%

vinilo.

Pueden emplearse colorantes, tales como pigmentcs inc

gdnicos, por ejemplo dxido de hierro, dxido de titanio, azul de

ferrocianuro, y colorantes orgdnicos, tales como alizarina, co-

lorentes azoicos de ftalocianina metdlica, y micronutrientes,

 tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalfo,.

molibdeno y zinec. 7

Por lo general, las formulaciones contienen entrs
0,15y 95 % en peso de sustancia activa, preferiblemente entre
0,5y % %. '

EJEMPIO A
Ensayo con Plutella.
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente : 1 parte en peso de éter algquilaril-poliglicdlico.

Para obtener una preparacidn 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-
da de emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la
concentracidn deseada.

La preparacidn de sustancia activa es rociada sobre
hojas de col (Brassica oleracea) hasta su mojadura al grado ds
formacidn de rocfo, y sobre las mismas se colocan orugas del
arafiuelo de las coles (Plutella maculipennis).

Al cabo de los tiempos indicados, se detsrmins la

destruccidn en %, significando 100 % que fueron matadas todas

|
!
!
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las orugas, mientras que O % significa que no fud matada nin~ |

guna oruga.

tismpos de evaluacidn y los resultados constan en la siguiente

Las sustancias activas, sus concentraciones, los

tabla A:
TABLA A
(Ensayo con Plutella)
Substancia concentracién grado de destruccion
activa de la gubstancia en % al cabo de 3
activa en % dfas, o
(OC H )

CH,S- 0,1 100

0,01 0
(conocido)
P (oC H )
0,1 100
0,01 100
ﬂ (OCH )

CHa~{/ \ 0,1 100

0,01 100
H
3 N
P (OC H )
2

0,1 100
0,01 100




TABLA A (continuacién)
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(Ensayo con Plutella)
Substancia concentracién grado de destruc-
activa de la substan- cién en % al cabo
cia activa en %] de 3 dias.
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 16¢C
0,1 100
0,01 100
H3
3ioc u)
\ 252
iso-C H - 0,1 100
37 0, 01 100
CH3
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Substancia

concentracién de grado de destrucH
activa la substancia acti~ | cién en % al cabo
va en % de 3 dfas
]
0,1 100 -
0.01 100
|
]
0,1 100 |
0, 01 106
0,1 100
0,01 100
0,1 100
8,01 100
CH




( Ensayo con Plutella)

Substancia concentracién de | grado de destruc-
activa la substancia ac- | cién en % al cabo
tiva en % de 3 dfas
O- \
iso-C H ~// \ OC H 0,1 100
3 \ 25 0,01 100
CH
3
I
-P (OCH)
32
CH O-/7 \ 0,1 100
3 0,01 100
C‘H3
j (OC H_)
2 52
CH O-{/ \ 0,1 100
3 0,01 100
& ‘
3
H
25
C.H 0,1 100
2 0,01 100

- 23 -
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TABLA A (continuacién)

(Ensayo con Plutella)

Substancia concentracién de grado de destruc-
activa la substancia ac~ {cién en % al cabo
tiva en % de 3 dfas
-P(OC H))
252
CH,S- 0,1 109
0,01 100
CH
.3
b H
0O- 2 35
/ ocH
25
CH S-{(/ \ 0,1 100
3 \\ 0,01 100
CH o]
3
CH
‘ - 3
C H ~-iso
CH_S-{/ \ 37 0,1 100
3()1;% 0,01 100
1
3 CH
25
P\sc H -n
CH_S- 3.7 0,1 100
3 0,01 100
CH
OoC H
2 5
: \\IH-C H -iso 01 100
/7 N\ '
CHSS 0,01 100
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(Ensayo con Plutella)
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Subatancia concentracién de grado de destruc-
activa la substancia activa | cién en % al cabo de
en % 3 dias
) O-ﬁ {OC H)
5 2
0,1 160
CHSS- / N\ 0,01 100
CH -CH=CH2

0,1 100

0,01 100

CH -{/ \ 0,1 100

3 0,01 100

C H
25
-L (OCH )-
32
iso-CsH - 0,1 100
7 0,01 100
H
3
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{ insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)
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Substancia concentracién de la| grado de destruc-
gubstancia activa en| ciénen % al cabo
% de 3 dfas.
~-P (OCH )
32
0,1 100
0,01 100
3 7 1
O-P (OC H)
/ 2 52
0,1 100
0,01 1090
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 100
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(insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)
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Substancia fzoncentracién de la grado de destruc-
activa substancia activa en |cién en % al cabo
% de 3 dfasg

@(OC H)

2852
CH S- 0,1 100
0,01 100

(OC H )
CH,S- 0,1 100
0,01 90
2 5

C H
CH S~ 0,1 100
0,01 100

i
7

(OC H )
c H -{/ \ 0,1 100
\ 0,01 100

CH
25




TABLA A (continuacién)

{(insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)

- 28 -

Substancia corc entracién de 1a  |grado de destruc-
activa substancia activa en |cién en % al cabo
% de 3 dias
[
O-P (OC H )
4 52
C H i- -Br 0,1 100
37 | 0.01 100
CH
.3 MAT 3892
I
N-j-P (OCH )
32
CH O=-// 0,1 100
3 / 0,01 100
CHi
37
0-P (OC H)
) 2 52
CH O-{/ \

3 0,1 100
/ 0,01 100
CHi

3 7
S
JID/CH
O- <5 3
C H
) 5 0,1 100
CH,S-{/ 2 0,01 100
. O
CHIi
g3 7




TABLA A (continuacibn)

(Ensayo con Plutella)

- 29....

(Insectos nocivos para plantas)

Substancia concentracién de la |grado de destruc-
activa substancia activa en |[cién en % al cabo
% de 3 dfas
O= (OCH)
0,1 100
0,01 100
O- P(OC H )
0,1 100
0,01 100
(OCH )
ic H S=-47 \ 0,1 100
0,01 100
O- g(OCH )
-// \
iC H SQ 0,1 100
0,01 100
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TABLA A (continuacién)

(Insectos nocivos para plantas)

(Ensayo con Plutella)

Substancia concentracién de la grado de destruccién
~ activa subatancia activa en den % al cabo de 2
% dfas.
i
-P (OCH )
32

(CH ) N- 0,1 . 100

32 0,01 100.

CH \)
3

)
52

1 100
, 01 100
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EJEMPIO B
Ensayo con Tetranychus (resistente). !
Disolvente: 3 partes en peso ds acetona.
Emulgente : 1 parte en peso de dter alquilarilpoliglicdlico.

Para la produccidn de una preparacidn adecnada de

sustancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia
activa con la cantidad indicada del disolvents y la cantidad
indicada @el emulgente y se diluye el concentrado con ague
hasta la concentracidn deseada.

Con la preparacidn de sustancia activa, unas plan-

por todos los estados ds desarrollo del dearo hilador comin o
dcaro hilador de habichuelas (Tetranychus urticae), son rocia-:

das hasta su grado de mojadura de formacidn de gotas.

Al cabo de los tismpos indicades, la destruccidn es

determinada en %, significando 100 % que fusron matados todos i
los dearos hiladores; 0 % significa que no fueron matados nin-'
gunos dcaros. |

Ias sustancias activas, las concentraciones de las |

sustancias activas, los tismpos de evaluacidn y los resultados§

constan en la siguiente tabla B:




TABLA B

( Ensayo con Tetranychus)

- 32 -

Substancia concentracién de la grado de destruc-
activa substancia activa en |cién en % al cabo
% de 2 dfas
. -L (OC H)
92 52
CH S-{/ \ 0,1 0
3 -— .
CH
3
{conocido
O-P (OC H))
( 2 52
iso~C H = 0,1 85
27 0,01 0
CH
3
(conocido)
B
-P (OC H )
252
/ N
0,1 100
0,01 100
CH3 O
0,1 100
0,01 100




TABLA B (continuacién)

(Ensayo con Tetranychus)

- 33 -

Substancia concentracién de la grado de destruc
activa substancia activa en ¢idn en % al cabo
% de 2 dias
0, 1 100
0,01 - 100
0,1 100
0, 01 100
C3H7 ~-ig0
iso-C‘3 0,1 100
0,01 30
iso-C H -7 \ 0,1 100
8 7 / 0,01 100
CH
3




TABLA B {continuacién)

(Ensayo con Tetranychus)

_34...

Substancia ‘concentracibn de la grado de destruc-
activa subatancia activa en| cién en % al cabo
% de 2 dfas
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 100
CH
3
OC H
OC H -n 0,1 100
1so-C 0,01 100
ocC H
C H -n 0,1 100
iso-C H7- 0,01 95
(H/
3
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TABLA B { ¢ ontinuacién)

(Ensayo con Tetranychus)

Substancia concentracién de la grado de destrucy
activa substancia activa en cién en % -"al ca-
% bo de 2 dias
-P (OCH )
32 0,1 100
CH, O~ 0,01 100
A
3
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 100
| o
..p/ 25
T~oc H
CH S- 25 0,1 100
3 0,01 100
" éH
3




T ABLA B

(Ensayo con Tetranychus)
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{ c ontinuacién)

Substancia concentracién de | grado de destruc-
activa la subsgtancia activd cién en % al cabo
en % de 2 dfas
I cn
O-Br 3
TocC # -iso
CH S- -t 31 0,1 100
3 0, 01 99
CH3
-P(OC H)
2 52
CH,S- 0,1 100
0,01 98
CH -CH=CH
2. 2
" CH
j/ 25
~Noc = ,
CH S- 25 0,1 100
3 0,01 95
2 2
-P(OC H)
2
0,1 100
CHS- 0,01 100
CH

25




TABLA B

( ¢ ontinuacién)

(Ensayo con Tetranychus)

- 37 -

grado de destruc

Substancia concentracién
activa de 1a substancia cién en % al cab
activaen % de 2 dias
)-i (OCH )
22
iso~C H = 0,1 100
3 0,01 99
3
-bocH )
32
CH_-{/ \ 0,1 100
3 0,01 109
Hi
37
O-E (OC H)
2 52
CH - 0,1 100
3 0,01 100
CH
g3 7
SI
0O-P (OCH )
32
CH S-{/ N 0,1 100
3 0,01 90
CH
3 7
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TABLA B (continuacién)

(Ensayo con Tetranychus)

Substancia concentracién grado de destruccién
activa de la substancia en % al cabo de 2
activa en % dfas
S
O-P (OC H )
CH 5-F7 N 0,1 98
0,01 90
(OC H
C H - 0,1 100
0, 01 100
P (OCH )
CH O- 0,1 100
0,01 100
(O(, H )
O-
CH, 0,1 100
0,01 100
C H 1




”"\ .’\
. - 39 -
TABLA B (Continuacidn)
(Ensayo con Tetranychus)
Substancia concentracién grado de destrucecibn
activa de la substancia en % al cabo de 2 dias
activa en %
O 2
C H
("H 0,1 100
0,01 100
XL (OCH )
CH- 0,1 . 160
25 / 0,01 99
CH
9 5
(OC H )
52
C H 0,1 100
0,01 100
(OCH )
iC H S- 0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 90
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da es diluida con agua hasta las concentraciones menores deseg

EJEMPIO C !
Ensayo con larvas de mosquitos.
Animales de ensayo: larvas de A8des aegypti.
Disolvente: 99 partes en peso de acetona.
Emulgente: 1 parte en pesc de dter bencilhidroxidifenilpoliﬁ
glicdlico. i
Para obtener una preparacidn adecuada de sustarcia
activa, se disuslven 2 partes en peso de la sustancia activas

en 1000 partes en volumen del disolvente gue contiene el emul

sivo en la cantidad arriba indicada. Ia solucidn asi obleni-

das.

Se introducen las preparaciones liguidas de sustan-— !

l}

cia zetiva en unos vasos y subsiguientemente en cada vaso se

colocan unas 25 larvas de mosquitos. :
Al cabo de 24 horas, se determina la destruccidn en'!
%, significando 100 % que fueron matadas todas las larvas, ?
mientras que O % significa que no fud matada ninguna larva. i
Las sustancias activas, sus concentraciongs, los
animzles de ensayo y los resultados constan en la sigulente :

$abla C:




TABLA C

( Ensayo con larvas de mosquitos)

- 41 -

Substancia

concentracién de la

grado de destruccién

activa subsgtancia activa en en %
la solucién en ppm
S .
OoC H
2 5
C H 10 106
2 5 1 N
3H7-1sao
(conocido)
1 100
0,1 100
3
Q o-P (OC H)
2 52
1 100
CH.
3 CH
CH, )




TABLA C (continuacién)

(Ensayo con larvas de mosqguitos)

grado de destruccién

Substancia concentracién de la -
activa substancia activa en%
en la solucién en ppm.
S
CH
-1"<CO 2 5
\ 2H5 1 100
H
3 &cm
3
S
“ SC H -n
O-P< 31
OC H 1 160
25
CH .
CH
3
1 100
Q Tl OC H
o-p~~ 25 1 100
NS \0ch -n
e
Cl 5
H -iso
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TABLA C (continuacién)

(Ensayo con larvas de mosquitos)

Substancia concentracién de la grado de destruc=
activa substancia activa cion en %
en la solucién en ppm.
1 100
1 100
3 H -iso
37
i oC H
-P /25
J Noc A 1 100
-
H
"l
H
3
CH
- 2.5
N ' H
25 1 100
-
CH 7
3 CH,
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TABLA C (continuacién)

(Ensayo con larvas de mosquitos)

Substancia concentracién de la grado de destrucH
activa substancia activa cibn en %
en la solucién en ppm.

-P (OCH )
32 ] 1 100
CH,
OCH,
I
1 100
1 100

1 100




TABLA C (continuacién)

(Ensgyo con larvas de mosquitos)

- 45 -

concentracién de 1a

grado de destruc

Substancia
activa subgtancia activa cién en %
en la solucién en ppm
-i (OC H)
DN 2 52
1 100
s
CHyCH:CHp “SCH
1 ocw
- \ 25
CH 1 100
2 5
1 100
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| agua hasta la concentracidn deseada.
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EJEMPIO D
Ensayo de concentracidn limite / efecto sistémico por via de
las raices I.
Insecto de ensayo: Myzus persicae.
Disolvente: 3 partes en pesso de acetona.
Emulgente: 1 parte en peso de dter alquilarilpoliglicdlico.

Para la produccidn de una preparacidn adecuada de

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

activa con la cantidad indicada del disclvente, se agrega -a

cantidad indicada de emulgente y se dilwye sl concentrado con

Ia preparacidn de sustancia activa es mezclada Inti

mamente con el suelo, siendo prdcticamente sin importancia la |
concentracidn de la sustancia activa en la preparacidn; es de%
cigiva solamente la cantidad en peso de sustancia activa por
unidad de volumen de suelc, que se indica en ppm (= mg/1). Sei
carga la tierra trétada en macetas y en éstas se planta col |
(repollo) (Brassica oleracea). Asi la sustancia activa Puede§
ser absorbida por las raices de las plantas del suelo ¥y puede;
ser transportada a las hojas. E

Para la comprobacidn del efecto sistémico por via de%
las raices al cabo de 7 dfas se colocan los animales de ensayog
arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al cabo de%
otros 2 dias se procede a la evaluécidn, contdndose © estimén—ﬁ
dose el nimero de animales muertos. De la cantidad destruida i
se deduce el efecto sistémico pof via de las raices de la sus-%
tancia activa. El mismo es de un 100 % si estdn destruidoes tg%
dos los znimales de ensayo, y de un O % si sigue viviendo exagé
tamente igual numero de insectos de enseyo que en las plantas 2

testigos que crecen en tierra no tratada. ;
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las sustancias activas, las cantidades de aplicacidn

¥ los resultados constan en la sigulente tabla D.
TABLA D

Ensayo de concentracidn limite / efecto sistémico por via de

las raices
MYZUS PERSICAE .
Substancia grado de destruccién en % a una e¢oncen-
activa tracién de la substancia activa de 20 ppm
s
I/ cH 0
ocC H
3™CH- -o P<
cH.” oc H
3
{conocido)
S oC H
IV 2
\oc H
(CH) CH- 100
32
100
- l 100
& CH
CH 3
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TABLA D (continuacién)

Ensayo de concentracién lfmite, efecto sis¥mico por via
de las raices.

"MYZUS PERSICAE

Substancia grado de destruccién en % a una con
activa centracién de la substang¢ia actiiva d
20 ppm.
S
1\L/oc H
- "2 5
~~oc =
25 100
H
3
[ oc.n
_1‘,/ OC2
Soc H
CH - 25 100
3
CH
3
OoC H
- 25
\c H
CH - ‘ 2 5 100
3
100
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| agua hasta la concentracidn deseada.
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EJEMPIO E

Ensayo de concentracidn 1limite / efecto sistémico por via de
las raices II.
Insecto de ensayo: larvas de Phaedon cochlearise.
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente : 1 parte en peso de dter alquilarilpoliglicdlico.

Para la produccidn de una preparacidn adecuada de
sustanciza activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia
activa con la cantidad indicada del disolvente, se agrega :a

cantidad indicada de emulgente y se diluye el concentradc con

Ia.preparacidn de sustancia activa es mezclada Inti-
memente con el suelo, siendo prdcticamente sin importancia lai
concentracidn de la sustancia activa en la preparacidn; es de-
cisiva solamente la cantidad en peso de sustancia activa por
unidad de volumen de suslo, que se indica en ppm (= mg/1). Se
carga la tierra tratada en macetas y en éstas se planta ool
(repollo) (Brassica oleracea). As{ la sustancia activa pueds
ser absorbida por las raices de las plantas desde el suelo y |
puede ser transportada a las hojas.

Para la comprobacidn del efecto sistémico por via

de las raices al cabo de 7 dlas, se colocan los animales de

i
|
|
ensayo arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al i
cabo de otros 2 dfas se procede a la evaluacidn, contdndose o |
estimdndose el nimero de animales muertos. De la cantidad des-— !
truida se deduce el efecto sistdmico por via de las raices de i
la sustancia activa. Z1 mismo es de wn 100 % si estdn destru—;
dog todos los animales de ensayo, y de un O % si sigue vivien- -
do exactamente igual nimero de insectos de ensayo que en las :

plantas tesiigos que crecen en tierra no tratada. %
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Las sustancias activas, las cantidades de gplicacidn y
los resultados constan en la siguiente tabla E:

T ABLA E
Ensayo de concentracidn limite, efecto sistdmico por via de las

raices.
(Larvas de Phasdon cochlsariae)
Substancia grado de destruccién en % a una con-
activa centracién de la substancia activa de
CH
3
H
C | C H
H3\CH- . -0-pC 25 0
N | TocH
C S 25
3
{conocido)
/‘I
i-C H - -
37 | 100
< | ocm
-p< 25
cH OC H
3 -5
OC-H
ssr [ 25 100
TSoc =
25
o oct
t
' 3
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TABLA E (continuacién)

Ensayo de concentracién lfmite, efecto sistémico por via

de las raices
(Larvas de Phaedon cohleariae)

grado de destruccién en % a una cony

Substancia
activa centracién de la substancia activa def -
20 ppm .,
' )
l cH :
p<_ 25
ocC H5
7\ 2 100
CH i
3
S
|| oc H
o-<o 25
CH
CH -¢/ \ 25 100
3
- CH3

oC H

/ 95
1:\oc H
25

100
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EJEMPIO F .
Ensayo de concentracidn limite / nematodos.
Nematodo de ensayo: Meloidogyne incognita. .
Digsolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente: 1 parte en peso de &ter alquilarilpoliglicdlico,
Para obtener una preparacidn adecuada de sustancila
activa, se mezcla 1 parte en pesc de la sustancia activa con
la cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad in-
dicada de emulgente y se diluye la concentracidn con agua has-—

42 la concentracidn deseadsa.

La preparacidn de sustancia activa es mezclada Intima

mente con tierra fuertemente infestada con los nematodos de en
sayo. En ésto, la concentracidn de la sustancia activa en la i
preparacidn no tiens prdcticamente ninguna importancia, decisgé
va es tan solo la cantidad de sustancia actlva por unidad de
volumen de tierra, cuya cantidad se indica en ppm. JSe intro‘g%
ce la tierra +tratada en macetas, se siembra lechuga y se guar~§
dan las macetas a una temperatura de inverndculo de 2700. :
Al cabo de cuatro semanas, se examinan las raices de E
la lechuga en cuanto a su ataque por nematodos (agallas de ra_:}_E
ces), ¥ se determina en % el grado de efecto de la sustancia

activa. El grado de efecto es de un 100 %, si es totalmente

evitado el ataque, mientras que es de un O %, si el ataque es

exactamente igual a aqudél en las plantas testigos en tierra no
tratada, pero infestada de igual modo. i
Ias sustancias activas, las cantidades de aplicacidn:

¥ los resultados, constan en la sigulente tebla F:
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TABLA F

Ensayo de concentracién 1fmite / nematodos

(Meloidogyne incognita)

Substancia grado de destruccibn en % a una concen-
activa tracién de la substancia activa de 5 ppm
OC H5
H- -O
/C E\OC H 0
{(conocido)
L,
OC H 100

(CH) CH-{/\
32

CH
3

100
[
oC H
O-P< 25
oC H
(CH )2CH- 37 100
3
CH
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TABLA F (continuacién)

Ensayo de concentracién l{mite / nematodos

(Melcidogyne incognita)

grado de destruccién en % a una concen-

Substancia
activa tracién de la substancia activa de 5 ppm.

S
\SC H

((‘H ) CH- 100
ey

(CH ) CH-.</ \i O 100

CH

i
p
A) NH- CH<C 3
H
100

2 5 100
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Ejemplo de Preparacidn
Ejemplo 1: ) f

3
(C H O) P-O- -CH
25 2 3

Una mezela de 17,2 g (0,1 mol) de 1,6-dihidro-4-hi-
droxi-{-metil-2-metiltio—-6~oxo-pirimidina, de 20,7 g (C,15 mo-
les) de carbonato de potasio y de 18,8 g (0,1 mol de cloruro
didster 0,0-dietflico del dcido tionofosfdérico es agitada du-

cidn en 500 ml de tolueno y se la lava dos veces, cada vez con

300 ml de agua. La solucidn toluénica es deshidratada con sul

fato de sodio y concentrada por evaporacidn en vacio. Se fro-
ta el residuo con dter de petrdleo y, despuds de la recrista- 5
lizacidn, se recoge el producto por succidn. De esta manera ?
se obtienen 11,3 g (35 % de la teorfa) del dster 0,0—dietil—O—é
-/"1,6-dihidro-1-metil-2-metiltio-6-oxo-pirimidin (4) flico_7/ ;
del dcido tionofosfdrico en forma de cristales incoloros de pun
to de fusidn 74°C. I

Bn forma andloga a la descrita en el ejemplo 1, pue-,

den producirse los siguientes compuestos de fdrmula:

RO
1>‘£‘§-o- -R3
R (1)

R* o)
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Ejemplo

Rendi

No R R1 RZ R3 R4 la te
2 |CjH -iso | CHy CHy-iso | CHy i
3 | CHg 0C,Hs CjH;-iso | CH, H
4 |CjHg-iso | CHy SCH, O, it
5 | CoHs C Hs SCH, CHj H
6 |CoHg <::j> SCH, O, E
7 CoHs SC3H7-n SCH; CHy E
8 |CoHs 0C,Hs CHy CyHy=iso | E
5 |CpBs 0C3Hy-n CjHo-iso | CHy H
10 |Gyl 5C3H7-n CyHg-iso | CHy 3
1| CpHs <:::> CjHo-iso | Oy H
12 | CoHg C, Hg CyHp-iso | CHy H
13 | Oofs 0C,H5 OCH, CHy H
1 | CHs C,Hs OCH, CH H
15 Hy OCHj OCH, 0 H
16 | CyHs NE~C 3H7~is0 SCH, CHy i
17 | CoHs NH~C 3F7~i50 SCH3 CHy H




\n
(o))

Rendinienio (% de Datos fisicos ({ndice
la teoria) de refraccidn:
punto de fusidn °¢)
62 n26 : 1,5253
73 1:112)3 : 1,51%0
53 84
55 021 ;14,5713
D
65 87
41 n%z . 1,5684
C3Hy-is0 50 15232 : 1,5162
75 n§2 : 1,5153
79 n22 ; 1,5457
D
84 n22 : 1,5740
D ,
%) né2 ; 1,5302
D
37 54
79 n20 ; 41,5449
D
s 61 n21 : 1,5459
D
6 81
&0 39
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Ejemplo E ?E
To. R R r2 r3 R* :
18 Collg 0C,Hg 03H7—iso CH H
19 C2H5 002H5 CH3 CH3 H
20 02H5 CHg CH3 CH3 H
21 CH3 OCH3 CH3 CH3 H-
22 CHj OCH3 03H7—iso CH3 H
23 02H5 002H5 CH3 C2H5 HV
24 02H5 OCZH5 SCH3 —CH2-CH=CH2 H
25 Colg Collg SCH3 ~CH,~CH=CHp | H
26 CoHg 0C, 5 SCH3 CjHy-iso |H
27 CH3 OCH, SCH, CyHy-is0 H
28 02H5 CoHs SCH3 C3H7-iso q
29 CoHg 0C,Hg SCHy CHj Br
30 CH3 OCH3 SCH3 CHy Br
31 CH3 OCH; CHj C3Hy-1s0 H
32 02H5 0C,Hsg SCH, CH, CH,
33 CH, OCH3 SCHy CH; CHj
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Rendimiento (% de

Datos fisicos

la teoria) (fndice de re-
fraccidn; punto
de fugidn °¢)
n 18 ,
54 nD 1,4882
55 42
25 84
30 n%0; 1,5437
D

23 1%2 : 1,5322
71 n%z : 1,5140
62 n%z : 1,5566
68 n%z : 1,5721
68,2 n%df s 1,5485
74 n§4 : 1,5340
67,5 n§4 : 1,5486
51 &0
32 76
64 41
63 64
63 62
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Ejemplo Rendin
No. . o1 22 23 RA’ < (% de
34 CHy OCH, CoHs 0 H i
35 CoHg | 0C,Hy SCH, CH, oL s
36 02H5 002H5 C3H7—iso CH3 Br S
37 CH, | OCH, H CH, H -8
38 O | 0C,Hs | CyHs CHy " s
39 CH, OCH, CoHs CHy H S
40 CoHy | OCH CoHs CoHg H S
£1 ¢ Hs | OC,Hg C3Ho-n CHy H | S
42 CHg | OC,Hg CH; CyHy=n ot S
43 CoHg 0C,Hs N(CH3)2 CH, H S
44 CoHg 02H5 N(CH3)2 CH, H S
45 CHy OCH, N(CH3)2 CH, H S
46 CoHs 0C,Hy N(02H5)2 CHy H S
47 CHy OCH, N(02H5)2 CH, H S
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Rendimiento 3
(% de la teoria)

Datos fisicos (Indice
ds refraccidn; punto
de fusidn °C)

73

45

92

16

82

o4

15,5402

o

n§4 i 1,5216

n28 . 1,5212
D
n;)9 : 1,5215
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| 80 g (0,5 moles) de dster dietilico de decido maldnico, es ca-
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Las 1,6-dihidro-4-hidroxi-6-~oxo=-piridinas a emplear !
como materiales de partida, pueden ser preperados por ejemplo -
como sigus:

a) !
SCH

Una mezcla de 45 g (0,5 moles) de N-metiltioures, de
54 g (1 mol) de metilato de sodio, de 200 ml de metanol y de |

lentada durante 3 horas a la temperatura de ebullicidn con re-

flujo. Entonces a aproximadamente 50°¢ se instilan 71 g (0,5 f
moles) de yoduro de metilo y se agita la mezcla todavia duran—?
+e media hora mds a %°C. Ia sal separada por cristalizacidn f
es recogida por succidn y entonces es disuelta en 400 ml de }

agua. Por adicidn de deido acdtico glacial se neutraliza; sub

siguientemente se recoge por succidn el precipitado y asf se |

obtienen 80 g (93 % de la teorfa) de 1,6-dihidro-4~hidroxi-1-

metil-2-metiltio—-6-oxo~pirimidina en forma de un polvo incolo~§

i
1

ro de punto de fusidn 198%. ,
En forma andloga pueden prepararse los siguientes cog

puestos de férmula |

HO- -R? (111)
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i
R2 R 3 R4 rendimiento datos fisicos |
' (% de la teorfa)] (Indice de re- [
) fraccién, punto j;
| de fusién C) ,
SCH -CH -CH=CH H 51 176
3 2 2
SCH C H -iso H 70 198
3 a7 .
SCH CH CH 82 225
3 3 . 3
SCH CH C1
3 3
N
b) !
CH3 ,
HO- \ --CH3 I

Una mezcla de 172 g (1 mol) de 1,6 dihidro-4~hidro- -
¥i~1-metil-2-metiltio—-6-oxo-pirimida, de 700 ml de metanol y
de 5 ml de una solucidn de cloruro de hidrdgeno en éiter, es .
calentada durante 10 dfas a la temperatura de ebullicidn con ;
reflujo. Entonces se filtra la mezcla de reaccidn todavia ca-:
liente y se concentra el filtrado por evaporacidn en vacfo. Se
Prota el residuo con dter y se recoge por succidn el producto

cristalino. De esta manera se obtienen 71 g (40 % de la teo-

rfa) de 1,6-dihidro-4~hidroxi-1-metil-2-metoxi-6-0x0~-pirimidi-
na en forma de cristales incoloros de punto de fusidn 170-171:
°c.
e)

i
f
|
i
i
i
i
:
i
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Una solucidn de 61,8 g (0,5 moles) de hidrocloruro del
dster acetimidoetilico y de 44,2 g (0,75 moles) de isopropilami
na en 500 ml de etanol, es agitada durante 2 dfas a la tempera-
ture ambiente y entonces es concentrada por evaporacidn en va—i
cfo. Se disuslve el residuo en 400 ml de metanol, y se mezclaf

la solueidn con 54 g (1 mol) de metilato de sodio y 80 g (0,5 '

moles) de dster dietflico de decido maldnico. Subsiguientemente

se calienta la mezcla durante 7 horas a la temperatura de ehu~
1licidn con reflujo y entonces se la concentra en vacio. Se‘di%
suelve el residuo en 20C ml de agua, se agrega dcido clorhidrli
co concentrado hasta que se haya alcanzado un pH de 5, ¥ se ngi
coge por succldn el producto precipitado. Asi se obtienen 20 §
g (24 % de la teorfa) de 1-isopropil-2-metil-4-hidroxi-6-oxo-

1,6=-dihidro-pirimidina en forma de un polvo cristalino incoloré

con el punto de fusidn de 245°C (descomposicidn). i
a) |
C H7-iso

6 g (0,033 moles) de 1ﬁnetil-2-iso-propil-4-metoxi-6f
~0x0=1,6-dihidro-pirimidina (preparacidn, véase bajo e) son dii
sueltos en 30 ml de acetona y, por adicidn de deido clorhidrica
etdreo, son transformados en el hidroclorurc. Ia sal es racog#
da por succidn y, despuds del secado, es calentada durante 20 E
minutos a 150-155°C. Terminado el desprendimiento del cloruro §
de metilo se enfrfa y, despuds del frotamientc con dter, se rei
coge por succidn. De esta manera se obtienen 3,9 g (92 % de ;
la teoria) de 1-metil-Z-isopropil—4—hidroxi—6—hoxo-1,6-dihidro%

i

~pirimidina en forme de wn polvo incoloro con el punto de fu-

t
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!

Ia 1-metil-2-is0-propil-4-metoxi-6-oxo-1,6-dihidro- !

—pirimidina a emplear como material de partida es preparada co~-

mo sigue:

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

xi~-6-hidroxi-pirimidina (preparacidn vdase: Patente publicada

no examinada de la Republica Federal de Alemania No. 2.412.903)
ds 15,2 g de carbonato de potasio, de 12,6 g (0,1 mol) de sulfgd

to de dimetilo y 200 ml de acetonitrilo, es agitada duranta 4

horas a 45°C.

tado con agua y recogido por succidn.

|
centra el filtrado por evaporacidn en vacfo. El residuoc es trg
- |

Asi se obtienen 10 g (55

% de la teorfa) de un polvo incoloro de punto de fusidn 91°¢.

Andlogamente a las prescripciones c) y d) pueden pre

pararse los siguientes compuestos de férmula

2
HO- -R3
R4
Rendimien | Datos fisicos
R? R3 R4 to (% de | (Indice de re-
la teoria)] fraccidn; gunto
de fusidn °0)
CH H 40 135 (descomposi-
CH, 3 ., | cidn) (sal sddica)
C H -iso CH H ~ 37 137
7 25
CH c.H H 8 192 (descomposi-
3 275 cidn
CH CqH -n | H 24 203
3 7

-

Entonces se filtra la mezcla de reaccidn y se con
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Continuacidn
5 3 L Rendimiento | Datos fisicos
R R R (% de la (fndice de re-
teoria) fraccidn; pun-
to de fusidn ©C)
02H5 Collg H 36 106 (dqsqomgo-
sicidn) .
R CH3
C2H5 CH3
e)
SCH
3
HO- -CH3

Br

Una solucidn de 17,2 g (0,1 mol) de 1-metil-2-metil-
tio-4-hidroxi—6—oxo-1,6—dihidro—pirimidina en 110 ml de lejia
de soda cdustica 1-normal es mezclada a la temperatura amblen-
te con 16 g (0,1 mol) de bromo. Terminada la adicidn la mez-
cla de raaccidn es agitada todaviz durante media hora nds y

entonces enfrisda hasta 5°C. EL producto precipitado es reco-

gido por succidn y lavado con agua. As{ se obtienen 18 g (76%;
I

de la teorfa) de emetil-2-metiltio-4-hidroxi-5-bromo=&~0xo~1,6

{

~dihidro-pirimidina en forma de cristales ddbilmente amarillos'

de punto de fusidn 184°C (descomposicidn).

Andlogamente puede obtenerse el compuesto
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C y - :
3H7 iso !
HO- -CH '
3
Br O

con un rendimiento al 69 % y con un punto de fusidn de 198°C
(descomposicidn).

Descrita suficientzmente la naturaleza del invento,
as{ como la manera de realizarlo en la prdetica, debe hacerse
constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus-—
ceptiblas de modificaciones des detalle em cuanto no alteren su

principio fundamental.
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REIVINDICACIONSS

12,- Procediniento para la obtencidn de derivados f
del doido 6-oxo-pirimidinil-(tiol)-fosfo(-rico)-(nico), de £dr |

mula general:
g/OR i

- N |

~~— gl |

(1)

en la cual representan R alquilo, R alquilo, alcoxi, alquil~

tio, algquilamino o fenilo, R hidrdzeno, alquilo, alcoxi, al-
quiltio o alguilamino, R3 alquilo o alquenilo, R4 hidrdgeno,

alquilo o haldgeno y X oxigeno o azufre,. caracterizados porque%
halogenuros dsteres o halogenurcs amidas-dsteres respectivameg%
te de log decidos fosfdérico y tiol-, tiono-~y tionotiolfosfdri—;
co, 0 halogenuros—ésteres de dcidos fosfdnicos ¥y tionofOSfdni-%

cos, respectivamente de férmula: ;
{

X !
rO_| | ;
, RI/P-Hal (1)

en la cual R, R1 v X tienen los significados indicados y Hal i

representa haldgeno, preferiblemente cloro, se hacen reaccio-

nar con 1,6-3ihidro-4-hidroxi~6~oxo-pirinidinas de férmula:

(11n) '
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en la cual, Rz, R3 h'g R4 tienen los significados igdicados, i
eventualments en presencia de un aceptor de dcidos y eventual-;
mente en presencia de un disolvente o ésteres o amidas—ésteres.ﬁ

22, Procedimiento para la obtencidn de derivados del
deido 6-0xo-pirimidinil~(tiono)=~(tiol)=fosfo(-rico)~(nico), ta]l.
¥y como gueda sustancialmente descrito en la presente lMemoria.

Esta Memoria consta de 66 hojas, escritas a mdgquina
por una sola cara. . '
| vedria 29 HAD 1978
BAYER ARTIENGESELLSC
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