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La presente invencidn se refiere a nuevos
ésteres pirimidinilicos alcoxi~ y alquiltio- sustituidos de los dcidos
fosforico, tionofosférico, tiolfosforico, tionotiolfosforico, fosfonicos y
tionofosfénicos, a un procedimiento para su produccion y a su empleo
3 como insecticidas y acaricidas.

Ya es conocido que ésteres de pirimidina
de los acidos tionofosforico y tionofosfonicos, por ejemplo el éster
0, O-dietil-O- (2- isopropil-6-metil-pirimidin (4) {lico) del cido tiono-
fosfértco, el éster O, O-dietil-O-(2, 5-dimet iltio-6- metil- pirimidin (4)

10 {lico) del 4cido tionofosforico, el éster O-etil-O-(2-isopropoxi-5-ace-~

til-pirimidin (4) {lico) del dcido tionoetanofosfonico y el éster O-metil-

O-(2-isopropoxi-5-ciano- pirimldi_n (4) {lico) del dcido tionoetanofosfo-

nico, tienen propiedades ‘Lnsécticidas y acaricidas (compire=se.con la

patente publicada no examinada de la Rep.Fed. de Alemania N'o.

15 2, 343.931 y con las patentes estadounidenses Nos. 2. 754. 243 y
3.886.1586).

Ahora se ha encontrado que los nuevos es-
teres pirimidinflicos alcoxi- y alquiltio- sustituidos de los acidos fosfo-
rico, tionofosférico, tiolfosforico, tionotiolfosférico, fosfonicos y tiono-

20 fosfénicos de formula <
o o?
RY T~r3 4
7z (1)
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en la cual

R y R2 represeﬁtun restos alquilo iguales o difvrentes;
R!  representa hidrégeno o alquilo, y

R3  alquilo, alcoxi, alquiltio o fenilo;

Xe¥Y represenian, independientemente una de otra, oxigeno o azufre,
tienen un efecto insecticida y acaricida excelente.

Ademas fué encontrado que se obtienen los
ésteres pirimidinilicos alcoxi- y alquiltio- sustitu{dos de los icidos
fosforico, tionofosforico, tiolfosfdrico, tionoticlfosforico, fosfdénicos
y tionofosfonicos de formula ( ), si halogenuros-ésteres de los acidos
fosforico, tiono-, tiol- y tionotiol-fosforico, fosfénicos y tiono-fosfoni~
cos, respectivamente de formula

x .

n ORz o
Hal-P/ (1)

enla cual
Rz, R3 y X tienen los significados arriba indicados y
Hal representa haldgeno, preferiblemente cloro,
se hacen reaccionar con 4-hidroxi~-pirimidinas alcoxi- o alquiltio~sus-
titu{das de formula
OH
RY
(1I0)
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en la cual
R_yrR1 tienen lc;s significados arriba indicados,
eventualmente en forma de sus sales alcalinas, alcalinotérreas o de
amonio, o eventualmente en presencla de un aceptor de acido, y even-
tualmente en presencia de un disolvente o de un diluyente.
Sorprendentemente, los ésteres pirimidi-
nflicos alcoxi~ y alquiltio- sustitu{dos de los dcidos fosférico, tiono-
fosforico, tiolfosfdrico, tionotiolfosforico, fusfonicos y tionofosfoni-
cos segin la invencion muestran un efecto insecticida y acaricida mejar
que los ésteres pirimidin{licos conocidos de los dcldos tionofosforico y
tionofosfonicos de constitucidn analoga y de igual orientacidn de activi-
dad. Por consiguiente, los compuestos segin la presente invencién re-
presentan un enriquecimiento verdadero de la técnica.
Si se emplean como sustancias_de partida,
a t{tulo de ejemplo, el cloruro-éster O-iso-propflico del acido tionofe-
nilfosfonico y la 2-etil-4-hidroxi-5-n-propoxi-pirimidina, el desarrollo

de la reaccidn puede ser representado por el siguiente esquema de for-

mulas:
3 OCyH,-iso OH
1
_ aceptor de
Cl-P +  u-CgHy0 acidos
Z ™\ X
‘ 4
~N -HC1
CZHS‘
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ﬁ/)(.,:sH?“ Ls0
O-P
ﬂ'CBH']O

C,Hy

Las sustancias de partida a emplear estdn

definidas en forma general por las formulas(il ) y ( 111 ). En las mis-

mas, sin embargo, representan con preferencia

R y R2, restos alquilo, lineales o ramificados, iguales o diferentes,

Rl

con 1 a 6, particularmente con 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilo 1ineai o ramificadocon 1 a -6, paxji;Fculgrmeqyg_ comladg .
atomos de carbono; e =
fenilo ; alquilo lineal o ramificado con la 4, particularmente con
1 a 3 4tomos de carbono; alquiltio lineal o ramificado con 1 a §,
particularmente con 1 a 4 dtomos de carbono, o alcoxi lineal o
ramificado con 1 a 4, particularmente con 1 a 3 dtomos de car-
bono;
azufre e
oxigeno.

-Los halogenuros-ésteres de los acidos fos-

forico, tiono-, tiol- y tionotiol-fosférico, fosfonicos y tionofosfdnicos

(1) son conocidos y preparables sencillamente segin procedimientos

conocidos de la literatura, Como ejemplos de los mismos sean mencio-

-, f .-
e,
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nados en detale:

los cloruros-diééteres 0, O-dimetflico, O, O-dietllico, O, O-di-n-pro-
pllico, O, O-di-iso-propflico, O, O-di-n-butilico, O, O-di-iso-butilico,
o, O-di-.sec-butflico, O- metil-O-etilico, O-metil-O-n-propflico,

O- metil-O- iso-propilico, O-metil-O-n-butlico, O-metil-O-iso-butilico,
O- metil-O-sec-butflico, O-etil-O-n-propilico, O-etil-O-iso-propllico,
O-etil-O-n-butflico, O-etil-O-sec-butflico, O-etil-O-iso-butilico,
Q-n-propil-O-butflico y O-iso- propil-O-butflico del dcido tionofosféri-
co; ademas,

los cloruros-diésteres O, S-dimet{lico, O, S-diet{lico, O, S-di~n-propi-
lico, O, S-di-iso-propflico,- O, S-di-n-butflico, O, S-di-iso-butflico,

O, $-di-ter-butflico, O, S-di-n-pentflico, O-etil-S-n-propilico,

O-etil- S-iso-propilico, O-etil-S-n-but{lico, O-etil-S-sec-butilico,
O-n-propil-S-etflico, O-n-propil-S-iso-propilico, O-n-butil-S-n-pro-
pllico y O-sec-butil-S-etflico del acido tionotiolfosforico , y los clo-.
ruros-ésteres O-metflico, O-etflico, O-n-propflico, @-iso-propilico,
O-n-butilico, O-iso-butilico y O-~sec-butflico de los acidos metano-,
etanol-, n-propano-, iso-propano- y fenil-tionofosfonicos.

Las 4-hidroxi-pirimidinas alcoxi- o al-
quiltio-sustitu{das a empear ademas como materiales de partida son
sintetizadas a partir de amidinas con ésteres alquflicos de éci&os alco-
xi= o alqliltio-formilacéticos, eventualmente en presencia de un al-
coholato.

Como ejemplos de las mismas sean nom-

bradas en detalle:*.' '
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5-metoxi~, S-etoxi-, 5~n-propoxi-, 5-iso-propoxi-, 5-n~butoxi-
5-is0- butoxi- y 5-sec-butoxi~; S5-metiltio-, 5-ctiltio-, 5-n-propiltio-,
5-iso~propiltio=, 5-n-butiltio-, 5-iso-butiltio-; 5- metoxi-2- metil-,
5-etoxi-2-metil-, 5-n-propoxi-2-metil-, 5-iso-propoxi-2-metil-,

S5-n-butoxi-2-metil-, 5-i_so-butoxi-2-inetil- ¥y 5-sec-~butoxi-2-metil-;

" 5-metiltio-2-metil-, 5-etlltio-2-metil-, 5-n-propiltio-2-metil-,

5-iso~proplltio- 2~-metil-, S-n-butiltio-2-metil-, 5-igo-butiltio—z-nletil—.
S5«metoxi-2-etil-, S5-etoxi-2-etil-, 5-n-propoxi ~2-etil-, 5-iso~propoxi-
2-etil-, 5-n-butoxi-2-etil-, 5~iso-butoxi-2-etil- y 5-see-butoxi-2-etil~;
5-metiltio-2-etil-, 5-etiltio~2-etil-, 5-n-propiltio-2-etil-, 5-iso-pro-
piltior2-etil-, S-butiltio-2-etilo-, 2-iso-butiltio-2-etil-; 5- metoxi~-2-n-
propil-, 5-etoxi-2-n-propil-, 5-n-propoxi-2-n-propil-, 5-iso-propoxi-
2-n-propil-, 5-n-butoxi-2-n-propil~, S5-iso-butoxi-2-n-propil- y
5-gec~butoxi-2-n-propil-; 5«mettitio-2-n-pr0pl1-, 5-etiltio-2~n~pro-
pil-, 5-n-ptopiltio-2-n-propil-, 5-iso-propiltio~2-n-propil-,
5-n-butiltio=2-n-propil-, 5-lso-butiltio~2-n-propil-; 5-metoxi~2~-iso~
propil-, 5-etoxi-2-iso-propil-, 'S-n-propoxi-2-iso-propi1-, 5-iso-
propoxi-2-iso-propil-, 5-n~butoxi-2-iso-propll-, 5-iso-butoxi-2-iso-
propil- y 5-see-butoxi~2-~ isé- propik; 5- metiltio- 2~ iso-propil-,
§-etiltio-2-iso-propil-, 5-n-propiltio-2-iso-propil-, 5-iso-propilttio-
z-iso-pmpll-; 5-n-buti1tio~2-i'so-pxl'opil-, é-iso-butlltio-z-'Lsc;-propil-;
S-metoxi-z-n-butil-, 5-etoxi~2-n-butil-, 5-n=-propoxi-2-n-butil-,
5-iso~propoxi~2-n-butil-, 5S-n-butoxi~2-n-butil- y 5-sec-butoxi-2-n-
butil~; S-metﬂtio—Z—ﬁ-butil-, 5-etiltio-2-n-butil=, 5-n~propiltio-2-n-

butil-, 5-iso-propiltio-2~n-butil-, 5-n-butiltio~-2-n-butil-,

Y
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5-iso-butiltio-2-n-butils; 5-metoxi-2-iso-butil-, 5-etoxi-2-iso-butil-,
5-n- propoxi-2~iso~butil-, S—iso-p'rOpoxi-2-'Lso-;:>uti1-, 5-n-butoxi-2-
iso-butil-, 5-iso-butoxi-2-iso-butil- y 5-sec-butoxi-2-iso~butil<;

S-metiltiq-Z-iso-butil-, 5-etiltio-2-isobutil-, 5-n-propiltio-2-iso-bu-

til-, §-igo-propiltio-2-iso-butil-, 5-n-butiltio=2=-iso~butil-,

‘5-iso-butiltio-2~iso-butil~ ; 5-metoxis2-sec~butil-, 5-etoxi-2-sec-

butil-, 5-n-propoxi-2-sec-butil-, 5-iso-propoxi-2-sec-butil-, 5-n-
butoxi-2~sec-butil~, 5-iso-butoxi-2-sec-butil=y 5-sec-butoxi-2-sec-
butil~; 5-metiltio-2-sec-butil-, 5-etiltio-2-sec-butil-, S5-n-propiltio=-
2-gec-butil-, 5~iso-propiltio-2-gec-butil-, 5-n-butiltlo-2-sec-butil-,
5-1so-butiltio- 2-sec-butil-; 5-metoxi-2-ter-butil~, 5-etoxi-2-ter-bu-
til-, 5-iso-propoxi-2-ter-butil-, 5-N-butoxi-2-ter-butil-, 5-iso-bu-
toxi-2-ter-butil- y 5-sec-butoxi-2-ter-butil-; 5-metiltio-2-ter-butil-,
5-etiltio-2-ter-butil-, 5-n-propiltio-2-ter-butil-, 5-iso-propliltio-2-

ter-butil-, 5-n-butiltio-2-ter-butil- y 5-iso-butil-2-ter-butil-4~hidro-

‘xi~pirimidina.

El procedimiento para la prcduccion de
los compuestos segln la invenclion es reallzado preferiblemente con
el empleo concomitante de dtsolven;es y diluyentes apropiados. Co=
mo tales entran en considerac-ién practicamente todos los disolventes
organicos inertes. A éstos pertenecen particularmente los hidrocar-
buros ali'féti'cos y aromaticos eventualmente clorados, tales como
benceno, tolueno, xiléno, nafta, cloruro de metileno, cla oformo,
tetracloruro de carbono; clorobenceno; los éteres, por 'ejemplo éter

dietilico y éter dibutilico, dioxano; las cetonas, por ejemplo acetona,
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metiletilcetona, metilisopropilcetona y metilisobutilcetona; ademas
los nitrilos, tales como acetonitrilo y propionitrilo.

Como aceptores de acido pueden encon-
trar empleo todos los usuales agentes ligadores de acidos. Compro-
baron ser particularmente eficaces los carbonatos y alcoholatos de
metales alcalinog,tales como los carbonatos, metilatos y etilatos de
sodio y de potasio y ter-t;utilato de potasio; ademéé las aminas alifatir
cas, aromaticas o heteroc{clicas, por'ejemplo trietilamina, trimetil-
amina, dimetilanilina, dimetilbencilamina y piridina.

La temperatura de reaccion puede ser va-
riada entre margenes amplios. Por lo general se trabaja a tempera-
turas entre 0 y 1200C, preferiblemente de 10 a 55°C,

La reaccion es llevada a cabo generalmen-

te a la presion normal.

Para la realizacion del procedimiento se
aplican las sustancias de -partida preferiblemente en proporciones equi-
valentes. Un exceso de uno u otro de los componentes no aporta ninguna
ventaja esencial. Los componentes de reaccion generalmente son reu-
nidgs“en uno de los disolventes arriba indicados y, enla mayor{a de
los casos, son agitados durante una o varias horas a una temperatura
mas elevada para completar la reaccién. Después del enfriamiento,
se agrega a la mezcla un disolvente organico, por ejemplo tolueno, y
se elabora la fase organica en forma usual por lavado,secado y elimi-

nacion del disolvente por destflacidn.

Los nuevos compuestos se presentan a me-
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nudo en forma de aceites que.en la mayorfa de los casos no pueden
ser destilados sin descomposicion, pero que pueden ser liberados de
los ultimos componentes volatiles y asi purificados por la llamada
"destilacion incipiente”, vale decir, por un calentamiento prolongado
bajo presion reducida a temperaturas moderadamente e evadas. Para
su caracterizacion sirve el {ndice de refraccion.

Como ya se ha mencionado varias veces
los ésteres pirimidinflicos alcoxi- y alquiltio- sustitufdos de los acidos
fosforico, tionofosforico, tiblfosforico, tionotiolfosforico, fosfonicos y
tionofosfo2nicos se distinguen por una eficacia insecticida y acaricida
sobresaliente. S eficaces contra parasitos de plantas, antihigienicos
y de las provisiones y contra parasitos (ectoparasitos) en el sector de
la medicina veterinaria. Teniendo baja fitotoxicidad son efectivos con-
tra i;seclt‘o-sutanto' crhupadores como mordedores y contra acaros.

Por esta razon los compuestos segin 14 {n-
vencion pueden ser aplicados con buen resultade como parasiticidas en
la proteccidén de plantas, asf corﬁo en los sectores de 1a higiene, de
la proteccidn de provisiones y de la veterinaria.

4 una buena tolerabilidad por las plantas y
a una favorable toxicidad para énimales de sangr;e caliente, las sustan-
cias activas se prestan para corﬁbatif parasitos animales, par.ticular—
mente insectos, aracnidos y nematodos que ocurren en la agricultura,
en la silvicultura, en el sector de la proteccion de provisiones y mate-
riales, asi como en el sector de 1a higiene. Son eficaces contra esge-

cies normalmente sensibles y resistentes, as{ como contra todos los es-
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tados o contra estados individuales de desarrollo.
A los parasitos arriba mencionados pertenecen:
Del orden de los isopodos, por ejemplo Oniscus asellus, Armadilli-
dium vulgare, Porcelio seaber,
del orden de los diplopodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus,
del orden de quildpodos, p;)r ejemplo Geophilus carpophagus, Scuti-
gera spec.,
del orden de Symphyla, por ejemplo Scu'tigerella immaculata,
del orden de los tisanuros, por ejemplo Lepisma saccharina,
del orden de Collembola, por ejemplo Onychiuros armatus,
del orden de ortdpteros, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blattella germanica, Acheta domes-
ticus, Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melano-
plus, differentialis, Schistocerca gregaria,; - _
del orden de dermépteros, por ejemplo Forficula auricularia,
del orden de los isopteros, ;Sor ejemplo Reticulitermes spp.,

del orden de Anoplura, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Penphigus

spp., Pediculus humanus corporis, Haematopinus spp., Linognathus spp.,

del orden de Mallophaga, por ejemplo Trichodectes spp., Damalinea
Spp-»

del orden de los tisandpteros, por ejemplo Hercinothrips femoralis,
Thrips tabaci,

del orden de los heteropteros, por ejemplo Eurygaster spp., Dysdercus
intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhédnius prolixus,

Triatoma spp.,
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Del orden de los homdpteros, por ejemplo Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii,
Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralis fabae, Doralis
pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosiphum ave-
nae, Myzus spp., Phorodon humuii, Rhopalosiphum padi, Empoasca
spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cineticeps, Lecanium corni,
Saissetia oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella
aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp..

del orden de los lep'déptevc;s, por ejemplo Pectinophora gossyplella,
Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, thhpcolletis blancardella,
Hyponomeuta padella, Plutella maculipennis, Malacosoma neustria.
Euproctis chrysorrhoea, Lymantria spp., Bgcculatrix thurberiella,
Phyllocnistis citrella, Agro‘tls spp., Euxoa spp., Feltia spp., Earizs
insulana, Heliothis spp., Laphygma exigua, Mamestra i:rass_‘ icae, Pa-
nolis flammea, Prodenia litura, Spodoptera spp., Trichoplusia ni,.
Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis,
Ephestia kuehnniella, Galleria mellonella, Cacoecia podana, Capua
reticulana, Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona mag-
nanima, Tortrix viridana., '

del orden de los coleopteros, por ejemplo Anobium punctatum, Rhizo-

- pertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus,

Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata,
Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephalsa,
Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinameunsis,

Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmo'po-
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lites sordidus, Ceuthorrynchus assimilis, Hypero postica, Dermestes
spp., Trogoderma spp., Aathrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp.,
Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloi-
des, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conoderus spp.,
Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica,
del orden de los himenodpteros, por ejemplo Diprion spp., Hoplocampa
spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spp.,

del orden de los dipteros, por ejemplo Aédes spp., Anopheles spp.,
Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Faﬁnig Spp..,
Calliphora erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomyia spp, Cuterebra
spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus
spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio hortulanus,
Oscinella frit, Pho;-bia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata,
Dacus oleae, Tipula paludosa, _
del orden de los sifonapteros, por ejemplo Xenopsylla cheopis, Ceya-
tophyllus spp.,

del orden de los ardcnidos, por éjemplo Scorpio maurus, Latrodectus
mactans,

del orden de los acaros, por ejemplo Acarus sitd;, Argas spp.,
Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocop-
truta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus S.pp.. Awmblyomma spp.,
Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sar-
coptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa, Panonychus spp.,
Tetranychus spp.

La aplicacién de las sustancias activa segiin
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El contenido de sustancia activa de las for-
mas de aplicacion preparadas de las formulaciones corrientes en el
comercio, puede variar dentro de l{mlies amplios. La concentracion
de la sustancia activa de las formas de aplicacion puede estar entre
0,0600001 y 100 % en peso de sustancia activa, greferiblemente entre
0,01 y 10 % en peso.

La aplicacidn procede en una forma usual
adaptada a las formas de aplicacion.

En la aplicacion contra parasitos antihi-

glénicos y de provisiones, las sustancias activas se distinguen por un

sobresdiente efecto residual sobre madera y arcilla, as{ como por una

buena resistencia a alcalis sobre bases encaladas.

Las sustancias activas pueden ser elabora-~
das en las formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones,
polvos para rociar, suspensiones, polvos, preparados de espolvorear,
espumas, pastas, polvos solubles, granulados, aerc;soleé, concentra-
dos de suspension y de emulsifSn, polvos desinfectantes de semilla, sus-
tancias naturales y sintéticas impregnadas con sustancias activas, en-
capsulaciones fin{simas en sustancias polimeras y en envolturas para
semillas; adémés, en formulaciones para dispositivos de fumigacidn,
tales como cartuchos, latas, espirales y similares de fumbigacién. asf

como formulaciones de nebulizacion en frio y en caliente de volumen ul-
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trabajo.

Egstas formulaclones son producidas en
forma conocida, por ejemplo por mezclamiento de las sustanclas acti-
vas con diluyentes, vale decir, disolventes 1{quidos, gases licuados
bajo presion y/o vehiculos solidos, eventualmente con el empleo de
agentes tensioactivos, vale.decir. emulgentes y/o agentes dispersantes
y/o agentes espumantes. En el caso de la utilizacion del agua como di-
luyente pueden emplearse por ejemplo también disolventes orginicos

como disolventes auxiliares.

Entran en consideracion esencialmente co-
mo disolventes liquidos; los hidrocarburos aromaticos, tales como xi-~
leno, tolueno, benceno o alquilnaftalenos; los hidocarburos aromaticos
o alifaticos clorados, tales cor;io clorobencenos, cloroetilenos o clo-
ruro de metileno; los hidrocarburos alifaticos, tales como_ciclohexano,
o parafinas por ejemplo fracciones de petroleo, los alcoholes, tales co-
mo butanol o glicol, asi como sus éteres y ésteres; cetonas, tales co-
mo acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona; disol-
ventes fuertemente polares, tales como dimetilformamida y sulfoxido
de dimetilo, as{ como agua; como ciiluyentes o vehiculos gaéeosos licua-
dos, entendiéndose como tales aquellos 1{quidos que arla temperatura
normal y a la presidon normal son gaseosos:‘gases impelentes de aeroso-
les, tales como hidrocarburos halogenados, asf comb butano, propano,
ﬁitrégeno y diéxido de carbono; como vehlculos sblidos: minerales natu-
rales molidos, tales como caolineg, arcillas, talco, creta, cuarzo,

attapulguita, montmorillonita o tierra de diatomeas, y minerales sintéti-
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cos molidos, tales como acido sil{cico altamente disperso, 6xido de
aluminio y silicatos; como veh{culos sélidaé para granulados: piedras
naturales quebradas y fraccionadas, tales como caleita, marmol, pie-
dra pomez, sepiolita, dolomita, as{ como grahulados sintéticos de ha-
rinas inorganicas y orgdnicas, as{ como granulados de material orga-
nico, tales como aserrines, cascaras de nueces de coCo, mazorcas y
tallog de tabaco; como. agentes emulsionantes y/o espumantes: emulsi-
vos no {ondgenos y anidnicos, tales como ésteres de polioxietileno y aci-
dos grasos, éteres de polioxietileno y alcoholes grasos, por ejemplo
éteres alquilarilpoliglicdlicos, sulfonatos de alquilo, sulfatos de alquilo,
sulfonatos de arilo, as{ como hidrolizados de prote{nas como agentes

dispersantes: por ejemplo lignina, lejias de desecho de sulfito y metil-

celulosa.

En las formulaciones pueden emplearse
agentes adherentes, tales como carbox-imetilcelulosa., polimeros pulve-
rulentos, granulares o en forma de latices naturales y sintéticos, tales
como goma arabiga, alcohol poli.vinflico. acetato de polivinilo.

Pueden emplearse colorantes, tales como
pigmentos inorganicos, por ejemplo 6xido de hierro, oxido de titanio ,
azul de ferrocianuro, y colorantes organicos, tales como alizarina, co-
lorantes azdicos de ftalocianina metilica, y micronutrientes, tales como
sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y zinc.

Por lo general, las formulaciones coatienen
entre 0, 1 y 95 % en peso de sustancia activa, preferiblemente entre 0,5

y 90 %.
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Eje mplo A,

Ensayo con Plutella
Disolvente: 3 partes en peso de écetona
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilaril- poliglicolico
Para obtener una. preparacion adecuada de
sustancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustancia activa con
la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada de emul-
gente y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracion deseada.
La preparacion de sustancia activa es rocia-
da sobre hojas de col (Brassica oleracea) hasta su mojadura al grado
de formacién de rocio, y rsobre las mismas se colocan orugas de ara-

fielo de las coles (Plutella maculipennis).

- Al cabo de los tiempos indicados, se deter-

mina la destruccidén en %, significando 100 % que fueron matadas todas
las orugas, mientras que 0 % significa que no fué matada ninguna oruga.
Lias sustancias activas, sus concentraciones,

los tiempos de evaluacion y los resultados constan en la siguiente tabla 1:




Tabla 1,

(Ensayo con Plutella)

-17 =

concentracidn de
la sustancia acti-

Sustancia activa

grado de destruccion
en % al cabo de 3 dfas

va en %
SCHg4
N 0,1 80
~ § 0,01 0
CH4 0-P (OC2H5)2
SCH4
{conocida)
0,1 100
0,01 0
0
(conocida)
NF N\
I 0,1 100
NS " _-OCyH;g 0,01 100

O-P.
~
0C,Hg CaFs
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Tablal. (continﬁac[én)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion
la sustancia acti- en % al cabo de 3 dfas
va en %

0,1 100
s 0,01 100
¥
' _OC,H3

-P
™~ CHy

0,1 ’ 100

S .
II/CH3 ~
0-P 0,01 - 100

3
Néj\\N
\ S 0,1 100
"y i

0-P (0CaHs), 0,01 100
OCHg




T ab1la l.(continuacion)

(Ensayo con Plutella)
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Sustancia activa

o« ?
concentracion de
la sustancia acti~
vaen%

grado de destruccion
en % al cabo de 3 dias

3
/L,, 01
< 0,01
| S
~ ' _~0CyHg
-P
\C2H5
CH,q
CHj
. 0,1
S
" OC,H 0,01
2435 ,
O-P<
H, CaHy
N/\CH\::
e
\ o 0,1
~
-P (OC2Hs)g 0,01

100

100

100

100

100

100
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T abla l.(continuacion)

(Eunsayo con Plutella)

Sugtancia activa

concentracion de
la sustancia acti-

grado de destruccion
en % al cabo de 3 dias

va en %
CH,4
~ 0, 17 100
0,01 100
\ 1t .
-P (OCyHg)g
CoHjs
CHjg
~ 0,1 100
l S
N " _OC,Hg 0,01 100
O-P
\<SC3H7‘K‘1
C,Hy
S 0,1 100
113
O-P (OCyHs)2 0,01 100
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Tabla l.(continuacién)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion
la sustancia acti- en % al cabo de 3dias
va.en %

0,1 100
0,01 . 100
CoHg
’a
N 0,1 -100
s
> CHj 0,01 100
F O-P<
CH OCgHy-iso
3
C2H5
~ .
'N ) 0,1 100
S .
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T abla l. (continuact én)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion
la sustancia acti- en % al ‘eabo de
va en % 3 dias

C2H5
z 0,1 100
S 0,01 100
n
™~ -P/ OCzHS
T~5CgH,-n
OCHj
CaHg
N/*
l s OCqoHjg 0,1 100
1 —
A\ ' /
-P 0,01 100
% N\
CgHy-iso
7
‘ 0,1 100
K ! 0,01 100
-P (OCHj), '
OCH3




T ab1la l.(continuacion)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion
’ 1a sustancia acti~- en % al cabo de 3 dias
vaen%
3H7- iso
0,1 100
0,01 100
0,1 100
0,01 100
C3H7— iso
~ 0,1 100
‘ .5 0,01 100
O\ P/OC3H7-iso
O- iy .
OCH, CHg

e




Tabla l.(continuacidn)

(Ensayo con Plutella)

Sustaneia activa concentracion de  grado de destruccion
la sustancia acti- en % al cabo de 3 dfas
va en %

CgHo-is0
‘\/l\\' 0,1 100
- 0,01 100
| S
\ "
OCH,4
C3H7- iso
0,1 100
g
| S 0,01 100
1"
X P/OCsz
Tl
OCHj |
“/(J:ij-m
- 0,1 100

| 0 .
N " 0,01 . 100
-P (OCZH5 )2
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T abla l.(continuacion)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de  grado de destruccion
la sustancia acti~ en % al cabo de 3
va en % dias
C3H 7-iso
0,1 100
0,01 100

N
l s 0,1 100
>~ ' _OC,Hs
2
- 0,01 100
SCH3

C3H7-'Lso
e
~ l ; 01 . 100
-P\ 0,01 100
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Tabla l.(continuacidn)

(Ensayo con Plutella)

Sustancla activa concentracion de  grado de destruccidn
la sustancia acti- en % al cabo de 3 das
- va en %
N/k\, : 0,1 100
- 0,01 100
s
N . CHs
~~ -
SCH, OCgHy-is0
C3H7' iso

A
| s 0,1 - 100

\ " .
O-P (OCHj)2 0,01 100

0C,Hg
CgHyp-iso
0,1 100
e .
l S 0,01 100
N /Csz

N



Tab1la l.(continuacion)

(Ensayo con Plutella)

- 27 -

Sustancia activa concentracién de  grado de destruccion
la sugtancia acti~ en % al cabo de
vaen% 3 dias

0,1 100
0,01 100
C3H7-iso
7 0,1 100 -
(
S 0,01 100
N 1 ’
o- P< OCyHg
7 NN )
\ (3 0,1 100
SN
O-P (OC‘:ZH5)2 0,01 100
OC,Hg




Tabla 1.(continuacion)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracién de  grado de destruccion
la sustancia acti- en % al cabo de 3 dias
va en % '

gHq=is0 '
0,1 100
z 0,01 100
‘ S
L
N - _—CHs
T~O0CgH,-i80
OC,Hy
WLN 0,1 ' 100
|- s o
N ;/0C2H5 0,01 100
T~ SCzHqn
OC3Hs
- CgHyg-iso -
‘%LN ool 100
N s 0,01 100
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T abla l.(continnacidn)

(Ensayo con Plutella)

Sustancia activa concentracion de  grado de destruccion
la sustancia acti- en % al cabo de
va en % 3 dias

0,1 100

0,01 100
- P (OC2H5)2

0,1 100

0,01 100

~— o
OC3Hq-iso OC2Hs S
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Ejemglo B.

Ensayo con Tetranychus (resistente)
Disolvente: 3 partss en peso de acetona
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilaril-poliglicdlico

Para la produccion de una preparacion
adecuada de sustancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la sustan-
cia activa con la cantidad indicada del disolvente y la cantidad indicada
del emulgente, y se diluye el concentrado con agua hasta la concentra-
cion deseada,

Con la preparacion de sustancia activa,
unas plantas de habichuelas (Phaseolus vulgaris) fuertemente atacacas

por todos los estados de desarrollo del dcaro hilador comin o 4carc hi-

lador de habichuelas (Tetranychus urticae), son rociadas hasta su gra-

do de mojadura de formacion de gotas.
Al cabo de los tiempoé indicados, la des-
truccion es determinada en %, significando 100 % que fueron matados
todos los &caros hiladores; 0 % significa que no fueron matados ningu-
nos acaros. .
Las sust;ncias activas, las concentmcio-
nes de las sustancias activas, los tiempos de evaluacion y los resulta-

dos constan:: en la siguiente tabla 2:'



- .- (CHj

Tabla2.

(Ensayo con Tetranychus)

-3 -

Sustancia activa

concentracion de
la sustancia acti~
va en %

grado de destruccion
en % al cabo de 2 dias

O-P (OC2H5) 9

(conocida)

OC3H, - iso

{conocida) -

0,1

0,01

0,1

0,01

85

20
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T ab1la 2, (continuacién)

(Ensayo con Tetranych{.\s}

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion |’
la sustancia acti- en % al cabo de 2dfas
va en % :

C3H7-lso 0,1 50
0,01 0
2
l S
X " _OCHg
) -pP

CN T~C,Hy

(conocida)

N2 N\

0,1 100
s
>~ "/ocH3 0,01 100
.P . '
\CgHs

CHg

A

. l 0,1 - 100

/4

S
' OC,H 0,01 . 98
2Hs )
o-p~"

S
OCHy CoHg
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T abla 2.(continuacion)

(Ensayo con Tetm nychus)

Sustancia activa concentracion de grado de destruc-
la sustancia acti~ c¢idn en % al cabo
va en % de 2 dfas

0,1 100
0,01 80
01 99
0,01 95
CHy
o)
NG " 0,01 80
-P (OCgHs)g
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T abla 2. {continuacion)

(Ensayo con-Tetranychus)

Sustancia activa concentracion de grado de destruccion
la sustancia acti- ‘en % al cabo de 2 dfas
va en %

ColHg
0,1 100
2
. 0,01 100
| S
14
~~c,H
OCHj 2"
Cofiniso
0,1 100
N
.P/CH;; 0,01 90

\003H7- iso’

OCH,
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Ejemplo C.
Ensayo de tiempo letal TLloo para dipteros

Animales de ensayo: Aedes aegypti

Disolvente: acetona

2 partes en peso de la sustancia activa son
fecogtdas en 1000 partes en volumen del disolvente, La solucion as{
obtenida es dilu{da con disolveunte ulteriox; hasta las concentraciones
menores deseadas. | |

Mediante una pipeta, se colocan 2,5 ml
de la solucion de sustancia activa en un platillo de Petri, Sobre el fon- '
do del platillo de Petri se encuentra un papel para filtrar de un didme-
tro de éprbxtmadamente 8,5 cm. El platillo de Petri permanece abier-
to, hasta que se haya evaporado totalmerté el dl'solvente_. Sggt'm la con~
centracion de la solucion de sustancia activa, resulta distinta la canti-

2 de papel bara filtrar. Subsiguientemen-

dad de sustancia activa por m
te se introducen unos 25 animales de ensayo en el platillo de Petri y
se cubre éste con una tapa de vidrio.

. El estadq. de los animales de ensayo es

observado continuamente. Se determina aquel tiempo que es necesario

para una destruceion al 100 %. -
Los animales de ensayo, las sustancias
activas, sus concentraciones y los tiempos, dentro de los cuales se ob-

serva una 'de’struc'ci‘ér; al 100 %, constan en la sigulente tabla 3:




Tabla 3.
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(Ensayo de tiempo letal LT oo para dipteros / Aedes aegypti)

concentracion de la
sustancia activa en

Sustancia activa

TL100 en mi~
nutos (') u ho-

la solucion en % ras (h) B
CHg
CH3S 0, 02 3h=0%
sl |
~
(CH;0) CH3
(conocida)
S
"/OCZHS
O-F
NC,Hs 0,02 120
CH4O
7
|
3H7- iso
S
"
0,02 120!
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Tabla 3. (continuacidn)

(Ensayo de tiempo letal LT,,, para dipteros / Aedes aegypti)

Sustancia: activa concentracion de :Thyge €nmi-
la sustancla activa

» t
en la solucidn en %  Butes (') u

horas (h)
» _ocH
o-p
T~C,Hs 0,02 120
CH30
C3H7-i.so
S
1"
_—~0C,H;
O-P
T~ CyHs
CH40 -
: ~ \ - 0,02 60 '
S
CHj

0,02 60 '
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T abla 3 (continuacion)

(Ensayo de tiempo letal LT, para di{pteros / Aedes aegypti

Sugtancia activa . concentracion de TLigp €0 mi-
la sustancia activa autos (V) u ho-
en la solucion en % ras (h)
vIS;/CH3 '
O- 0,02 60 '
T~0C3H,-is0

8
1"
CoH
o- P/ 5 e )
™~ OC,H,-is0
@40 : -
7 : 0,02 60 '
~
oHs

" 0,02 120 !
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T abla 3, {continuacion)

(Ensayo de tiempo letal LT;,, para dipteros / Aedes aegypti)

Sustancia activa ¢ concentracion de TL100 en mi-
la sustancia activa nutos (') u
en la solucion en % horas ( h )

S
"
CqHs
O—-P< 0,02 120 '
OC3I—I7-iso
C,H50
v’
|
Hs
n
. O-P(OCgHg)y _
7
0,02 120 ¢
~
S
"
OCgHjg
o-g=
\CgHs
CoH50
7 0,02 60 !




T abla 3.(continuacion)

(Ensayo de liempo letal LT, o para dipteros / Acdes aegypti)

Sustancia activa concentracién de TLygp e mi-
la sustanm‘a‘ activa nutos ( ') u
en la solucidn en % horas ( h)
0,02 120!
S
]
0-P (OC9H ).
C4H50 (OC2Hg)
y l 0,02 120 !
CHg "
S
O‘;/OC‘)HS
CsH:O
~ l 0,02 120
\
Hg
S
n/o('_‘2Hs
O-P ’
\
. CoHg
CaoHjy
S 0,02 60 !




10

15

20

- 41 -
Ejemplo D.
Ensayo de tiempo letal DLygq
Animales de ensayo: Sitophilus granarius
Disolvente: acetona

2 partes en peso de la sugtancia activa
son recogidos en 1000 partes en volumen dd disolvente. La solucidn
as{ obtenida es dilu{da con solvente ulterior hasta la concentracion de-~
seada.

Con una pipeta se colocan 2,5 ml de la so-
lu.cién de sustancia activa en un platillo de Petri. Sobre el fondo del pla-
tillo de Petri se encuentra un papel para filtrar de un didmetro de unos
9,5 cm, El platillo de Petri permanece abierto hasta que el disolvente
se haya evaporado totalmente. Segin la concentracion de la solucidén

de sustancia activa, resulta distinta la cantidad de sustancia activa por

m2

de papel para filtrar, Seguidamente se introducen unos 25 animales
de ensayo en el platillo de Petri y se los cubre con una tapa de zidrio.
El estado de los animales de ensayo es con-
traloreado al cabo de 3 d{as a contar del comienzo delensayo. Se de-
termina 1a destruccidn en %, significando 100 % que fueron matados
todos los animales de ensa;'o. mientras que 0 % significa que no fué
matado ningin animal de ensayo. '
Las sustancias activas, sus concentracio-

nes, los animales de ensayo y los resultados, constan en la siguiente

tabla 4:7



v——

(Ensayo de dosis letal DL

Tablad4.

10

0'/ Sitophilus granarius) .

Sustancia activa

concentracion de la

grado de destrucH

sustancia activa en cion en %
la solucidn en %
5 CH,
o-
\C Hg
2
N
z 0,02 0
S
OC3H,-is0
(conocida)
g
n .
OC,H,-is0
37
c»E:j
CH3
CHSO -
/' 0,02 100
\N/l\f
3H7‘ iso
S
1)
0-P (OCH3),
CH30
el 0,02 100

CgHyp-iso
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T a b la 4-(continiacion)

(Enséyo de dosis letal DL / Sitophilus granarius)

100.

Sustancia activa V concentracion de la grado de destruc-
sustancia activa en cion en %
)
la solucion en %

0,02 . 100

| : 0,02 100
S
CoH,

72 - 0, 02 100




T a bl a 4. (continuaclon)

(Ensayo de dosis letal DLygq. / Sitophilus granarius)

Sustancia activa concentracion de la  grado de destruc-
sustancia activa en cion en %
la solucion en %

S /OC2H5

1
P

, .
O..
\@ 0,02 100
CH
SN N\
P
CoHg

S

O-P (OCyHg)2

CH,O
2
| 0,02 100
N
CH,
S OC,H
285
n/
O-P .
CH,Q 0,02 100
e
N
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T-a b'l a 4~{continuac ién)‘

(Ensayo de dosis letal DLlOO / Sitophilus granarius)

Sustancia activa concentracion de la  grado de destruc-
sustancia activa en cldn en %
la solueion en %

S
n SC.Hn~is0
3Hy
0-p" 0, 02 100
T~ 0C,H,

CH30

0,02 100

CH

S
n SC3H7" iso
o-p~"

0,02 90




T a bl a 4-(continuacion)

(Ensayo de dosis letal DL / Sitophilus granarius)

Sustancia activa concentracion de grado de destruc-
la sustancia acti- cion en %
va en la solucion
en %
O

0-P (OCalig)y j
CgHO 0, 02 100

N

C3H7flso

N O0C,Hr-is0

0,02 100
3H7" iSO .
/f—\,
S
1" /CZHS
O-P
C2H50 \OCH3
0,02 100

C3H7- iso
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T abla 4. (continuacion)

(Ensayo de dosis letal DL, / Sitophilus granarius)

Sustancia activa concentracion de grgdo de destruc~
' la sustancia acti~ cidnen %
va en la solucion
en %

<
n_~CoHs
0-P .
TNOC,Hg-is0 0,02 100

~

C‘szO

>~

CgHq-iso

S
1
0,02 100

C3H7" iso

‘ CyH
1" 245
O”P< .

iso- C3H70
i 0,02 100

l\)\
~
C3H7- iso
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T abla4.(continnacion)

(Ensayo de dosis letal DLygq / Sitophilus granarius)

Sustancia activa concentracion de  grado de destruc-
la sustancia acti- cionen %
“va en la solucion

— en %
T~OCyHg-iso 0,02 100
0,02 90
5 __~CHg

O-P

T~O0CgH-iso 0,02 100
C,HO
285
N
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Ejemplos de preparacion

Ejemglo 1.

S
O-P (OC3Hg),

BN
C3H7- iso

En una suspension de 18, 2 g (0, 1 mol) de

2-iso-propil-4-hidroxi-5-etoxi-pirimidina, 14,5 g (0, 105 moles) de
carbonato de potasio y 200 ml de acetonitrilo, se instilan a 20°C 18, 8¢
(0, 1 mol) de cloruro-diéster ©, O-dietflico del acido tionofosforico. Se
calienta la mezcla de reaccidn durante 3 horas a 40°C, se la enfria y

se la vierte en 300 ml de tolueno. La solucidn toluénica es lavada con

_ una solucidn saturada de bicarbonato de sodlo y con agua, y deshidrata-

da con sulfato de sodio y luego concentrada. Después de la destilacion
inciplente se obtienen 13 g (39 % de la teor{a) del éster O, O-dietil-O-
(2-iso-propil-5-etoxi- pirimidin (4) {lics) dél dclido tionofosfdrico en
forma de aceite amarillo con {ndice de refraceién n2]3) :. 1,4960.;

En forma analoga pueden sintetizarse los

siguientes compuestos de férmula:

2
o) )';/OR
RY.
~ N (1)
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1
Ejemplo R R R2 R X Y rendimetto (ndice de
No. (% de la teo-  refraccion
ria)
2 CoHs CgHp-iso CyHg CgH,S O § 26 n2’: 1, 5269
3 CuHy CgHqwiso CpHs CpHg S O 4l n2D3: 1,5071
20
4 2oH Hop-i Hy OCH, S O 30 a0 : 1, 5160
CyH, CgHq-iso  CHg 3 D
5 © CJH, CgHylso CyHy OCHz O O 54 nzlgz 1,4746
6 CoHy  CgHg-iso CgHq-iso CHg S 0 88 nig: 1,5030.
20
7  C,H., C.H-iso CH, Cyisy § O 99 n2% : 11,5170
245 3 3 25 (]))
8 CgH, CaHy-iso CyHg-iso CHg § O 69 n;: 1,4983
9 CjHyiso CgHj-iso CyHs OC,H; § O 54 n2%: 1, 4928
10 CgHqp-iso CgHg-iso CpHp CoHg S ) 68 né%: 1,5018
11 CgHy-iso CgH-iso CyHg-iso CHg S O 70 a?%: 1, 4925
D
12 CHz CHy C,Hy OC,H, s § 38 n%z: 1,5358
13 CHy CHg C,Hs CoHs S § 47 a22; 1,5480
D
14  CHy CgHjy-iso CpHy OCyH; § § 45 n21;: 1,5258
15 CHy CgHp-iso CpHy CpHy § S 66 n2D: 1, 5380
16 CH, CgHyiso CgHyp-lso CHy 5 § 63 n'?;: 1,5342
1T CH3 CgHypiso CHy CH; § S 717 n%%: 1,5443
D
22
18 C,Hy CH, CHy OCHg O O 17 wj: 1,4682
19  CyH; CHg Coly OCpHy 'S O . 21 n32: 1,4981
20  C,Hy CHj CoHy CoHy S O 176 nznf'*‘: 1,5152
21 CHy CgHy-iso CyHy CoHy § O 83 nzDz : 1,512
22 CH, Cgliyiso CH;QCHs § O 76  n’n:1,5011
. : 1 -
23 CH, CHqiso «Hs CJHg S O 8  n’L:1,5198
3 377 3 t275 D
24 CH, CjHyiso CHz OCHy § O 34 nzg: 1,5268
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2 3 .
Ejemplo R r! R R X Y rendimiento (ndice def
. (% de la teo- refraccion
ria)
35 CHy CgH_-iso C.Hp-iso CH, § O 92 n2l:1,5099
26 CH3  CgHp-iso CyHy OCgHs O O 50 n22:1,4673
27 C,Hs  CHj CHy OCH; § O 70 nzg: 1,5027
- 0
28 CyH,  CHg CoHs SCgHg-n § O 65 0’ 15282
5 -
29 H H : 1, 4990
22
30 CH CH C,Hy CHs S O 85 n°°:1,5157
3 255 9t5 X5 b
. 22
CH,  CyHy CoH ~@ s 0 78w 15623
32 CH, CH, CgHls CHy S O 80 n22:1,5244
D
- : 22 ,
33 CH, CH, C,H, OCyHy § O 59 n%%: 15075
38 = CH;  CHy CgH-iso CoHy S O 85 u?:1,5138
D
. 22,
35 CHgq CHg C,Hg -@ S o 57 Rl 1,5732
36 CH C,H; CgHi-iso CHy § O 80 n:l,5140
3 2 5 3 " 8] o) 3 nD. P
37 CH,  CpHg CgHy-iso CpHy S O 88 n2;: 1, 5095
38 CHig C,H CoHy  SC3H-nS O 60 n?2:1,5319
D .
39 CyHs CHy CjHy-iso CH3 S o 80 P.f.=57°C
40 CoH, CH, CgH,-iso C3H; S O 88 n22:1,5067
a1 CoH CH, CoH; - 22,
2Hs 5 CaHs s o 79 15641
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Ejemplo R R1 R"2 RS X Y rendimien-. {ndice de
No. to (% de la refraccin
teoria)
25
42 CHg  CgHq-iso  CH, CHj S O 3 n :1,5191
D
43 CH CH CoH oC,H., O o0 41 n26:1 4778
3 3 2585 275 D
44 CH 4 CHg CHg CoHg S O 689 P.f.=41°C
23
45 CH,  CHj CyH,  CHy S 0 69 n:15262
46 CH,  CHy CsHr-iso CH; S O 69  n?3:1,5160
D
47 CHg  CH, CHgq CHy S ©
27
48 CHy.  CqHj Cplls  OCH; O O 55 n 14775
49 ~  €Hy  CyHjg CHj CH,4 s ©
50 C,Hy H CoHs CHs S O 80 nzlgz 1,5197
~ P 2 .
51 C,Hg H C,H, CHy S O 8¢ n: 1,5264
, 23
52 CoHg H CjHywiso CHy S O 87 _n 15150
23
53 CoH, H CH CoH S O 6% o :1,5320
255 3 255 D
- C,H i ' 2 . 1,5590
54 CoHg CgHpmiso  CoHj @ s 0 52 o :1,558
55 - CH H § 2%, 1, 6120
cpg,  CHy C,Hg - s 3 il
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Las 4-hidroxi-pirimidinas ( III ) requeri-

das como materiales de partida pueden ser preparadas, por ejemplo,

como se describe a continuacion=

on

CHON

\NJ\C
3H7- iso

Una suspension de 21,6 g (0, 4 moles) de
metilato de sodio, 24,5 g (0, 2 moles) de hidrocloruro de iso~butil-
amidina y 32 g (0, 2 moles) de éster etflico del acido formiletoxiacéti-
co, e8 calentada durante 6 horas con reflujo. Entonces la mezcla es

concentrada por evaporacion y el residuo es recogido en 200 ml de

agua. La fase acuosa es mezclada, bajo ‘refrigeracion con hielo, con
acido clorhidrico concentrado hasta pH = 6 y subsiguientemente ex-

trafda dqs veces con 200 ml de cloruro de metileno cada vez. Los ex-
tractos reunidos de d oruro de metileno son deshidratados con sulfato

de sodio y luego concentrados. Se obtlenen 22 g (60,5 % de la teor{a)

- de 2-iso-propil-5~etoxi-4-hidroxi-pirimidina en forma de cristales

{ncoloros de punto de fusién 154°C. _
En forma analoga pueden sintetizarse los

siguientes materiales de parttda:
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Constitucion rendimiento punto de fusion
(% de la teoria) (oC)
OH

i80-C 4H,0

-~ 56 108-109

P

C3H7"’i$0
OH

CH3S

e . 49 175

99 >220

61 160
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Constitucion

rendimiento
( % de la teoria)

pimct)o de fusién
Q)

65

" 51

37

65

45

167

206

137
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Descrita suficientemente la natura-
leza del invento, as{ como la manera de realizarse en
la préctica, debe hacerse constar que las disposiciones
anteriormente indicadas son susceptibles de modifica=-
ciones de detalle en cuanto no alteren su principio fun-
damental.
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REIVINDICACIONES .

e —

M- Procedlmmento para la obtencidn de

. ésteres plrimidlnillcos alcoxi- y alquiltio=- sustituidos,

de los &cidos / tiono-(tiol)/-fosfo-rizo(nico) de f£ér—

mula

RY

X oRr?

y t (1)

Rl

en,la cual ‘R y R~ representan restos alquilo lguales 0o di-

1

alcox1, alquiltio o fenilo; X e Y representan, independien-

representa hidrbégeno o alquilo, y R , alquilo,

temente una de otra, oxigeno o azufre; caracterizado por—

__que halogennros—esteres de los 4cidos fosforlco, tlono-,

15

. tiol-y tlonotlol-fosférlco, Posfbnicos ¥ tlonogfos£6ni-

cos, respectivamente de £6rmula

x

Hal =P

2 3

2
—° (11)

T~—z3

en la cual R, R™ y X tienen los significados indicados

A

 anté£i9rmepte y Hal representa haldgeno, preferentemente
" cloro, se hacen reaccionar con 4-hidroxi-pirimidinas al-

coxi- o alquiltio—sustituidas de Férmula

'RY

.

RN

\ " - OH
l

e v 5 e

'~_Ji§ﬁ_1a cual Ry R' tienen los significados indicados ante-
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ridrmente, eventualmente en forma de sus sales alcalinas,
alcalino-térreas o de amonio, o eventualmente en presen—
cia de aceptores de &cidos, y eventualmente en presencia
de disolventes o diluyentes. '

2.~ Procedimiento para la obtencibn de
&steres pirimidinflicos alcoxi- y alquiltio= sustituides,
de los &cidos / tiono-(tiol)/-fosfo-rieo(nico), tal y co-
mo Queda sustapcialmente descrito en la presente Memoria.,

Esta Memoria cofista de 58 hojas escri-

tas a mAquina por una sola cara.
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