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La presente invencion se refiere a nuevos
ésteres y amidas-ésteres de los acidos piritmidin (5) il-fosférico,
-tionofosforice, ~tiolfosforico, -tionotiolfosforico, -fosfonicos ¥y -tio-
nofosfonicos que tienen propiedades insecticidas, ecaricidas y nemato-
dicidas, asf coro a un procedimiento para su produc_:cién.

Ya es conocido:que ésteres pirimidin (6) {li-
cos de los acidos tionofosforico, tioltionofosforico y tionofosfonicos,
por ejemplo los ésteres O, O-dietil-O‘_/:'z-'Lsopropil-4— metil-pirimidin
(6) flico:/ ¥y O~etil-S—n-propi1-O-[2-iso- propil-4-rmetil- pirimidin (6)
fltco] del &cido tlol-tionofosférico y el éster O-etil-O-] 2, 4-dimetil-
pirimidin (6) flico] del acido tionoetanofosfonico, tienen propiedades
{ngecticidas ¥y acaricidas (compérese:éon la patente estadounidense
No. 2,754, 243, con la paténte publicada no examinada de la Rep.Fed.
de Alernania No., 2. 360. 877 y con la patente publicada de 1a Rep.Fed,
de Alemania No. 1.140.580).

Ahora se ha encontrado que los nuevos éste-
res y amidas-ésteres de los &idos pirimidin (5) il- fosforico, -tiono-
fosforico, -tiolfosforico, -tionotiolfosforico, -fosfonicos y ~tionofostd-

nicos de formula
2.7\
R™- -0-P (1)
\
en la cual representan

R, alquilo;

R1, alquilo, alcoxi, alquiltio, monoalquilamino o fenilo;
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R2 hidrogeno, alquilo o fenilo; .

RS, hidrégeno o alquilo, y

X, oxigeno o azufre,

tienen un excelente efecto insecticida, acaricida y nematodicida.

Ademas se ha encontrado que se obtienen

los ésteres y amidas-ésteres de los acidos pirimidin (5) il-fosfori-

co, -tionofosforico, -tiolfosférico, -tionotiolfosforico, -fosfonicos y
-tionofosfonicos de formula ( 1), si halogenuros-ésteres y halogenu-
ros-amidas-ésteres de los dcidos fosférico, tionofostérico, tiolfostd-
rico, tlonotiolfosforico, fosfonicos y tionofosfonicos, respectivamente

de formula

¥ _om

Hal-P (1)

en la cual
R, Rl y X tienen los significados arriba indicados y

Hal representa haldgeno, preferiblemente cloro,

se hacen reaccionar con 5-hidroxi-pirimidinas de férmula
Rr3

z .
R2-</ \ -0H (111)
J—

en la cual

R2 y R3 tlenen los significados arriba indicados,

eventualmente en presencia de un aceptor de acido o eventualmente
en forma de sus sales alcalinas, alcalinotérreas o cie amonlio, y even-

tualmente en presencia de un disolvente o de un diluyente.
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Sorprendentemente, los ésteres y amidas-
ésteres de los Acidos pirimidin (5) {l-fosforico, ~tionofosfdrico, -tiol-

fosforico, -tionotiolfosforico, ~fosfonicos y -tionofosfonicos segin la

" invencion muestran un efecto insecticida, acaricida:y nematodicida

mejor que los conocidos ésteres pirithidin (6) flicos de los 4cidos fos-
férico, tionofosférico, tiolfosforico, tionotiolfosforico, fosfonicos y
tionofosfonicos deiconstitucién andloga y de igual orientacion de acti-
vidad., Por consig!uiente, los compuestos de la presente invencion repre-
sertan un verdiader.o enriquecimiento de la tecnica.

Si se emplean como sustancias de partida
por ejemplo el cloruro-diester O-etil-S-n-propilico del 4cido tionbt::i‘ol-
fosforico y la 4-metil-5-hidroxipirimidina, el desarrollo de la reaccidn

puede ser representado por el siguiente esquema de formulas:

S »
1 aceptor de acido
: OCyH

a-pZ 2%+ I Nom >
TS aHA-n = '

3T - HC1

GH3 s
1 OC2H5

7N -O-—P/

= SC3Hy-n

Las sustancias de partida a utilizar estin de-
fini&as en forma general por las formulas ( 1) y ( 111 ). En las mismas,
sin embargo, representan de preferenc ia:.

R;- alquilo lineal o ramificado con 1 a 6, particularmente con la 4

atomos de carbono;
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‘Rl, alquilo o alcoxi lineal o ramificado, alquiltio o monoalquilami-

no con 1 a6, particularmente 1 a 4 dtomos de carbono por res-
to alquilo, o fenilo;

Rz, hidrogeno, fenilo o alquilo lineal o ramificado con 1 a 7, parti-
cularmente 1 a 5 atomos de carbono;

R3 hidrogeno o alquilo lineal o ramificado con 1 a 3 dtomos de car-
bono, particularmente metilo o etilo, ¥y

X, azufre,

Los halogenuros-ésteres y ha-
logenuros-amidas-ésteres de los acidos foéférico, tionofosfarico, tiol-
fosforico, tionotiolfosférico, fosfonicos y tionofosfonicos { 11 ), son co-
nocidos y también técnicamente bien preparables segin procedimientos

conouldos de la literatura. Como ejemplos de los mismos sean meuncio-

LS

nados en detalle:
cloruro-diéster O, O-dimetflico, O, O-dietflico, O, O-di-n~propilico,

0, O-di-ise- propilico, O, O-di-n-butflico, O, O-di-iso-butllico, O, O-di-

- sec-butflico, O-rmetil-O-et{lico, O-metil~-O-n-propilico, O-metil-O-iso-

propflico, O-metil-O-n-butilico, O-metil-O-iso-butilico, O-metil-O-
sec-butllico, O-etil-O-n-propflico, O-etil-O-iso-propilico, O-etil-O-n-

butflico, O-etil-sec-butilico, O-etil-O-iso-butilico, O-n-propil-O-butfli-

" coum O-iso-propil-O-butflico del acido fosforico y los correspondientes

N4 . . . e
tiono-andlogos; ademds cloruro-diéster O, S-dimetilice, O, S-dietilico,

0, S~di-n-propilico, O, S-di-iso-propilico, O, S-di-n-butilico, O, S-di-iso-

“butflico, O-etil-S-n-propilico, O-etil-S-iso-propilico
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L4

O-etil-S-n-butflico, O-etil-S-sec-butilico, - O-n-propil- S- etflico,

O-n-propil- S-iso-propilico, O-n-butil-S-n-propflico y O-sec-butil-S-

etflico del acido tiolfosférico y los correspondientes tiono-anédlogos;

ademas cloruros-ésteres O-metflico, O-etflico, O-n-propilico,
O-iso-propilico, O-n-butflico, O-iso-but{lico u O-sec-butilico de

los acidos metano-, etano-, n-propano-, iso-propano-, n-butano-,
{so-butano-, sec-butano o fenilfosfonico y los correspoddientes tio- -
no-anidlogos; y cloruro-amida-monoéster O-metil-MN-metilico,
O-metil-N-et{lico, O-metil-N-n-propflico, O-metil-N-iso-propilico,
6-eti1-N-metflico, O-etil-N-etflico, O-etil—N-n-p;opflico.
O-etil-N-isopropilico, O-n-propil-N- metfli;o, O-n-propil-N-etilico,
O-n-propil-N-n-propilico, O-n-propil-N-iso-propilico, O-iso-propil~

N-wmetflico, O-iso-propil-N-etilico, O-iso-propil-N-n-propilico,

O-iso-propil-N-iso-propf{lico, O-n-butil-N-met{lico, O-n-butil-N-et{-

lico, O-n-butil-N-n-propilico, O-n-butil-N-iso-propflico, O-iso-butil-
N-metf{lico, O-iso-butil-N-etilico, O-iso-butil-N-n-propflico,
O-iso-butil-N-iso-propflico, O-sec-butil-N-metfiico, O-sec-butil-N-
etflico, O-sec-butil-N-n-propflico u O-sec-butii~N-iso—prop{lico del
acldo fosforico y los correspondientes tiono-andlogos,

| Las 5-hidroxi-pirimidinas ( III ) a amplear
ﬁdemés como sustancias de partida son en parte nuevas, pero pueden
ser preparadas segin prmcedimientos cono;:idos de la literatura.

Como ejemplos de las mismas sean mencio-
nadas en detalle:. |
5-hidroxi-pirimidina, 2-fenil-, 2-metil-, 2-etil-, 2-n-propil-,
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2-lso—propilf, 2-n-butil-, 2-iso-butil-, .2-sec-butil-, 2-ter-butil-,
2=n-pentil-, 2-fenil=4-metil-, 2, 4-dimetil-, 2-etil-4-metil~,
2-n-propil-4-metil-, 2-iso-propil-4-metil-, 2-n-butil-4-metil-,
2-iso-butil~4~metil-, 2-sec-butil-4~metil-, 2-ter-buﬁ1~4-meti1—,

2-fenil-4-etil-, 2-metil-4-etil-, 2, 4~dietil-, 2-un-propil-4-etil-,

- 2-iso-propil-4-etil-, 2-n-butil-4-etil-, 2-iso-butil-4-etil-, 2-sec-

butil-4-etil-, 2-ter-butil-4-etil- o 2-n-fenil-4-etil-5-hidroxi- pirimi-
dina,

El procedimiento para la produccidn de los compuestos
segin la invencidn es realizado preferiblemente con el empleo de
disolventes o diluyentes apropiados. Como tales entran eun counside-
racion précticarﬁente todos los disolventes organicos 'mertes;. A és-
tos pertenecen particularmente los hidrocarburos alifaticos y aro--
méiticos eventualmente clorados, tales como benceno, éolueno, xileno,
vafta, cloruro de metileno, cloroformo, tetracloruroAde carbono,
clorobenceno}: los éteres, por ejemplo éter dietflico, éter dibutilico,
dioxano; ademés, las cetonas, por ejemplo acetona, metiletilcetona,

metilisopropllcetona y metilisobutilcetona; ademas, los nitrilos ; tales '

"como acetonitrilo y propionitrilo.

Como aceptores de dcldes, pueden encontrar

empleo todos los usuales agentes ligadores de dcidos. Resultaron

ser particularmente eficaces los carbonatos y alcoholatos alcalinos,

tales como carbonato, metilato y etilato de sodio y de potasio; ade-

4 . ol e 2 s . .
mas, las aminas alifaticas, aromaticas o heterociclicas, por ejem-

plo trietilamina, trimetilamina, dimetilanilina, dimetilbencilamina y



10

15

20

25

piridina,

L. La temperatura de reaccién

puede ser va::rladal entre margenes amplios, Por lo general se trabaja

Lo :
a temperaturas:de entre 0 y 100°C, preferiblemente de 20 a 600C.
é . : R

Por lo general se deja des-

R .’ «?
arrollar la reaccion a la presion normal.

Para la realizacidén del proce-
dimiento se aplican los materiales de partida, enla mayoria de los ca-
sos, en proporciones equivalentes. Un exceso de uno u otro de los
componentes no aporta n'mgur'la ventajé esenc {al, Los componentes de la
reaccidn son reunidos generalmente en uno de los disolventes arriba’
citados en presencia de un aceptor de acidos y agita@os durante una o
varias horas a una temperatura mas elevada para completar la reac-
cidn. Entonces la mezcla de reaccidn se mezcla:con un disolvente orga-
nico, por ejemplo tolueno, y se elabora la fase organica en forma usual
por lavado, deshidratacién y destilacidn del disolvente.

Los nuevos compuestos se pre-
sentan en forma de aceites que en la mayor{a de los ecasos no pueden
ser destilados sin descompos_icic'm. pero que pueden ser liberados de
los Gltimos componentes volatiles y as{ purificados por la llamada
"destilacidn incipiente", vale decir, por calentamiento prolongado bajo
presion reducida a temperatufas moderadamente elevadas. Para su
caracterizadién sirve el {ndice de refraccién.

Como ya se ha mencionado va-

rias veces, los ésteres y amidas-ésteres de los &cidos pirimidin (5) i1-
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fosforico, -tionofosforico, -tiolfosférico, -tiondtivlfosférico, -fosfoni-
cos y ~tionofosfénicos de acuerdo con la inven‘cgién se distinguen por
un sobresallente efecto insecticida, acaricida ¥ nematodicida, Son efi-
caces contra parasitos de plantas, antihigiénicos y de provisiones y
en el sector de la medicina veterinaria. Unido a una baja fitotoxicidad,
tienen un buen efecto contra insectos tanto chupadores como mordedo-
res y también contra dcaros.

Por esta razon los compuestos
segin la invencion pueden ser aplicados con buen resultado como para-
siticidas en la proteccidn de plantas, as{ como en los sectores de la
higiene, y de la proteccidn de provisiones y de la v‘éterinarla.

A una buen_a tolerabilidad por
las plantas y a una favqrable toxicidad para animales de sangre calien-
te, las sustancias activas :se prestan para combatir pardsitos animales,
particularmente insectos, ardcnidos y nematodos que ocurren en la
agricultura, en la silvicultura, en el sector de la proteccion de provi-
siones y materiales, as{ como en el sector de la higiene. Son eficaces

contra especies normalmente seasibles y resistentes, as{ como contra

"todos los estados o contra estados individuales de desarrollo.

A los parasitos arriba mencionados pertenecen:

del orden de los isopodos, por ejemplo Oniscus asellus, Armadillidium
vulgare, Porcellio scaber.
Del orden d§ los diplépodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus.

Del orden dé 165 :quilépodos, por ejemplo Geophilus carpophagus,
| .

Scutigera spec.
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Del orden de Symphyla, por ejemplo Scutigerella immaculata,

Del orden de los tisanuros, por ejemplo Lepisma saccharina.

Del orden de Collembola, por ejemplo Onychiuros armatus.

Delvorden de ortopteros, por ejemplo Blatta orien‘talis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blattella germanica, Acheta domes-
ticus, Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Mela-
noplus differentialis, Schistocerca.gregaria.

Del orden de dermiperos, por ejemplo Forficula auricularia.

Del orden de los isopteros, por ejemplo Reticulitermes spp.

Del 'orden de Anoplura, por ejemplo Phylloxera vastatrix, Pemphigus
spp., Pediculus hu;manus corporis, HaematOpinﬁs spp., Linognathus
spp.  °

Del orden de Mallophaga, por ejemplo Trichodectes spp., Damalinea
spp-

Del orden de los tisanopteros, por ejemplo Hercinothrips femoralis,
’fhrips tabaei,

Del orden de los heterdpteros, por ejempo Eurygaster spp., Dysdercus
inter}le.dius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodunius prolixus,
Triatoma spp.

Del orden de los homodpteros, por ejemplo Aleurodes brassicae, Be-
misia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii. Brevicoryne
brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralis fabae, Doralis pomi, Eriosoma
lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosiphum avenae, Myius SPpP: ,

Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca épp;, Euscelis bilo-

batus , Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae,
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Laodelphax striatellus.. Nilaparvata lugens, 'Aonidiella aurantii, As-
pidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp,
Del orden de los lepidopteros, por ejemplo Pectinophora gossypiella,

Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella,

Hyponomeuta padella, Plutella macullpennis, Malacosoma neustria,

_ Euproctis chrysorrhoea, Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella,

Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp., Earias

‘insulana, Heiiothi;s spp., Laphygma exigua, Mamestra brassicae,

Panolis flamme'a,: Prodenia litura, Spodoptera spp., Trichoplusia ui,

|
Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chllo spp., Pyrausta nubilalis,,
Ephestia kuehnniella, Galleria mellonella, Cacoecia poda'na, Capua re-

ticulana, Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona mag-

nanima, Tortrix viridana.

" Del orden de los coledpteros, por ejemplo Anobiurrll punctatum, Rhizo-

pertha dominica, Bruchidius obt-*éctqs, Aeénthosgelides obtectus,
Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa d;ecemlineata, Phae-
don cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna
varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis, Aathonomus
spp., Sitoﬁhilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus,

Ceuthorrynchus assimilis, Hyperopostica, Dermestes spp;, Trogoder-

" ma spp., Anthrenus spp., Attagenus spp;, Lyctus spp., Meligethes

aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium
spp., Teunebrio molitor, Agriotes spp;, Conoderus spp;. Melolontha
melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica.

Del orden de los himendpteros, por ejemplo Diprion spp., Hoplocampa
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spp., Lasius spp., Monomorium pharaoni;s,'.Vespa spp.
Del orden de los dipteros, por éje mplo Aédes spp., Anopheles spp.,
Culex spp., Drosophila melénogaster, Musca spp., Fannia spp.,
Calliphora eyythrocephala, Lucilia spp., Chrysomyia spp., Cuterebra
spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus
spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tanunia spp., Bibio hortulanos,
Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyosciami, Ceratitis capitata,
Dacus oleae, Tipula paludosa,
Del orden de los sifondpteros, por ejemplo Xenopsylla cheopis, Cera-
tophyllus spp.
Del orden de loé aracnidos, por ejemplo Seorpio maurus, Latrodectus
mactans.
Del orden de ]bs dcaros, por ejemplo Acarus si-ro, Argas spp;,
Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinﬁe. Eriophyes ribis, Phyllocop-
truta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp.,
Hyalomma sijp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp.;,
Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobla praetiosa, Panoriychus Spp.,
Tetranychus spp.

A los nematodos parasitarios
de plantés pertenecen:wPratylenchus spp., Radopholus similis, Ditylen-
chus dipsaci, Tylenchulus semipenetrans, Heterodera spp., Meloido-
gyne épp., Aphelenchoides spp., I;ongidorus spp., Xiphinema spp.,

Trichodorus spp.

La aplicacion de las sustancias
activas segin el {nvento es efectuada en forma de sus formulaciones

corrientes en el comercio y/o de las formas de aplicacion preparadas

L.
cy i
H

i
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de estas formulaciones.

El contenido de sustancia acti~
va de las formas de aplicacion preparadas de las formulaciones corri-~
entes en el comercio, puede variar dentro de l{mites amplios. La con-
centracion de la sustancia activa de las formas de aplicacién puede es-
tar entre 0, 0000001 % y 100 % en peso de sustancia activa, preferible-
mente entre 0,01 y 10 % en peso.

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

En la aplicacion contra pardsi-
tos antihigiénicos y de provisiones, las sustancias activas se distinguen

por un sobresaliente efecto residual sobre madera y arcilla, as{ como

-por una buena resistencia a 2lcalis sobre bases encaladas.

Las sustancias activas pueden

- ser elaboradas en la$§ formulaciones usuales, tales como soluciones,

emulsiones, polvos para rociar, suspensiones, polvos, preparados de
espolvorear, espumas, pastas, polvos solubles, granulados, aerosoles,
concentrados de suspensidn y de emulsidn, polvos desinfectantes de se-

milla, sustancias-naturales y sintéticas impregnadas con sustancias ac-

tivas; en microcapsulaciones, en sustancias pol{meras y en envolturas

para semillas; ademas, "en formulaciones para dispositivos de fumiga-
cion, tdes como cartuchos, latas, espirales,y similares de fumigacion,
as{ como formulaciones de nebulizacion en frio y en caliente de volumen

ultrabajo.

. Bstas formulaciones son produ-
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‘cldas en forma conocida, por ejemplo por mezclamiento de las sus-

tancias activas con diluyentes, vale decir, disolventes lfquidos, gases
licuados bajo presion y/o vehiculos sdlidos, eventualmente con el

empleo de agentes tensioactivos, vale decir, emulgentes y/o agentes

: dispersantesi y/ o;agentes espumantes. En el caso de la utilizacion del
1. §

agua como d:ilu'yefnte pueden emplearse por ejemplo también disolventes
: .
orginicos como disolventes auxiliares,

Entran en consideracion esen-
cialmente como disolventes liquidos; los hidrocarbuz:os aromaticos, ta-
les como xileno, tolueno, benceno o alquilnaftalenos; los hidrocarbu-
ros aromaticos o alifaticos clorados, tales como clorobencenos, clo-
roetilenos o cloruro de metileno; los hidrocarburos alifaticos, tales
como ciclohexano, o parafinas por ejemplo fracciones de petrodleo 1¢£>s
alcoholes, tales como butanol o glicol, as{ como sus éteres y ésteres;
cetonas, tales como acetona,metiletilcetona, metilisobutilcetona o ci-
clohexanona; disolventes fuertemente polares, tales como dimetilforma-
mida y sulfoxido de dimetilo, as{ como agua; como diluyentes o veh{cu-
los gaseosos licuados, entendiéndose como ta}es-aquellos l_fquidos que
a la temperatura normal y a la presion normal son .gaseosvos:.gases im~
pelentes de aerosoles, tales como hldfocarburos halogenados, as{ co-
mo butano, propano, nitrogeno y didxido de carbono; comeo vehiculos
sélidos:'minerales naturales molidos, tales como caolines, arcillas,
talco, creta, cuarzo, atapulguita, montmorillonita o tierra de diato-

meas, y minerales sintéticos molidos, tales como 4cido sillcico alta-

mente disperso, oxido de aluminio y silicatos; como veh{culos sdlidos
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para granulados: piedras naturales quebradas y fraccionadas, tales
como calclta, marmol, pledra pdmez, seplollta, dolomita, as{ como
graniilados sintéticos de harinas (norgénicas y orgén'icas, as{ como
granulados de material orgdnico, tales como aserrines, cdscaras de
coco; mazércas y tallos de tabaco; como agentes emulsionantes y/o
eSpumantes:.emulgentes no iondgenos y anionicos, tales como ésteres
de polioxietileno y dcidos grasos, éteres de poliozietileno y alcoholes
grasos, por ejemplo éteres alquilarilpoliglicolicos, sulfonatos de al-
quilo, sulfatos de alquilo, sulfonatos de arile, as{ como hidrolizades
de prote{nas como agentes dispersantes:'por ejemplo lignina, lejlas de

desecho de sulfito y metilcelulosa,

Eun las formulaciones pueden

emplearse agentes adherentes, tales como carboximetilcelulosa, poli-

. meros pulverulentos, granulares o en forma de latices naturales y sin-

téticos, tales como goma ardbiga, alcohol polivinflico, acetato de poli-
vinilo.

i Pueden emplearse colorantes,
]

tales como pigmentos inorganicos,. por ejemplo 6xido de hierro, éxido

de titanio, azul de ferwocianuro, y colorantes orgénicos, tales como ali-
zarina, colorantes azdicos de ftalocianina metdlica, y micronutrientes,
tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molib-

deno y zinc.

Por lo general, las formulacio-
nes coutienen entre 0,1 y 95 % en peso de sustancia activa, preferible-

mente entre 0,5 y 90 %.
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La aplicacidn de las sustancias
activas segin el invento se efectua en forma de sus formula-
ciones comerciales y/o de las formas de aplicacién preparadas

de estas formulaciones.

El contenido de sustancia acti-
va de las formas de aplicacidn preparadas a partir de las for-
mulaciones comerciales, puede variar dentro de margenes am-
plios. La concentracidn de sustancia activa de las formas de
aplicacidén puede ser de 0,0000001 hasta 100 % en peso de sus-
tancia activa, preferiblemente entre 0,01 y 10 % en peso.

La aplicacibén es efectuada de
la manera usual, adaptada a las formas de aplicacifn.

En la aplicacidn contra parisi-
tos antihigiénicos y de provisiones, las sustancias activas
se distinguen por un efecto residual sobresaliente sobre
madera y arcilla, asi como por una buena resistencia a &lca-

1is sobre bases encaladas.,

Ejemplo A

Ensayo con larvas de Phaedon
Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulgente: 1 parte en peso de &ter alquilaril-poliglicéiico

Para obtener wna preparacidn
adecuada de sustancia activa con la cantidad indicada del
disolvente y con la cantidad indicada de emulgente y se dilu-

ye el concentrado con agua hasta la concentracidn deseada.
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La preparacibén de sustancia
activa es rociada sobre hojas de col (Brassica oleracea)
hasta su mojadura al grado de formacién de gotas y sobre
estas hojas se colocan larvas de la crisomela del rAbano

picante (Phaedon cochleariae).

Al cabo de los tiempos indi-
cados, se determina la destruccidn en %, significando 100%
que fueron matadas todas las larvas de crisomela, mientras
que 0 % significa que no fue matada ninguna larva de cri-

somela.

Las sustancias activas, sus
concentraciones, los tiémpos de evaluacidn y los resultados

constan en la siguiente Tabla 1.
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I . Tabld 1

(Ensayo con larvas de Phaedon)
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" Substancia concentracién de

grado destruccitn
activa - la substancia activa | en % al cabo de
’ en % 3 dfas
) )
. "
w{ |
1;0-03H7-(/ : 0,01 » 100
'N-:- . N
: ' cH, 0,001 0
(conocida)
% OCyHg
. . \SC3H7"1'1 .
iso=CgHy -/ \ 0,01 100
. N*—— N .
CH3 0,001 0
(conocida) '
N 1 .
<1<I_> -0-P  (0C,Hy), . 0,01 100
0,001 100
g -
. . N \ . 1t . , -
CH3-</:>-O-P (0C,Hy), 0,01 100
. N= ) o
0, 001 100
S
. OCsH :
N " 2 .
CH3-</:>-O-P< 5 - 4,01 100
S N CoHlg _—
0,001 1} 100




Tabla 1 (Continuacién),

(Ensayo con larvas de Phaedon)
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Substancia - concentracion de - grado destruccién
activa. . ‘la substancia activa en % al cabo de
en % 3 dias
L y—;{ n ’
is0-CgHy - { —)-O-P (OCHg), 0,01 100
N=
0,001 100
. — S :
iso-CsH7-8\I_\>-O—P (OCgHg)y 0,01 100
N=/ :
. 0,001 100
[ I . - .
iSO“C3H7é\I‘>fO“P (OC2H5)2 0, 01 100
N-—
0,001 100
' N. S OCyHy
i50-CoH,~¢7 W\ -0-P{ 0,01 100
377 (ND CCyH,-n
0,001 100
: ‘,, OC3H ~iso
«CoH,- -0O- P 0,01 - 100
o Q\D NCHy
0,001 100




Tabla 1 (Continuaci‘én) ‘

(Ensayo con larvas de Phaedon) -
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graao destruccion

Substancia concentracion de ]
activa . la substancia activa en % al cabo ds
. en % 3 dias
S ;
is0-C H7 </:>-0—P (OCH), 0,01 100
0,001 100
lso-C3H7 /:> -0-P (oc oHgly 0,01 100
V 0,001 100
N— R
iso-c3H7-</:\>-o—P (OCyHg)y 0,01 . 100
N=
0,001 100 -
is0-CqHy-(/ W-0-F 0,01 100
3 <j> \OCSH'z -n : .
N= , , :
0,001 100
| -8 OC3H7-1so ,
iso-CSHf,-{/}r} -O- P"CH 0,01 100
N=/. 3
0,001 100




Tabla 1 (Continuacidn)

{Ensayo con larvas de Phaedon)
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grado destruccién

Substancia " concentracién de
activa la substancia activa en % al cabo de
en % 3 dias
Y ocyH, 0,01 100
iso- C3H :>—O -p”7
0,001 100
4 =
</ \>~</\"'z\>-0-P (C)Czl'rls)2 0,01 100
' , ‘ 0,001 © 100
5 OCyHy

@ {:>-o -p{ 0,01 100
0,001 100




10

15

20

~ Ejemplo B ‘ o

Y

Ensayo con Tet'ranychus (resis{en’ce)
Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulgente: 1 parte en peso de éter aiquilaril-poliglicélico

. | Para la produccién de una preparacién
adecug.d; de substancia activa, se mezela 1 parte en peso de la subs-
tancia activa con la cantidad indicada del disolvente y la canti;iad indi-
cada del emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la con-

centraciét; deseada.

f Con la preparacién de substancia acti-
! c H - . .

va, uns planta;. de habichuelas (Phaseolus v{xlgaris) fuertemente ataca-

das por todos los estados de desarrollo del scaro hiledor comin o

‘Scaro hilador de habichuelas (Tetranychus urticae), son rociadas hasta

su grado de mojadura de formacién de gotas, -

Al cabo de los tiempos indicados, la
destruccién es aeterminada en %, significando 100% que fuercon matados
todos los 4caros hiladores; 0% significa que no fueron matados ningu-
nos édcaros. |

Las substancias activas, las coﬁcentra-
ciones de las substancias é.ctivas, los tiempos de evaiué;cién y los re-

sultados constan en la siguiente tabla.2:
S
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Tabla 2
(Ensayo con Tetranychus)
Substancia concentracién de grado destruccién
activa la substancia activa en % al cabo de
‘ en % 2 dias
5
Q-P (OC2H5)2
cH ) 0 95
iso-C, 7-{\'“ 1
CH3 0,01 0
{conocida)
S
"/OC2H5
N O-P\
P SC3Hy-n 0,1 98
iso C33H7 </ _\
N 0,01 0
CH3
{conocida)
S
N: n
0,01 90
N S
CH3—</‘:\>~O-P (0C,Hy), 0,1 100
N— '
0,01 95
ey S OCyHs
CHg-(/ :\>-O~P\ 0,1 100
N CoHg
Lo : 0,01 70
i i
o I g
N— L
iso-C3H7-</i:\>-O—P (OCH,), 0,1 100
N—
0,01 90
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Tabla 2 (Continuacidn)

(Ensayo con Tetranychus)

(<

" Substancia concentracién de grado destruccién
activa la substancia activa en % al cabo de
- en% - 2 dias
S
N 3] ) : - ) .
ls°'C3H7" (/ :\>-O-P (0021{5)2 0,1 98
N-= ' .
0,01 80
| ", OC3H, -iso |
iso-CSH7-<}\':\>-O-P\ 0,1 100
N= CHg ) :
- 0,01 T 1)
150-CyH, - (/ :\>-O-P 0,1 . 100
7 Ng
N= CSH7‘X1

0,01 : 90
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Ejemplo C ,’ i - 24 -

s {

Ensayo de dé%isi 1feta1 ADLIOO ' | : B
Animales de _:ansayo: Sitéiphilus granarius
Disolvente: acetona |

2 partes en peso de 15 substancia acti-
va son recogidos en 1000 partes en volumen del disolveﬁte. La. solu~-
ciébn asi obtenida es diluida con solvente. ulterior hasta la concentra-
cién deseada,

Con una pipeta se célog:s;n 2,5 ml de
la solucidén de substancia acfiva en un platillo de Petri, Sobre el fon-
do del platillo de Petri se encuentra un papel para filirar de un
didmetro de unos 9,5 cm, El platillo de Petri permanece abierto
hasgta que el disolvente se haya evaporado totalmente. Segin la con-
centracién de la solucién de substancia activa, resulta distinta la
cantidad de substancia activa por m? de papel para filtraLr. Seguida-
mente se introducen unos 25 animale}s de ensayo en el platillo de
Petri y se lo cubre con una tapa de vidrio.

El estado c'le los animales de ensayo es
contraloreado al cabo de 3 dfas. a contar del comienzo del ensayo, Se
determina la destruccién en %, signit;icando 100% que fueron matados

todos los animales de ensayo, mientras que 0% significa que no fue ma-

tado ningin animal de ensayo,

Las substancias activas, sus concentra-

ciones, los animales de ensayo y los resultados, constan en la siguien-

te tabla_ 3



Tabla 3

- 25 -

(Ensayo de dosis letal DL, ,,/Sitophilus granarius)

Substancia concentracién de la  grado de destruccig
activa . sustancia activa en en %
la solucién en %
" OC H
0- P
N SC3H7-n
1so-C H </ 0,002 0
CH,q
(conocida)
1 C H5
OC HS3 :
CHS~<N 0,002 0
(conocida) ;
x 2}
! S .
t
iso-CgH, - {/ >-O-—P (OCH3)2 0, 002 100
N—y v
1so—C3H7-</::>-O-P (C1C2H5)2 0,002 100
=
0,002 100

is0-C4H, -(ND :
OC H7-1so
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Ejemplo D
Ensayo de dos_is letal DL100 |
Animales de ensayo: Blatta orientalis
Disolvente: acetona .

2 partes en peso de la substancia acti-
va son recogidos en 1000 partes en volumen del disolvente. La solu-
clén asi obtenida es diluida con solvente ulterior hasta la concentra-
cidén deseada, -

| Con una pipeta se colocan 2,5 ml de
la solucién de subgtancia activa en un platillo de Petri. Sobre el fon-
do del platillo-de Petri se encuentra un papel péra filtrar de un
didmetro de unos 9,5 cm, El platillo de Petri perr;manece abierto
hasta que el disolvente se haya evaporado totalmente. Segtn la con-
centracidén de la solucién de substancia activa, resulta distinta la can-
tidad de substancia activa por m? de papel para filtrar, Seguidamente
se introducen unos 25 animales de éensayoc en el platillo de Petri y

se lo cubre con una tapa de vidrio.

El estado de los animales de ensayo

/“\

es contralor'ea‘db al cabo de 3 dias a contar del comienzo del ensayo.
Se determina la destruccién en %, éignificando 100% que fueron ma-
tados todos los animales de ensayo, mientras que 0% significa que
no fue matado ningin animal de ensayo.

Las substancias activas, sus concentra-

ciones, los animales de ensayo y los resultados, constan en la si-

i
|
t

guiente tabla 4

i

!
{
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Tabla 4

/Ensayo de dosis letal DL, ,,/Blatta orientalis)

Substancia concentracién de la  grado de destruccié
activa sustancia activa en en %
la solucién en %

[ S

S
n OC,H
o-/ 2o
iso-Cyily=(/ 0,02 0
N= '

CH3
(conocida)

' S .
‘ - N
1so-CSH~7—<:__\>-O-P (OCH3)2 0,02 100

N ¥ .

iso-CyHy-(/ :\>-O-P (0C,Hg), 0,002 100
N-—-
N— §/CH3

is0-CgH -/ :\>—O-P\ 0,02 100
N= OC3H7-iso

[
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Ejemplo E : ~ 28 -~

Ensayo de concentraciéon limite.

Nematodo de ensayo: Meloidogyne incognita

Disolvente: 3 Partes en peso de acetona

Emulgente: 1 parte en peso de éter alqu11ar11~pohghcéhco

f Para obtener una preparacién adecuada
de substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substancia acti-
va con la cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad indi-

cada de emulgente y se diluye la congentracién con agua hasta la con-

centracidén deseada,

La prepar‘acién de substancia activa
es mezplada intimamente con tierra fuertemente infestada con los -
ﬁematodos de ensayo. En ésto, la concentracién de la substancia acti-
va en la preparacién no tiene pricticamente ninguna importancia, de-
cisiva es tan solo la cantidad de substancia activa por unidad de volu~-
men de tlerra, cuya cantidad se indica en ppm. Se introduce la tierra
tratada en macetas, s: siembra lechuga y se'gﬁardan la macetas a
una temperatura de inverndculo de 27°C,-

Al cabo de cuairo semanas, se gxami-
nan las rai‘ces de la lechuga en cuanto a su ataque por nematodos
(agallas de raices), y-se determina en % el grado de efecto de la subs-
tancia activa, El grado de efecto es de un 100%, si es totalmente evi-
tado el ataque, mientras que es de un 0%, si el atagque es exactamente
igual a aquél en las plantas testigos en tierra no tratada, pero infesta-
da de igual modo,

Las substancias activas, las cantidades

de aplicacién y los resultados, constan en la siguiente tabla 5:



Tabla 5

Nematocida

Meloidogyne inc

ognita

Substancia

do de destruccién en % a una con-

gra )
activa centracién de la substancia activa en
(constitueién) ppm _
10 ppm
OC. H
O-P{ 275
. -H N~ SC4H, 0%
l‘CS 7"(./.—
CH,
{conocida)
CH,4 N 5
\CH-</ }—O-P(Oczﬁs)z 100 %
CH,
L cw
CHu ey B /o-m—x( 3
CH-( :\>-O—P\ cH, 100 %
3 .
CH, 5 6c H
3 N 1 2
\CH-</ NV-o-p7 °° cm, 100 %
/T \= Na-cr(
CHg CH,
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Ejemplo F

Ensayo de concentracién limite./ insectos del suelo.

‘Ihsecto de ensayo: Larvas de Tenebrio molitor en el suelo.

Disolvente: 3 partes en peso de acetona
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilaril-poliglicdlico

Para obfener una preparacidn adecuada
de substancia a;:tiva, se mezcla 1 parte en peso de la substancia activa
con la cantidad indicada del disolvente, se agrega la cantidad indicada
de emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién
deseada.’

Se mezcla la pre;_;aracién de substancia
activa intimamente con tierra. En ésto,.la c_oﬁcentracién de la substanciz
activa en la preparacitn no tiene précticamente ninguna importancia, dec
siva es tan solo la canftidad en peso de la substimcia activa por unidad
de volumen de la tierrs, cuya cantidad se indicé en ppm (=mg/ litro$.

Se introduce la tierra én macetas y se dejan éstas en reposo a la tem-
peratura ambiente,

Al cabo de 24 horas, se introducen los
animales dé ensayo en ‘Ia tierra tratapdu—y, al cabo de otros 2 a 7 dias,
se determinia en % el grado de efecto de la substancia activa, contdndose
los insectos de ensayo muertos y vivos, El grado de efecto es de un
100%, si todos los insectos de ensayo fueron matados, y es de un 0%,
si sigue viviendo fodavfa un ntimero de insectos de ensayo exactamente
igual que en la tierra testigo no tratada,

Las substancias activas, sus cantidades

de aplicacién ¥y los resultados constan en la siguiente tabla 6:

w——-
L



-3 -
Tabla 6

Insectos del suelo

o

. Larvas de Tenebrio molitor en el suelo.”

| Substancia grado de destruccién en % a una con-
activa centracion de la substancia activa en
(constitucién) ppm
2,5 ppm
_~CCHax
c E{5 \B 3\1(}:1 CH(CH,) 0 %
- . A
CyH-.O
2*5
(conocida)
ﬁ /oc H, . |
Nj Nsc.u -
. 3t 0 %
i 3 - </ \

(conocida)

/CH &]3 -O- P(OC H)y 100 %

CH,
CHy % 0- CI—I
cH-y N-0-p7 ‘en 100 %
CH/ R :> \CH3 3
CH oC,H
3 N 5
cH- </ >—o s & : | 100 %
-CH3 ) OC,H,
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Ejemplo G - o

Ensayo de concentracién Hmite/'ef'ecto sistémico por via de las raices

_Insec’co de ensayo: l.arvas de Phaedon cochleariae.

Disolvente: 3 -partes en pesc}_ de acetona
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilar;il-poliglicélico

Para la produccién de una preparacion ade~
cuada de subsfancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substancia acti~
va con la cantiélad indicada del disolvente, se agrega la cantidad indicada

oL
de emulgente y! se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién
!
deseada. i

La preparéciéﬁ de substancia activa es
mezcladé. intimamente con el suelo, siendo prédcticamente sin importancia
Ja concentracién de la subétan_cia activa en la preparacién; es decisiva so-
lamente la cantidad en peso de substancia a}ctiva por unidad de volumen
de suelo, que se indica en ppm (= mg/1). Se carga la tierra tratada en
macetas y en éstas se planta col (repollo) (Brassica oleracea), Asila
substancia activa puede ser absorbida por las raices cfe las plantas del
suelo y puede ser transportada a las hojas,

Para la comprobacién del efecto sistémi-
co por via de las raices, al cabo de 7 dias se colocan los animales de
ensayo arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al cabo de
otros 2 dias se procede a la evaluacién, contdndose o éstiméndose el
nﬁmerb de animales muertos, De la cantidad destruida se deduce el efecto
sistémico por v'ia de las raices de la substancia activa, Ei mismo es de

un 100% si estdn destruidos todos los animales de ensayo,.y de un 0% si
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sigue viviendo exactamente igual nimero de insectos de ensayo que en las
plantas te‘srtigos que crecen en tierra no tratada.
Las substancias activas, las cantidades
de é.plica:cién y los resultados constan en la siguiente tabla 7:
Tabla 7 |
Efecto sistémico por via de las raices

Larvas de Phaedon cochleariae

Substancia  * grado de destruccién en % a una con-
activa centracién de la substancia activa en
{constitucién) Ppm
20 ppm
CCH3-*§
S CH .
C,H.O It C-CH(CH,)
25\-oc-N/ . 3’9 . 0%
CoH50
{conocida)
OC H5
O- P\
' { SC4H, 0%
1‘03H7‘</ _ -
CH3
(conocida)
CH3\ :
| CH-</ :>-o:-r->(oc21-15)2 100 %
CH3 ;
CH, _
: n O CH/
<:H-<J :>-o -p/ cH, 100 %
OC H
2 .
CH3-<I/\I:> -0-B{ 100 %
- . C H5
N 2
S

1 .
< \>- - 00
;- 0 P(OCZHS)Z E ’ 100 %
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- Tabla 7 (Continuacién)
Efecto sistémiéo ;Sor via de las rafces

Larvas de Phaedon cochleariae
-

Substancia grado de destruccién en % a una con-
activa centracién de la substancia activa en
(constitucién) - ppm
20 ppm
CH C H '
3\c1-1 </ \-0- P/O 2% cHy 100 %
CH3 NH CH{

CH3
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Ejemplo H

Ensayo de concentracién limite / efecto sistémico por via de las raices.

k4
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!
!
i
P
ot
|
i

Insecto de ensayo: Myzus persicae.
Disolvente: 3 partes en peso de acetona.
Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicélico.

Para la produceién de una breparacién ade-~

- cuada de substancia activa, se mezcla 1 parte en peso de la substaneia 2ctiva

con la cantidad' indicada del disolvente, se agrega la cantidad indicada de
emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada

. La preparacién de substancia activa es mez-
clada intimamente con el suelo, siendo prédcticamente sin importancia la
ccsncentracién de la substancia activa en la preparacidén; es decisiva sola-
mente la cantidad en peso de ‘é.ubstaﬁcia activa por unidad de voiumen de
suelo, que se indica en ppm (¢ mg/1). Se carga la tierra tratada en mace-
tas y en éstas se planta col (repollo) (Brassica oleracea). Asf la substan-

cia activa puede ser absorbida .por las raices de las plantas del sueloy

" puede ser transportada a las hojas,

Para la comprobacién del efecto sistémico
por via de las rajces, al cabo de 7 dias se colccan los animales de ensayo
arriba mencionados exclusivamente sobre las hojas. Al cabo de otros 2

dias se procede a la evaluacién, contdndose o estiméndose el nimero de

. animales muertos, De la cantidad destruida se deduce el efecto sistémico

por via de las raifces de la substancia activa, El mismo es de un 100%
s}! estén destruidos todos los animales de ensayo, y de un 0% si sigue

viviendo exactamente igual nimero de insectos de ensayo que en las plan-

-
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tas testigos que crecen en tierra no tratada,
i.,as substancias activés, las cantidades
de aplicacién y los resu;ltados constan en la siguiente tabla 8:
Tabla 8
Efecto sistémico por via de las raices,

Myzus persicae

Substanecia - ‘ grado de destruccién en % 2 una con-
activa centracitn de la substancia activa en
(constitucisén) pPpm
2,5 ppm

§oc,H,

O."P\
i N—( i SCgH, o

¢,
{conoeida) '
CH3\ N 1"

- Ao { )
Sen </j>o P (0C,E,), 100 %
CH —
3
CH3
CH3\ N O CH
p CH- </ \-O - P CH3 100 %
CH CH3 '
cH -C}-O P(OCZH )y 100 %
OC H ’

CH,- (q:} 100 %
¢ >-o P(OC )2 100 %
= . _

,. OC2H

> CcH- 8\1 -0-P CH | 100 % -
CH, / :> “NH- cw{ 3
CH3 ,

i
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Ejemplos de preparacidn

Ejemplo_1:

iso-C H >-O P(OCZ

Una mezcla de 300 ml de acetonitrilo,
13,8 g (0,1 mol) de 2-iso-propil-5- hidrox:.-plrl.midina 20,7 g
(0,15 moles) de carbonato de potasio y 18,8 g (0,1 mol) de cloruro-
diéster 0,0-diei.;ﬂico del dcido tionofosférico, es agitada durante 2
horas a 45°C, Entonces se vierte la mezcla de reaccién en 400 ml
de tolueno y se la lava dos veces con 300' ml de agua cada vez. La
solucién toluénica es deshidratada con sulfato de sodio y concentrada
por evgporacién en vacio. Se destila el residuo en alto vacio. Asi se
obtienen 17,4 g (62% de la teoria) del éster 0,0-dietil-0-/ 2-iso-
pro;:il»pirimiglin(s)ﬂicg del 4cido tionofosférico en forma de aceite
pardo con indice de refraccién nzé 1, 4970,

En forma andloga pueden prepararse

los siguientes compuestos de férmula -

R3 )
X OR
Rz-év W-0-P (D
N= R

'

il

Ejem- R Rl R2 R® X rendimiento Indice.
plo No, =~ ° . (% de la teoriz)de re~

fraceidy
2 Cyly-iso CHy C3H,-iso H S 74 0l 1,510
3 ciy | ocH, CgHy-iso  H S 66 n%: 1,5080
‘ P - 38 -
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Ejem- R Rl R? R?® X rendimiento indice de
plo No, : (% de la  refracecién
teoria) ‘

4 CH  SCH - CiHp-iso H s 69 n2% 1,5284

5 C,Hg @- CHyiiso H S 74 n2% 18570 -

6 CyHy OC,H; CgHy-iso H O 82 ndd 1,4630

T CyH;  NH-Cfl-isoC,-Hy-dso B § 57 o3 1,5057

8  CgHyn OCyH; CgHy-iso H § 13 n% 1,4929

9 CyH, OC,H; CH H S 92 n% 1,4992

10 CyH, C,H,  CH, H S 80 n;z: 1,5169

11 CyHy  OC.H; @- H S 80 nsg: 1,5643

12 CpHy  C,E @ H S 80 n3§: 1,5827

13 C,H, OCH, H H S 12 0% 01,5028
275 2"5 D

14 CH, OCyH; C,H; H S

15 C,H,  OCyH; CgHyn  H_S

18 CyHy OCH; CHyn H S

17 CgHy  OCyH,  CyHgmiso CHgS




Las §-hidroxi-pirimidinas (III) a emplear

L
. : .
como materiales de:partida, pueden ser preparadas como sigue:
[ .
L
]

HO
7

N

Una solucién de 49,5 g (0,45 moles) de
S-metoxi-pirimidina 5reparaciém véase H,Bredereck y colaboradores,
Chem.Ber. 91, (1958), pdgina 2848/y 38 g (0,68 moles) de hidréxido
de potasio en una mezcla de 80 ml de agua y de 170 ml de metanol,
es calentada en un autoclave durante 3 horas a 190°C, Entonces se
elimina el metanol por destilacién en vaci'"'o, se mezcla el residuo con
50 ml de agua helada y se lleva la solucion por adicion de &cido
clorhidrico lz_wajo refrigeracién a un pH de-4,5. Al cabo de 30 minutos
se recoge por succibén el producto cristalizado y asi se obtienen 30 g
(70% de la teoria) de 5-hidroxi-pirimidina como polvo cristalino de
coior débilmente pardo, con punto de fusﬂ_Sn 208°C.,

Anslogamente pueden prepararse los

siguientes compuestos de férmula

, l (111)
U
3



.‘a

Ejemplo R2 R3 r;e,ndimien’co punto de fusién
(% de la teoria) (°C)

b) CyHy-iso H 72 185

c) ’CHS H 64 173

d) -@_ H 94 144

e) C,H, H

g) C,Hg-n H

Descrita suficientemente la

naturaleza del invento, asi como la manera de realizarse en la

préctica, debe hacerse constar que las disposiciones anterior-
' H .

mente indicadas son susceptibles de modificaciones de detalle

| ‘ . P
en cuanto no alteren su principio fundamental.
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REIVINDICACIONES -

1.~ Procedimiento para la obten
cidn de derivados del 4cido pirimidin(s)il-fosférico, de £6rmu-
la:

en la cual representan: 3
R alquilo; R' alquilo, alcoxi, alquiltio, monoalquilamino o

3 hidrbégeno o alquilo,

. 2 .. . .
fenilo; R~ hidrdgeno, alquilo o fenilo;- R
y X oxigeno o azufre, caracterizado porque se hace reaccionar
un compuesto de férmula:

X
i OR
Hal-P/' (11)
\R’]
en la cual R, R v X tienen los significados indicados ante-
riormente y Hal representa haldgeno, preferiblemente cloro,

se hacen reaccionar con 5-hidroxi-pirimidinas de férmula:

3 -
X R
1@-{{} OH (11II)
en la cual R? y R3 tienen los significados indicados anterior

ménte, eventualmente en presencia de un aceptor de &cido o

eventualmente en forma de sus sales alcalinds, alcalinotérreas
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o de amonio,:y eventualmente en presencia de un disolvente

0 de un diluyente.

2.~ Procedimiento para la
obtencidén de derivados del &cido pirimidin(5)il-fosférico,
tal y como queda sustancialmente descrito en la presente

Memoria,

Esta Memoria consta de 42

hojas escritas a mAquina por una sola cara.

Madrid, 23 SET. 1977
BAYER AKTIENGESELLSCHAFT,
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