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La presente invención se refiere  a 
un procedimiento para preparar nuevos ásteres, p irim idin ilicos  
a lcoxi-su stitu idos de ácidos tionofosfónicos, ú t i le s  como 
in sectic id as y acaricidas.

Ya es conocido que esteres pirimidinflicos 

alquil- y alcoxi-sustituidos del ácido tionofosforico por ejemplo los 

esteres O, 0-dietil-0-^*2-isopropil-4-m etil-pirim idinil (6) ilico_J- y 

O, 0-dim etil-0-¿^2-etil-4-etoxi-pirtm idin (6) ( l ic o j  del ácido tiono- 

fosfórico, tienen propiedades insecticidas y acaricidas (compárese 

con las patentes estadounidenses Nos. 2.754.243 y 3.862. 188).

Ahora se ha encontrado que los nuevos ás­

teres pirimidinilicos alcoxi-sustituidos de ácidos tionofosfónicos de 

fórmula
OR

en la cual representan

R y R ,̂ restos alquilo iguales o diferentes:

Rl, fenilo o alquilo, y

R , alquilo, alcoxi, alquiltio o dialquilamino, 

tienen un efecto insecticida y acaricida excelente.

Además fuá encontrado que los nuevos ás­

teres pirimidinilicos alcoxi-sustituidos de ácidos tionofosfónicos de
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fórmula ( I ) son obtenidos, si halogenuros-ásteres de ácidos tlono- 

fosfóntcos de fórmula

5

S OR
H a l-P ^ ^  ( II )

en la cual

R y R  ̂ tienen los significados arriba indicados y

Hal representa halógeno, preferiblemente cloro,

se hacen reaccionar con 4-hldroxi-6-alcoxi-plrtmidinas de fórmula

OH

en la cual

10 R  ̂ y R tienen los significados arriba indicados,

eventualmente en presencia de un aceptor de ácidos o eventualmente 

en forma de las correspondientes sales alcalinas, alcallnotérreas o de 

amonio, y eventualmente en presencia de un disolvente o de un diluyen- 

te.

Sorprendentemente, los ásteres plrimidlnt-
15

Ileos alcoxi-sustltutdos de ácidos tlonofosfónlcos muestran un efecto 

Insecticida y acaricida mejor que los ásteres pirlmidlnfllcos del ácido 

tionofosfórico anteriormente conocidos, de una constitución análoga y 

de igual orientación de actividad:. Por consiguiente, las sustancias se-



gun el inveum representan un enriquecimiento verdadero de la técnica.

Si se emplean como materiales de partida, 

a título de ejemplo, la 2-etoxi-4-hidroxi-6-iso-propoxi-pirimidina y 

el cloruro-áster 0-n-propílico del ácido tionoetanofosfónico, el des- 

5 arrollo de la reacción puede ser representado por el siguiente esquema

de fórmulas:

-  3 -

OH

+

S

Cl-P*
-OC3H?-n

aceptor de 
ácidos

-HC1

*

Las sustancias de partida a emplear están 

10 definidas en forma general por las fórmulas ( II) y ( III). En éstas,

sin embargo, representan con preferencia
3

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

1 a 6, particularmente 1 a 4 átomos de carbono;

RÍ, fenilo o alquilo lineal o ramificado con 1 a 4, particularmente



1 a 3 átomos de carbono, y

R2, alquilo lineal o ramificado con 1 a 6, particularmente 1 a 4 

átomos de carbono; alcoxi, alquiltio o dialquü amino con 1 a 4, 

particularmente 1 a 3 átomos de carbono por resto alquilo lineal 

o ramificado.

Los halogenuros-ásteres de ácidos tiono- 

fosfónicos ( II) a emplear como sustancias de partida son conocidos 

y fácilmente preparables según procedimientos usuales.

Como ejemplos de los mismos, sean men?

cionados en detalle:

los cloruros-ásteres O-mettlico, O-etílico, O-n-propílico, 

O-iso-proptlico, O-n-butílico, O-iso-butílico y O-sec-butílico de 

los ácidos metano-, etano-, n-propano-, iso-propano-, n-butano-, 

iso-butano-, ter-butano-, sec-butano- y feniltionofosfónico.

Las 4-hidroxi-6-alcoxi?pirimidinas ( III ) 

a emplear además como sustancias de partida, en su mayor parte 

están descriptas en la literatura y son preparables según procedi­

mientos conocidos (compárese con las patentes publicadas no exami­

nadas de la Rep.Fed.de Alemania Nos. 2.412. 854 y 2.412. 903).

Como ejemplos de las mismas sean men­

cionadas en detalle:

2-m etil-6-m etoxi-, 2-m etil-6-etoxi-, 2-metil-6-n-propoxi-,

2- metil- 6- iso-propoxi-, 2- metil- 6-n-butoxi-, 2- metil- 6- iso-butoxi-, 

2-m etil-6-sec-butoxi-, 2-metH-6-ter-butoxt-, 2-*etil-6-metoxi-, 

2.-etil-6-etoxi-, 2-etil-6-n-propoxi?, 2-etil-6-iso-propoxi-,



2**etti- 8-n-butoxt-. 2-ettl- 6- ¡so-butoxt-, 2- etti- 6 -sec-butoxt-, 

2-ettl-6-ter-butoxt-, 2-n-propri-6-metoxi-, 2-n-proptl-6-etoxt?,

2 -n- ¡ir;.p) t- 6- n- ¡)ropoxt-. 2-n- propri- 6- rso- propoxt-, 2-n- propri- 6- 

n-butoxt-, 2-n-proptl-6-tso-butoxt-. 2-n-propri-6 -sec-butoxi-,

2-n-propri- 8- ter- butoxt-, 2 -tso-propri-6 -metoxt-, 2 -tso-propri-6-etoxt-, 

2 -tso-propri-6-n-propoxt-, 2-tso-propri-6 -tso-propoxt-, 2-tso-proptl- 

6-n-butoxt-, 2-!a3*proptl-6 -rso-butoxt-, 2-!ao-proptl-6 -sec-butoxt-, 

2-roo-proprl-6-ter-butoxt-, 2-n-buttl-6 -metoxt-, 2-n-butil-6-etoxt-, 

2-n-buttl-6-n- propoxt-. 2-n-buttl-6 -tso-propoxt-, 2-n-buttl-6-n-butoxr-, 

2-n-butr!-6 -tso-butoxr-, 2 -n-butil-6 -sec-butoxt-, 2-n-butrl- 6-ter-butoxr-, 

2-tso-butti- 6- metoxr-, 2 -tso-but!1- 6-etoxt-, 2- tso-butti-6-n-propox 1-, 

2-rso-butrl-6-tso-propoxt-, 2 -rso-butti-6-n-butoxr-, 2 -tso-buttl-6 -tso- 

butoxr-, 2 -tso-butti-6 -sec-butoxt-, 2 -rso-butti-6-ter-butoxr-,

2-sec-buttl-6-metoxr-, 2 -sec-buttl-6 -etoxt-, 2 -sec-buttl-6-n-propoxt-,

2- sec-buttl- 6 -tso-propoxt-, 2 -sec-buttl- 6-n- butoxt-, 2-sec-buttl-6- tso- 

butoxr-, 2 -sec-buttl-6 -sec-butoxt-, 2 -sec-buttl-6-ter-butoxt-,

2 -ter-butti-6 -metoxr-, 2 -ter-butti-6-etoxt-, 2 -ter-butti-6-n-propoxt-, 

2-ter-buttl-6-rso-propoxt-, 2-ter-butrl-6-n-bu^oxr-, 2-ter-buttl-6- 

tso-butoxt-, 2 -ter-but ri-6 -sec-butoxi-, 2-ter-buttl-6-ter-butoxt-,

2, 6-dtmetoxt-, 2 -metoxt-6-etoxt-, 2 -metoxr-6-n-propoxt-,

2-m etoxt-6-rso-propoxt-, 2 -metoxt-6-n-butoxt-, 2 -metoxt-6 -tso-bu­

toxt-, 2-metoxt-6-sec-butoxt-, 2-metoxt?6-ter-butoxt-, 

2-etoxt-6-metoxr-, 2, 6-dtetoxt-, 2-etoxr-6-n-propoxr-, 2-etoxr-6-tso- 

propoxr-, 2-atoxr-6-n-butoxr-, 2-etoxt-6-rso-butoxt-, 2-etoxt-6-sec- 

butoxr-, 2-etoxr-6-ter-butoxr-, 2-n-propoxt-6-metoxt-,
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2- n-propoxi-6-etoxi-, 2 ,6-di-n-propoxí-, 2-n-propoxi-6-íso-propoxi-

3- n-propoxí-6-n-butoxí-, 2-n-propoxí- 6-íso-butoxí-, 2-n-propoxí-6- 

sec-butoxí-, 2-n-propoxi-6-ter-hutoxi-, 2-iso-propoxi-6-m etoxi-, 

2-iso-propoxí-6-etoxi-, 2-íso-propoxí-6-n-propoxi-, 2 ,6-dt-íso-pro- 

poxí-, 2-iso-propoxi-6-n-butoxí-, 2-iso-propoxi-6-iso-butoxi-,

2- tso-propoxí-6-sec-butoxi-, 2 -íso- propoxí- 6-ter-butoxi-,

2- metiltío- 6- metoxí-, 2- metiltío- 6- etoxí-, 2 -metiltío- 6-n- propoxí-,

2 -metiltío-6 -íso-propoxí-, 2 -metiltío-6-n-butoxí-, 2 -m etiltío-6 -íso- 

butoxi-, 2 -metiltío-6-sec-butoxi-, 2 -metili io -6-ter-butoxi-, 

2-etíltio-6-m etoxí-, 2 -etíltío-6-etoxí-, 2 -etíltío-6-n-propoxí-,

2- etíltío- 6- íso-propoxí-, 2- etíltío- 6-n-bu^' cotí-, 2- etíltío- 6- íso-butoxi- 

2-etíltío-6-sec-butoxí-, 2 -etíltío- 6-ter-butoxí-, 2-n-propíltio-6 -me- 

toxí-, 2-n-propiltío-6-etoxí-, 2-n-propíltío-6-n-propoxí-, 2-n-propíl- 

tio-.-6 -íso-propoxí-, 2-n-propíltío-6-n-butoxí-, 2-n-propíltio-6 -Lso- 

butoxí-, 2-n-propíltío-6-sec-butoxí-, 2 -n -propíltío-6-ter-butoxi-,

2 - íso -propiltío -6- metoxí-, 2-íso-propíltío-6 -etoxi-, 2- íso-propíltío- 

6-n-propoxí-, 2 -íso-propíltío-6 -íso-propoxí-, 2 - íso-propíltio-6-n- 

butoxí-, 2 -íso-propíltío-6 -íso-butoxí-, 2 - íso-propíltío-6-sec-butoxi-,

2 - íso-propíltio-6-ter-butoxí-, 2-dímetílamíno-6-metoxi-, 2-dímetíl- 

amino-6-etoxí-, 2-dímetílamíno-6-n-propoxi-, 2-dimetílamino-6-íso- 

propoxí-, 2-dimetílamino-6-n-butoxí-, 2-dimetílamíno-6-íso-butoxi-, 

2-dimetílamíno-6-sec-butoxi-, 2-dímetílamíno- 6-ter-butoxi-, 

2-dietilamíno-6-motoxi-, 2-dietilamino-6-etoxi-, 2-diet ilamino- 6-n- 

propoxi-, 2-díetilamíno-6-íso-propoxí-, 2 -díetilamino-6-n-butoxí-, 

2-dietHamino-6-iso-butoxí-, 2-dietilamino-6-sec-butoxi-, ó
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2 - die tila mino- 6- ter-butoxí-4- hldroxl- pirimidina.

El procedimiento para la producción de 

los compuestos según la Invención es realizado preferiblemente con 

el empleo concomitante de disolventes y diluyentes apropiados. Como 

tales entran en consideración prácticamente todos los disolventes 

orgánicos Inertes. A éstos pertenecen particularmente los hidrocar­

buros allfátícos y aromáticos eventualmente clorados, tales como 

benceno, tolueno, xlleno. nafta, cloruro de metileno, cloroformo, 

tetracloruro de carbono, clorobenceno; los éteres,por ejemplo, 

éter dietíllco y éter dlbutílico, dioxano; las cotonas, por ejemplo 

acetona, metilettlcetona, metlllsobuttlceton y metillsopropilcetona. 

y además, los nltrllos, tales como acetonltrllo y propionitrilo.

C orno aceptores de ácido, pueden encon­

trar empleo todos los usuales agentes ligadores de ácidos. Comproba­

ron ser particularmente eficaces los carbonatos y alcoholatos de meta­

les alcalinos, tales como los carbonatos, metilatos.y etilatos de sodio 

y de potasio; además las aminas alifáticas, aromátioas y heterocfcli- 

cas, por ejemplo trietllamina, trtmettlamlna, dimetilanlllna, dlmetil- 

bencllamina y piridlna.

La temperatura de reacción puede ser va­

riada entre margenes amplios. Por lo general se trabaja a temperatu­

ras entre 0° y 120°C, preferiblemente de 20° a 60°C.

La reacción se lleva a cabo generalmente

a la presión normal.

25 Para la realización del procedimiento, en
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la mayoría de los casos se aplican las sustancias activas en proporcio­

nes equivalentes. Un exceso de uno u otro de los componentes no apor­

ta ninguna ventaja esencial. En la mayoría de los casos, los componen­

tes de reacción son reunidos en uno de los disolventes arriba citados 

en presencia de un aceptor de ácidos y agitados durante una o varias 

horas a una temperatura elevada para completar la reacción. Entonces 

se enfría la solución de reacción, se agrega un disolvente orgánico, 

por ejemplo tolueno, se extrae la mezcla varias veces con agua, y se 

separa la fase orgánica, se deshidrata y se elimina el disolvente por 

destilación bajo presión reducida.

Los nuevos compuestos se presentan en 

forma de aceites que, en la mayoría de los casos, no pueden ser desti­

lados sin descomposición, pero que pueden ser liberados de los últimos 

componentes volátiles y así purificados por la llamada'ciestilación in­

cipiente", vale decir, por un calentamiento prolongado bajo presión re­

ducida a temperaturas moderadamente elevadas. Para su caracteriza­

ción sirve el índice de refracción.

Como ya se ha mencionado varias veces, 

los esteres pirlmidiníllcos alcoxi-sustituidos de ácidos tionofosfónicos 

según la Invención se distinguen por una eficacia insecticida y acarici- 

da sobresaliente. Son eficaces no solamente contra parásitos de plantas, 

antihigiénicos y de provisiones, sino también en el sector de la medicina 

veterinaria, contra parásitos animales (ectoparásitos), tales como 

por ejemplo larvas de mosca parasitarias o ácaros de sarna. Unido a 

una baja fitotoxicldad tienen un buen efecto contra insectos, tanto chupa­



dores como mordedores y contra ácaros.

Por esta razón los compuestos según la 

invención pueden ser aplicados como parasiticidas con buen resultado 

en la protección de plantas, así como en los sectores de la higiene, de 

la protección de provisiones y de la veterinaria.

A una buena tolerabilidad por las plantas 

y a una favorable toxicidad para animales de sangre caliente, las sus­

tancias activas se prestan para combatir parásitos animales, particu­

larmente insectos, arácnidos y nematodos que ocurren en la agricultura, 

en la silvicultura, en el sector de la protección de provisiones y ma­

teriales, así como en el sector de la higiene. Son eficaces contra espe­

cies normalmente sensibles y resistentes, a sí como contra todos los 

estados o contra estados individuales de desarrcüo.

A los parásitos arriba mencionados pertenecen:

Del orden de los isópodos, por ejemplo Oniscus asellus, Armadillidium 

vulgare, Porcellio scaber.

Del orden de diplópodos, por ejemplo Blaniulus guttulatus.

Del orden de quilópodos, por ejemplo Geophilus carpophagus, Scutige- 

ra spec.

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.

Del orden de ortópteros, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta 

americana, Leucophaea maderae, Blattella germánica, Acheta domes- 

ticus , Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus



differentialis, Schistocerca gregaria.

Del orden de dermápteros, por ejemplo Forficula auricularia,

Del orden de los isópteros, por ejemplo Reticulitermes spp.,

Del orden de Anoplura, por ejemplo Phylloxera vastratrix, Pemphígus 

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

spp.

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

spp.

Del orden de los tisanópteros, por ejemplo Hercinothrips femoralis, 

Thríps tabaci.

Del orden de los beterópteros, por ejemplo Eurygaster spp., Dysdercus 

íntermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus, 

Triatoma spp.

Del orden de los homópteros, por ejemplo Alenrodes brassicae,

Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariornm, Aphis gossypii, Breviro- 

ryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralls fabae, DoraUs pomi, 

Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosiphum avenae, 

M yzusspp., PhorodonhumuH, Rhopalosíphumpadi, Em poascaspp., 

Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanlum comí, Saissetia 

oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii, 

Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp.

Del orden de los lepidópteros, por ejemplo Pectinophora gossypiella, 

Bupalus piniarius, Cheimatobia brnmata, Lithocolletis blancardella, 

Hyponomeuta padála, Plutella maculipennis, Malacosoma neustria, 

Euproctis chrysorrhoea, Lymantria spp., Buccnlatrix thurberiella,
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Phyllocnistiscitrella, A gfotisspp., Euxoaspp., FeltLaspp.,

Earias insulana, Heliothis spp., Laphygma exigua, Mamestra bra- 

ssicae, Panolis flammea, Prodenialitura, Spodopteraspp.,

Trichoplusta ni, Carpocapsa pomonella, P ieris spp., Chilo spp.,

Pyrausta nubilalis, Ephestia kuehnniella, Galleria mellonella, Caco- 

ecia pedana Capua reticulana, Choristoneura fumiferana, Clysia 

ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana.

Del orden de los coleópteros, por ejemplo Anobium punctatum, Rhizo- 

pertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, 

Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon 

cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna va- 

rivestis, A tomaria spp., Oryzaephilus surinamensis, Anthonomus spp.,

. Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus,

Ceuthorrynchus assim ilis, Hypero postica, Dermestes spp., Trogoder- 

m aspp., Anthrenusspp., Attagenusspp., L yctussp p ., Meligethes 

aeneus, Ptinusspp., Niptushololeucus, Gibbiumpsylloides, Tribolium 

spp., Tenebriomolitor, A griotesspp., Conoderusspp., Melolontha 

melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica.

Del orden de los himenópteros, por ejemplo Diprion spp., Hoplocampa 

spp., Lasius spp., Monomortum pharaonis, Vespa spp.

Del orden de los dípteros, por ejemplo Aedes spp., Anopheles spp.,

Culex spp., DrosophUa melanogaster, Musca spp., Fannia spp., 

Calliphoraerythrocephala, Lucilia spp., Chrysom yiaspp., Cuterebra 

spp., Gastrophilusspp., Hyppoboscaspp., Stomoxysspp., O eatrusspp., 

Hypodermaspp., Tabanusspp., Tanniaspp., Bibiohortulanus, Oscine-
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lia frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratltls capitata, Dacus 

oleae, Típula paludosa.

Del orden de los sifonápteros, por ejemplo Xenopsylla cheopls, Cera- 

tophyllus spp.,

Del orden de los arácnidos, por ejemplo Scorplo maurus, Latrodectus 

mactans.

Del orden de los ácaros, por ejemplo Acarus siró, Argas spp., 

Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinas, Eriophyes ribis, Phyllo- 

coptrutaoleivora, Boophilusspp., Rhipicephalusspp., Amblyomma 

spp., Hyalommaspp., Ixodesspp., Psoroptesspp ., Chorioptesspp., 

Sarcoptesspp., Tarsonem usspp., Bryobiapraetiosa, Panonychus 

spp., Tetranychusspp.

La aplicación de las sustancias activas 

según el invento es efectuada en forma de sus formulaciones corrientes 

en el comercio y /o  de las formas de aplicación preparadas de estas 

formulaciones.

El contenido de sustancia activa de las for­

mas de aplicación preparadas de las formulaciones corrientes en el 

comercio, puede variar dentro de límites amplios. La concentración de 

la sustancia activa de las formas de aplicación puede estar entre 

0,0000001 y 100% en peso de sustancia activa, preferiblemente entre 

0, 01 y 10 % en peso.

La aplicación procede en una forma usual 

adaptada a las formas de aplicación.

En la aplicación contra parásitos antihigié-25
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nlcos y do provisiones, las sustancias activas se distinguen por un 

sobresaliente efecto residual sobre madera y arcilla, asi como por 

una buena resistencia a álcalis 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, aerosoles, concentrados 

de suspensión y de emulsión, polvos desinfectantes de semilla, sustan­

cias naturales y sintéticas impregnadas con sustancias activas efS-VRtcro- 

capsulaciones en sustancias polímeras y en envolturas para semillas; 

además, en formulaciones para dispositivos de fumigación, tales como 

cartuchos, latas, espirales, y sim ilares de fumigación, así como for­

mulaciones de nebulización en frió y en caliente de volumen ultrabajo.

Estas formulaciones son producidas en 

forma conocida, por ejemplo por mezclamiento de las sustancias acti­

vas con diluyentes, vale decir, disolventes líquidos, gases licuados ba­

jo presión y/o vehículos sólidos, eventualmente con el empleo de agen- 

tes^tensioactlvos, vale decir, emulgentes y/o  agentes dispersantes y/o  

agentes espumantes. En el caso de la utilización del agua como diluyen- 

te pueden emplearse por ejemplo también disolventes orgánicos como 

disolventes auxiliares.

Entran en consideración esencialmente co­

mo disolventes líquidos; los hidrocarburos aromáticos, tales como xileno, 

tolueno, benceno o alquilnaí tálenoslos hidrocarburos aromáticos o all- 

fátlcos clorados, tales como clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de
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metlleno; los hidrocarburos allfáticos, tales como cíclohexano, o para­

finas por ejemplo fracciones de petróleo los alcoholes, tales como bu­

tanol o gllcol, así como sus éteres y ásteres; cetonas, tales como ace­

tona, metlletllcetona, metlllsobutllcetona o clclohexanona; disolventes 

fuertemente polares, tales como dímetílformamída y sulfóxído de dime- 

tílo, así como agua; como dlluyentes o vehículos gaseosos licuados, 

entendiéndose como tales aquellos líquidos que a la temperatura nor­

mal y a la presión normal son gaseosos: gases Impelentes de aerosoles, 

tales como hidrocarburos halogenados, así como butano, propano, nh 

trógeno y dióxido de carbono; como vehículos sólidos: minerales natura­

les molidos, tales como caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo, ata- 

pulguita, montmorillonlta o tierra de dlatomeas, y minerales sintéticos 

molidos, tales como ácido silícico altamente disperso, óxido de alumi­

nio y silicatos; como vehículos sólidos para granulados: piedras natura­

les quebradas y fraccionadas,tales como calcita, mármol, piedra pó­

mez, sepíolíta, dolomita, así como granulados sintéticos de harinas 

inorgánicas y orgánicas, así como granulados de material orgánico, ta­

les como aserrines, cáscaras de nueces de coco, mazorcas y tallos de 

tabaco; como agentes emulsionantes y/o espumantes: emulslvos no lo- 

nógenos y aniónicos, tales como esteres de poHoxíetlleno y ácidos gra­

sos, éteres de polloxletlleno y alcoholes grasos, por ejemplo éteres 

alquilarilpollgilcólicos, sulfonatos de alquilo, sulfatos de alquilo, sulfo- 

natos de arilo, así como hldrollzados de proteínas como agentes disper­

santes: por ejemplo lignina, lejías de desecho de sulfltd y metllcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse
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agentes adherentes, tales como carboximetilcelulosa, polímeros pul­

verulentos, granulares o en forma de látices naturales y sintéticos, 

tales como goma arábiga, alcohol polivinílico, acetato de polivinilo.

Pueden emplearse colorantes, tales como 

pigmentos Inorgánicos, por ejemplo óxido de hierro, óxido de titanio, 

azul de ferrocianuro, y colorantes orgánicos, tales como alizarina, 

colorantes azoicos de ftalocianina metálica, y micronutrientes, tales 

como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y 

zinc.

Por lo general, las formulaciones contie­

nen entre 0, 1 y 95 % en peso de sustancia activa, preferiblemente en­

tre 0, 5 y 90 %.

Ejemplo A. Ensayo con Lapbygma

Disolvente: 3 partes en pese de acetona

Emulgeate: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico

Para obtener una preparación adecuada de 

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

cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indicada de emulgente, 

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

Se pulveriza la preparación de sustancia ac­

tiva sobre hojas de algodón (Gossypium hirshtum) hasta su mojadura al 

grado de la formación de rocio, y sobre las hojas se colocan orugas de 

la noctuela (Laphygrna exigua).

Al cabo de los tiempos indicados, se deter­

mina la destrucción en %, significando 100 % que fueron matadas todas
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las orugas, mientras que 0 % significa que no fué matada ninguna oru­

ga.

Las sustancias activas, sus concentracio­

nes, los tiempos de evaluación y los resultados, constan en la siguiente 

tabla 1:

T a b l a  1. 

(Ensayo con Laphygma)
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T a b l a i ,  (continuación)

(Ensayo con Laphygma)

Sustancia activa concentración de 
la sustancia acti­
va en %

OCH.

0, 01

0 , 001

grado de destrucción 
en % al cabo de 
3 días

100

80

100

100



T a b l a  1. (continuación)

(Ensayo con Laphygma)
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T a b l a  1. (continuación)

(Ensayo con Laphygma)

concentración de 
la sustancia acti­
va en %

0, 01

0, 001

0, 01

0 , 001

0,01 

0, 001

0, 01

0 , 001

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

100

100

100

100

100

100

100

100



Ensayo con Tetranychus (resistente)

Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulgente: 1 parte en peso de éter alquilarilpoliglicólico

Para la producción de una preparación 

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

cia activa con la cantidad indicada del disolvente y con la cantidad indi­

cada del emulgente y se diluye el concentrado con agua hasta la concen­

tración deseada.

Con la preparación de sustancia activa, 

unas plantas de habichuelas (Phaseolus vulgaris) fuertemente atacadas 

por todos los estados de desarrollo del acaro hilador común o acaro hi­

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

de mojadura de formación de gotas.

Al cabo de los tiempos indicados, la des­

trucción es determinada en %, significando 100 % que fueron matados 

todos los ácaros hiladores; 0 % significa que no fueron matados ningunos 

ácaros.

Las sustancias activas, las concentracio­

nes de las sustancias activas, los tiempos de evaluación y los resulta­

dos constan en la siguiente tabla:2:
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T a b 1 a 2.

(Ensayo con Tetranychus)

Sustancia activa concentración de 
la sustancia acti­
va en %

grado de destrucción 
en % al cabo de 
2 días

íSO- HOCgHg^

(conocida)

0, 1

0,01

0, 1 

0, 01

0, 1 

0,01

95

0

98

0

98

60
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T a b 1 a 2. (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)
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T a b 1 a 2. (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)
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T a b 1 a 2. (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)

concentración de 
la sustancia acti­
va en % ____

0, 1

0, 01

0,1 

0,01

o, 1

0,01

grado de destrucción 
en % al cabo de 2 días

100

98

100

80

100

98
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T a b 1 a 2. (continuación)

(Ensayo con Tetranychus)'

Sustancia activa concentración de 
la sustancia acti­
va en %

grado de destruc­
ción en % al cabo 
de 2 días

OCgHg
0, 1 

0,01

99

98

0, 1 

0, 01

100

80
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Ejemplo C.

Ensayo de concentración límite /  insectos habitantes en el suelo 

insecto do t.-nsayo: Larvas de Tenebrio molitor en el suelo 

Disolvente: 3 partes en peso de acetona

Emulgente: 1 parte en peso de eter alquilartlpoliglicólico

Para obtener una preparación adecuada 

de sustancia acttva. se mezcla 1 parte en peso de la sustancia activa 

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

de emulgente y se dtluye el concentrado con agua hasta la concentra­

ción deseada.

Se mezcla la preparación de sustancia ac­

tiva íntimamente con tierra. En ésto, la concentración de la sustancia 

activa en la preparación no Lene prácticamente ninguna importancia, 

decisiva es tan solo la cantidad de sustancia activa en peso por unidad 

de volumen de la tierra, cuya cantidad se indica en ppm (= mg/litro). 

Se introduce la tierra en macetas y se dejan éstas en reposo a la tem­

peratura ambiente.

Al cabo de 24 horas, se introducen los ani­

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

determina en % el grado de efecto de la sustancia activa, contándose 

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 todavía un número de insectos de ensayo exactamente 

igual que en la tterra testtgp no tratada.

-  26 -

Las sustancias activas, sus cantidades de



-  27 -

aplicación y los i-esultados constan en la siguiente tabla 3:

T a b 1 a 3.

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

(larvas de Tenebrlo molltor en el suelo)

Sustancia activa grado de destrucción en % a una 
concentración de la sustancia activa

de 1, 25 ppm

s
!í

O-P(OCHg)., 0

(J.'2HsCr ^  ^CgHs 

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

T a b 1 a 3. (continuación)

(larvas de Tenebrio molitor en el suelo)
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Ejemplo D.

Ensayo de tiempo letal TL^gg para dípteros 

Anímales de ensayo: Musca domestica 

Disolvente: acetona

2 partes en peso de la sustan­

cia activa son recogidas en 1000 partes en volumen del disolvente. La 

solución así obtenida es diluida con disolvente ulteiíior hasta las con­

centraciones menores deseadas.

Mediante una pipeta, se colocan

2, 5 mi de la solución de sustancia activa en un platillo de Petri. Sobre 

el fondo del platillo de Petri se encuentra un papel para filtrar de un 

diámetro de aproximadamente 9, 5 cm. El platillo de Petri permanece 

abierto, hasta que se haya evaporado totalmente el disolvente. Según la 

concentración de la solución de sustancia activa resulta distinta la canti- 

dad de sustancia activa por m de papel para filtrar. Subsiguientemente 

se introducen unos 25 animales de ensayo en el platillo de Petri y se cu­

bre este con una tapa de vidrio.

El estado de los animáles de en­

sayo es observado continuamente. Se determina aquel tiempo que es ne­

cesario para una destrucción al 100 %.

Los animales de ensayo, las

sustancias activas, sus concentraciones y los tiempos, dentro de los cua­

les se observa una destrucción al 100 %, constan en la siguiente tabla 4:
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T a b 1 a 4.

(Ensayo de tiempo letal T a p a r a  dípteros /  Musca domestica

Sustancia activa

(conocida)

" ^ O C H g  
O -P ^

concentración de 
la sustancia acti­
va en la solución 

en %

iso

S /O C g H g  
O-P^

'C2H5

tso-C 3H 70^^iSK ^C 3H 7-*LSo

0,0 2

0, 002

0 , 02

TL  ̂ en 
.100 / -  ̂mmutos ( ' )

u horas (h)

90 %

120

210
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T a b 1 a 4. (continuac ton)

(Ensayo de tiempo letal TL^ara dípteros /  Musca domestica)

concentración de 
la sustancia acti­
va en la soluc ion 

en %

0,002

0 , 02

0, 02

TL en minutos 
O u moras (h)

90

120
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T a b l a  4. (continuación)

(Ensayo de tiempo letal TL^QQ para dípteros /  Musca domestica)
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Ejemplo E.

Animales de ensayo: Sitophilus granarius

Disolvente: acetona

2 partes en peso de la sustancia activa 

son recogidos en 1000 partes en volumen del disolvente. La solución 

asi obtenida es diluida con solvente ulterior hasta la concentración de - 

seada.

Con una pipeta se colocan 2, 5 mi de la so­

lución de sustancia activa en un platillo de Petri. Sobre el fondo del 

platillo de Petri se encuentra un papel para filtrar de un diámetro de 

unos 9, 5 cm. El platillo de Petri permanece abierto hasta que el disol­

vente se haya evaporado totalmente. Según la concentración de la solu­

ción de sustancia activa, resulta distinta la cantidad de sustancia activa 
2

por m de papel para filtrar. Seguidamente se introducen unos 25 ani­

males de ensayo en el platillo de Petri y se lo cubre con una tapa de vi­

drio.

El estado de los animales de ensayo es con­

traloreado al cabo de 3 días a contar del comienzo del ensayo. Se de­

termina la destrucción en %, significand o 100 % que fueron matados 

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

tado ningún animal de ensayo.

Las sustancias activas, sus concentraciones 

los animales de ensayo y los resultados, constan en la  sigu iente tabla 5:

Ensayo de dosis letal DL-iQQ
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T a b l a  5.

(Ensayo de dosis letal DL̂ QQ /  Sitophilus granarius)

Sustancia activa

p-P(OCHg)2

(conocida)

O-P
" ^ O C H 3

CH.

gHy- iso

concentración de 
la sustancia acti­
va en la solución 

en %

0 , 0 0 2

0 , 0 0 0 2

0, 002

grado de destruc­
ción en %

1 0 0

100
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T a b l a  5. (continuación)

(Ensayo de dosis letal DL^p /  Sítophllus granarlus)

Sustancia activa concentración de 
la sustancia acti­
va en la solución 

en %

grado de destruc­
ción en %

S
u

^-OCgH-y-lSO

l'gHy- (so

0,002

0 , 0 0 2

0 , 002

100

10 0

100
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Ejemplo F.

Ensayo con larvas parasitarias de moscas.

Disolvente: 35 partes en peso de éter etilenpoUgllcol-monometíllco

Emulgente: 35 partes en peso de éter nonílfenolpollgllcóllco.

Psra obtener una preparación adecuada de 

sustancia activa, se mez'tlan 30 partes en peso de la respectiva sustan­

cia activa con la cantidad Indicada del disolvente que contiene la pro­

porción arriba Indicada del emulgente y se diluye el concentrado así 

obtenido con agua hasta la concentración deseada.

Unas 20 larvas de moscas (Lucllla cuprlna) 

son Introducidas en un tublto de ensayo que contiene aproximadamente 

2 cm3 de musculatura de caballo. A esta carne de caballo se aplican 

0, 5 mi de la preparación de sustancia activa. Al cabo de 24 horas, se 

determina el grado de destrucción en %, significando 100 % que fueron 

matadas todas las larvas, y 0 % que no fuá matada ninguna larva.

Los resultados de los ensayos están resumi­

dos en la tabla 6:

T a b 1 a 6.

(Ensayo con larvas parasitantes de moscas /  Lucllla cuprlna res.)

20
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T a b 1 a 6. (continuación)

(Ensayo con larvas parasitantes de moscas /L u c illa  cuprina res.)

Ejemplo G.

5 Ensayo con tábanos adultos parasitantes (Stomoxys calcitrans) 

Disolvente: Cremophor.

Para la producción de una preparación ade­

cuada de sustancia activa se mezcla la respectiva sustancia activa con 

el disolvente indicado en la proporción de 1 a 2 y se diluye el concéntra­

lo  do así obtenido con agua hasta la concentración deseada.

10 tábanos adultos (Stomoxys calcitrans) 

son introducidos en platillos de Petri que contienen sandwiches que en 

el día precedente al comienzo del ensayo fueron impregnados con 

1 mi de la preparación de sustancia activa a ensayar. Al cabo de 3 ho- 

1 5  ras se determina el grado de destrucción en porciento, significando 

100 % que fueron matados todos los tábanos, y 0 % que no fue matado 

ningún tábano.

Las sustancias activas, sus concentracio­

nes y los resultados constan en la siguiente tabla 7:
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T a b l a  7.



Ejemplo H.

Ensayo con ácaros de sarna parasltantes (Psoroptes cuntculi) 

Disolvente: Cremophor.

Para la producción de una preparación 

adecuada de sustancia activa se mezcla la respectiva sustancia activa 

con el disolvente Indicado en la proporción de 1 : 2 y se diluye el con­

centrado asi obtenido con agua hasta la concentración deseada.

Unos 10 a 25 ácaros de sarna (Psoroptes 

cunlculí) son introducidos en 1 mi de la preparación de sustancia ac­

tiva a ensayar que fuá Introducido, mediante una pipeta, en los huecos 

de las pastillas de un envase matrtzado en profundidad. Al cabo de 24 

horas se determina el grado de destrucción en porclento, significando 

100 % que fueron matados todos los ácaros, y 0 % que no fuá matado 

ningún acaro.

La sustancia activa, sus concentraciones y 

los resultados constan en la siguiente tabla 8:

T a b l a  8.

(Ensayo con ácaros de sarna parasitantes, Psoroptes cuniculi)

Sustancia activa concentración de 
la sustancia acti­
va en ppm

grado de destrucción 
en %

s

O - E ^
¡

] j f

Hy-lso

— -------------------- -----------------

1000

100

Í - .

100

100
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Ejemplo L

Ensayo con moscas otoñales adultas paras Itantes (Musca autumnales) 

Disolvente: Cremophor

Para la producción de una preparación

5 adecuada de sustancia activa se mezcla la respectiva sustancia activa

con el disolvente Indicado en la proporción de 1 : 2 y se diluye el con­

centrado ase obtenido con agua hasta la concentración deseada.

10 moscas otoñales adultas (Musca autum­

nales) se Introducen en platillos de Petrl que contienen sandwiches que

10  el día anterior al comienzo del ensayo fueron Impregnados con 1 mi

del preparado de la sustancia activa a ensayar, á l cabo de 3 horas se 

determina en porciento el grado de destrucción, significando 100 % 

que fueron matadas todas las moscas, y 0 % que no fue matada ninguna 

mosca.

15  Las sustancias activas, sus concentracio­

nes y los resultados constan en la siguiente tabla 9,
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T a b 1 a 9.

(Ensayo con moscas otoñales adultas parasitantes (Musca autumnalís)

Sustancia activa concentración de grado de destruc-
la sustancia actl- clon en %
va en ppm

10 0 0
300
100

30
10

100 
100 
100 

y  50 
¿.50

St!
O-P

OCgHg

1 0 0 0
300
100
30

10 0
1 0 0

>50
¿50



Ejemplos de preparación

Ejemplo 1:

Sn
O-P

Una mezcla de 16, 8 g (0, 1 mol) de 2-lso- 

propil-4-hldroxl-6-metoxl-pirlmldlna, 20, 7 g (0, 15 moles) de carbona 

to de potasio, 17, 2 g (0, 1 g) de cloruro-éster O-etílico del ácido etano 

tlonofosfónlco y 300 mi de acetonltrllo, es agitada durante 4 horas a 

50°C. Entonces se enfria la mezcla de reacción hasta la temperatura 

ambiente y, después de la adición de 400 mi de tolueno, se la extrae 

dos veces con 300 mi de agua cada vez. La fase orgánica es separada, 

deshidratada con sulfato de sodio y liberada del disolvente en vacloj el 

residuo es sometido a la destilación Incipiente. Así se obtienen 27 g 

(86 % de la teoría) del áster 0 -e tll-0 -^*2-lso-prop ll-6-metoxl-plrlmi- 

dín (4) tHcoJ7 del ácido etanotlonofosfónlco en forma de un aceite ama­

rillo con índice de refracción n ^ =  1 , 5088.
D

Análogamente al ejemplo 1 , pueden ser 

preparados los siguientes compuestos de fórmula

R 3 o ^ X N / ^ R 2

(1 )



Ejemplo R 
No.

R^ R^ rendimiento . índice de 
(% de la teoría) refracción

2 C2H5

' O

C3H7-IS0 C2H5 81 n^°= 1, 5537 
D

3 CgHg C2H5 CgH^-iso C3H7'-iso 68 n^^= 1, 5028 
D

4 CH3 CHg CgHy- iso CH3 77 n^= 1,5152 
D

5 C2H5 CH3 N(CHg)g CHg 74 n^  ̂ = 1, 5436 D '

6 C2H5 C2H5 SCHg C2H5 96 . n ^ =  1,5481

7 CgH?- iso CHg C 2H 7 * i s 0 CHg 85
21n = 1,5058 
D

8 C2H5 CH3 C 3H7- Lso CHg 72 nj^= 1,5128

9 C3H7- ÍSO CH3 CgH7-Lso CgHg 85
21n = 1,5000 
D

10 CH3 C2H5 C gHy" Lso C2H5 85 21
n = 1, 5108 

D

11 C2H5 CHg CgH^" Lso C2H5 77 19n = 1, 5082 
D

12 CHg C2H5 C3H7- Lso CHg 77 P4n = 1 , 5120 
D

13 CH^ C2H5 C2H5 C2H5 57 24
n p = 1, 5130
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Ejemplo R 
No.

R  ̂ R^ rendimiento 
(% de la teoría)

índice de 
refracción

14 < ^ 3 CHg CgHg CgHg 61 24n
D

1, 5090

15 CHg CgHg CgHg 68 24n
D

= 1 , 5168

16 CH3 V s NÍCHglg CHg 60 n ^
D = 1,5488

17 CH3 CH3 N(CHg)2 CHg 72
26

n
D

= 1,5540

18 CH3 C2H5 CHg CHg 23 26 
" D = 1, 5235

19 CgHg CHg CHg CHg

20 CH3 CHg CHg CHg

21 CH, C2H5 OCHg CHg

22 C2H5 OCH3 CHg

23 CHg ^ 3 OCHg CH3

Descrita suficientemente la  naturaleza del invento, 
asi como la  manera de realizarse en la  práctica, debe hacerse 
constar que la s disposiciones anteriormente indicadas son 
susceptibles de modificaciones de d eta lle  en cuanto no a lte ­
ren su principio fundamental.
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REIVINDICACIONES

5

1 .-  Procedimiento para preparar esteres p ir i-  
m idinílicos a lcox i-su stitu idos de ácidos tionofosfónicos, 
de fórmula:

o - p ^

10

3
en  l a  que R y  R so n  r e s t o s  a l q u i l o  i g u a l e s  o d i f e r e n t e s ;

1  . . 2R es fen ilo  o alquilo; y R es a lqu ilo , a lcoxi, a lq u iltio  
o dialquilamino; caracterizado porque halogenuros-ésteres 
de ácidos tionofosfónicos de fórmula:

len la  cual R y R tienen los significados arriba indicados 
y Hal representa halógeno, preferiblemente cloro, se ha­
cen reaccionar con 4-hidroxi-6-alcoxi-pirim idinas de 
fórmula: on

R2

en la  cual R y R' tienen lo s sign ificados arriba indicados,

15
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5

eventualmente en presencia de un aceptor de ácidos o even­
tualmente en forma de la s correspondientes sales a lc a li­
nas, alcalinotárreas o de amonio, y eventualmente en pre­
sencia de un disolvente o de un diluyente, a temperaturas 
entre 0 y 12oac, con preferencia entre 20 y 60ac.

pirim id in ilicos a lcox i-su stitu idos de ácidos tionofosftó­
nicos, ta l y como queda sustancialmente descrito en la  
presente Memoria.

Esta Memoria consta de 46 hojas escritas a 
máquina por una sola cara.

2 . -  Procedimiento para preparar ásteres

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT.
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