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Re:  Expediente No. 00.049.397 |

Solicitud de Patente de Invencidn titulada:
“NUEVOS COMPUESTOS FUNGICIDAS QUE
COMPRENDEN ALQUINILPIRAZOLES Y SU

PROCEDIMIENTO DE PREPARACION”. *
Solicitante: AVENTIS CROPSCIENCE S.A.

RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR ESTADO No. 125
DE FECHA 24 DE AGOSTO DE 2000, CONCEPTO TECNICO No. 1296

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota D.C., identificado ial
como aparece al pie de mi firma en mi carécter de apoderado de la sociedad en referencia,
me permito manifestar lo siguiente ante el auto emanado por ese Despacho, dentro del

término de prorroga solicitado en mi memorial de fecha 05 de Octubre de 2000:

1. En atencién a la primera observacion del Examinador Técnico, dirigida al
titulo de la invencién, este ha sido modificado de manera que lee: “NUEVOS
COMPUESTOS FUNGICIDAS QUE COMPRENDEN ALQUINILPIRAZOLES Y SU
PROCEDIMIENTO DE PREPARACION”. Para tal efecto, presento nuevo Extracto de
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Publicacion, nueva Tarjeta de Archivo Temaético y nueva Tarjeta de Archivo de

Propietarios, los cuales contienen el nuevo titulo. *

'

2. En atencidon a la segunda observacion hecha por el Examinador Técnico,

{
presento un nuevo Capitulo Descriptivo, en el cual se especifican todas las tablas y

formulas mencionadas. Asi mismo, dicho Capitulo Descriptivo se presenta en papel
|

tamafio oficio, segun la exigencia del Examinador.

3. Atendiendo a la tercera observacion del Examinador Técnico, dirigida a quei

se debe completar el parrafo en el que aparece la frase “...endo-1-(7-cloro-4-quinolinil)” en:

.. ., . . . , ., |
la Reivindicacién 1, me permito explicar que el espacio que alli aparece se debid a un error

de transcripcién. Por lo tanto, el nombre quimico del compuesto alli mencionado esta:

.y . , . |
completo. Para mayor comprension, me permito aclarar que el término “endo” es un

|
prefijo que indica que un sustituyente ve hacia adentro de la molécula, particularmente uno .

de forma anular. Adjunto el siguiente dibujo para ilustrar lo anterior: ?'

t

F |

ann am
F ]
[CHZL,\ 1 1
~[CHz)m ;
[CH.1; bt Br Br |
éendo 2-2x0-b1omo-7-syN-fluoro-  2-endo-bromo-7-ans-fluoro- !
bicyclo[2 2. 1Jheptane bicyclo[2.2. 1Jheptane ;

4. En respuesta a la cuarta observacion del Examinador Técnico, dirigida al

hecho de que la Reivindicaciéon 1 es muy general por que presenta infinidad de
sustituyentes sobre la formula bésica estructural que ademas no se muestra y
adicionalmente incluye unos compuestos que son excepciones, los cuales no se deben

mencionar en las reivindicaciones; me permito expresar lo siguiente:

a- Ante todo, presento un nuevo Capitulo Reivindicatorio, el cual

contiene todas las férmulas estructurales mencionadas, con el fin de aclarar y precisar el

concepto inventivo.
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b- En cuanto a que la Reivindicacion 1 es muy general, debo disentir de
la posicidn del Examinador dado que el conjunto de compuestos definido por la f()rmull'ia
Markush no es de ninguna forma infinito ya que los posibles sustituyentes estan claramente
definidos dentro del Capitulo Descriptivo. Adicionalmente, con respecto a que dichols
sustituyentes pueden dar como resultado un nimero ilimitado de compuestos y que por 1o
tanto se debe limitar el alcance de la invencidn, aclaro que al realizar todas las posibleé
sustituciones que se reclaman en la Reivindicacion 1 y que se encuentran sustentadas en ei
Capitulo Descriptivo, se obtiene un mimero LIMITADO y FINITO de compuestos. |

c- Vale la pena sefialar que es practica mundial aceptada el uso de'i\
formulas Markush para definir el &mbito de proteccion para un compuesto, atin cuando los|
posibles sustituyentes permitan una cantidad grande de variacion. Igualmente, ese"'
Despacho ha reconocido y aceptado esta practica. ‘,

d- Maés aun, todos los compuestos que se ajustan a la definicion de la.
formula I son FUNGICIDAS, tal y como lo ilustra de manera amplia mi representada en el ’

Capitulo Descriptivo (ver pagina 33 linea 10 a pagina 39 linea 17).

e- Con respecto a los compuestos denominados excepciones, la

solicitante explica que el objeto de la inclusion de dichas excepciones dentro de la !

Reivindicacidén 1 es precisamente para evitar cualquier objecion de novedad basada en el
arte existente. Por lo tanto, obedeciendo a lo expresado por el Examinador “...solo se debe
reivindicar lo que corresponde verdaderamente a la invencién de tal forma que se limite el
alcance de la invencidén.”, la inclusion de dichos compuestos tiene el propésito de limitar el
alcance de la invencién y pretende reivindicar solo los compuestos que corresponden

verdaderamente a la invencion.

- En consonancia con las razones anteriormente expuestas,
comedidamente insisto sobre la Reivindicacién 1 en la forma en que originalmente se

presento.

5. El Examinador Técnico presenta una objecion dirigida a que las

Reivindicaciones 2 y 3 no son coherentes ni claras, pues definen significados para R, Ry y
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R3 que no corresponden a los que se definieron en la Reivindicacion 1. Adicionalmente, %31
Examinador menciona algunos ejemplos de sustituyentes que no corresponden a los de la
Reivindicacién 1 a saber: alcoxialquilo, alquiltioalquilo, hidroxialquilo, N,N-

dialquilaminoalcoxalquilo, CH)NR4Rs.

a- En respuesta a la anterior observacion, aclaro que los significados de
Ri, Ry y R; si corresponden a los que se definieron en la Reivindicacion 1, mé&;}
especificamente corresponden a sustituyentes preferidos para R;, R, y Rs. Me permito
atribuir la anterior objecion a que el Examinador no tuvo en cuenta el parrafo que sé
encuentra en la Reivindicacién 1 (pagina 244, lineas 16 a 32, a pagina 245 lineas 1 a 9), en
la Reivindicacion 2 (pagina 247, lineas 16 a 33, a pagina 248, lineas 1 a 3) y en lai
Reivindicacion 3 (pagina 249, lineas 11 a 21), en donde claramente se establece que losi
radicales alquilo, alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo, alquenilo, alquinilo, etc, pueden “

estar opcionalmente sustituidos por con uno o varios grupos radicales elegidos entre un

grupo que se menciona alli mismo.

b- En consecuencia, haciendo las respectivas sustituciones a las que se !
hace referencia en la Reivindicacién 1, 2 y 3, se encuentra que los significados para Ry, R;

y Rs definidos en las Reivindicaciones 2 y 3 estan dentro de los que se definieron en la !

1
Reivindicacion 1.

Con base en la anterior explicacién, solicito respetuosamente que las

Reivindicaciones 2 y 3 sean aceptadas de la manera en que originalmente fueron '

presentadas.

6. Para atender a la penultima observacion del Examinador Técnico, adjunto el

arte final en tamafios 12 x 12 cm (duplicado) y 6 x 6 cm en papel mantequilla. :

7. En atencién a la primera observacion del Examinador Juridico, me permito '
presentar ¢l documento de poder debidamente legalizado y oficialmente traducido.

Adicionalmente, presento la sustituciéon hecha por el Dr. Alvaro Correa Ordofiez,

apoderado principal, a mi favor.

23)

a



RAISBECK, LARA, RODRiGUEZ_& RueDA
MIEMBROS DE LA FIRMA

BAKER & MCKENZIE ,

|
-5- k
!

|
8. En respuesta a la segunda observacién del Examinador Juridico, aclaro que

la Copia Certificada del Documento de Prioridad asi como la traduccién de su Capitulo

Reivindicatorio fueron presentados junto con mi memorial del dia 29 de septiembre de
2000.

!

9. Finalmente, presento el recibo de pago por concepto de excedente de

palabras para la publicacion.

Atentamente,

OS R. OLARTE
C.C. No. 79.782.747 de Bogota ‘
T.P. 74.295

Anexos: Nuevo Capitulo Descriptivo Modificado.

Nuevo Capitulo Reivindicatorio Modificado.
Nuevo Extracto para Publicacion.
Nueva Tarjeta para Archivo Tematico.

|
Nueva Tarjeta de Archivo de Propietarios. |
Arte Final.

Documento de Poder. ‘ |
Sustitucion. }
Recibo.



NUEVOS PIRAZOLES FUNGICIDAS

Campo de la invencion |

La presente invencion se refiere a nuevos compuestos que poseen un grupo
pirazol, su. procedimiento de preparacion. su utilizacion como fungicidas,

especialmente en forma de composiciones fungicidas, asi como los procedimientos

para reprimir hongos fitopatogenos de los cultivos con avuda de estos compuestos o de.
|

i

estas composiciones.

Estado de la técnica l

Numerosos compuestos que contienen un grupo pirazol son ya conocidos ¥
estdn 1
extensamente ilustrados en la literatura cientifica. A titulo de ejemplo, la Patente de
EE.UU. 4.622.330 describe derivados de pirazol que poseen actividade§
antiparasitarias. |

Mis especificamente, las Patentes d¢ EE.UU. 5.760.056 y WO-A-97/17064
describen derivados de quinolil-pirazoles que poseen un grupo adamantilcarboxilico ﬁ
son utiles en el tratamiento terapéutico de trastornos del sistema nervioso central.

Las Solicitudes de Patentes EP-A-0703234 y DE-A-19636509 describen
especialmente composiciones fungicidas que poseen una estructura quinolil-pirazélicé
cuyo ciclo de pirazol lleva opcionalmente un solo sustituvente. |

Los derivados conocidos de quinolil-pirazoles, y especialmente aquello§
conocidos por su actividad fungicida, presentan sin embargo numerosos
inconvenientes, bien conocidos por el usuario de tales compuestos, es decir el que sé_
enfrenta a los problemas de lucha contra las enfermedades fungicas de las plantas;
escasa actividad, compuestos eficaces sobre una gama relativamente escasa dé
enfermedades fungicas, escasa selectividad, toxicidad, incluso ecotoxididad.

Dicho de otro modo, los compuestos fungicidas conocidos son escasamente
activos y/o poseen un espectro de actividad relativamente estrecho. A fin de erradicat
todas las especies diferentes de hongos que atacan a las plantas, el usuario debe, por
ejemplo, utilizar varios productos, por lo que debe conocer exactamente el espectro )i

las dosis de aplicacion. La utilizacion de varios productos esta ademds en contra de los

1
|
}



modos de tratamiento de los cultivos preconizados hoy en dia, donde las dosis de
aplicacién deben ser las mas bajas posibles, con el objeto evidente de proteccion del
medio ambiente.

Ademds, el empleo de grandes cantidades de productos y/o de varios
productos fungicidas diferentes es muchas veces nocivo para los cultivos (toxicidad de
los productos).

El empleo de grandes cantidades de productos en el tratamiento de las
enfermedades fingicas entrafia en ciertos casos la aparicion de cepas fungicas
resistentes a estos productos. Esta es la razén por la cual hoy en dia es necesario
proponer al usuario nuevas moléculas antifingicas.

Un objeto de la presente invencidn es proponer una nueva familia de
compuestos que tenga un amplio espectro de accién sobre los hongos fitopatdgenos de
los cultivos.

Otro objeto de la presente invencion es proponer una nueva familia de
compuestos que tenga un amplio espectro de accidn sobre los hongos fitopatdgenos de
los cultivos, que permita resolver los problemas especificos encontrados.

Owro objeto de la presente invencién es proponer una nueva familia de
compuestos activos a bajas dosis sobre los hongos fitopatogenos de los cultivos.

Otro objeto de la presente invencion es proponer una nueva familia de
compuestos que tenga un amplio espectro de accion mejorada sobre los hongos
fitopat6genos de los cultivos.

Otro objeto de la presente invenciéon es proponer una nueva familia de
compuestos que tenga un amplio espectro de accion mejorada sobre los hongos
fitopatogenos de los cultivos y que posea una toxicidad y/o una ecotoxicidad reducida.

Otro objeto de la presente invencidn es proponer una nueva familia de
compuestos que tenga un amplio espectro de acciéon mejorada sobre los hongos
fitopatdgenos de los cultivos, como cereales. arroz, maiz, girasol, arboles frutales,

drboles forestales, vid, cultivos oleaginosos, cultivos horticolas, solandceas,

remolacha, etc.

Definicion general de la invencion

De manera completamente sorprendente, se ha encontrado que estos objetos

pueden ser realizados en su totalidad o en parte por compuestos que poseen un resto
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quinolil-pirazol, en el cual el pirazol posee al menos dos sustituyentes diferentes.

La presente invencidn se refiere a compuestos de formula general (I):

compuestos de férmula (I) en la cual:

Ry ¥y Ry son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxi, alquiltio.
alquilsulfinilo,  alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alquenilo, alquinilo.

alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cicloalquilo, heterociclilo.

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo.
alquinilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alquenilcarboniloxi, alquinilcarboniloxi.
alcoxicarbonilo, alcoxialquilcarbonilo, alqueniloxicarbonilo.

alquiniloxicarbonilo, cicloalquil-carbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloalquil-

oxicarbonilo, cicloalquiialquiloxicarbonilo, heterociclil-oxicarbonilo.
heterociclilalcoxicarbonilo, tioalquiltiocarbonilo, alcoxitiocarbonilo.
tioalquilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, el radical
hidroxi, el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nitro, el radical

ciano, el radical tiocianato, el radical azido. un radical NR4R5, C(=0)NR
R5, C(=S)NRy4Rj, un radical C(=NR)R;, un dtomo de haldgeno, el radical

sulfonilo, el radical sulfinilo, el radical sulfanilo, el radical fosforilo y el
radical fosfona,

o0 bien,

R, ¥y R, pueden formar juntos un ciclo de 4 a 7 atomos, que contiene 2 a 3
atomos de oxigeno y/o nitrégeno, opcionalmente sustituido con uno o varios

radicales elegidos entre haldgeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi, amino v
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R, se elige entre hidrégeno, un radical alquilo, alcoxi, alquiltio,
alquilsulfinilo,  alquilsulfonilo.  alcoxisulfonilo, alquenilo, alquinild.
alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cicloalquilo. heterociclilovi‘.
cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloalquilalquilo,
heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo, alquinilcarbonilo.
alquilcarboniloxi, alquenilcarboniloxi, alquinilcarboniloxi, alcoxicarbonilo..
alqueniloxicarbonilo, alquiniloxicarbonilo, cicloa\quil-oxicarbonilo.i
cicloalquilalquiloxicarbonilo, heterocicliloxicarbonilo, '
heterociclilalcoxicarbonilo,

un radical arilo. heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo,

el radical hidroxi, el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nitro. el

radical ciano, el radical tiocianato, el radical azido, un radical NR.R,

C(=0)NR,R;, C(=S)NR,R; y un radical C(=NR)R;,

R, y R;, idénticos o diferentes, se eligen entre hidrogeno, un radical alquilo.
alcoxt, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alquenilo,
alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cianoalquilo,
alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, heterociclilo.
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo.
alquintlcarbonilo, alcoxicarbonilo, alqueniloxicarbonilo,
alquiniloxicarbonilo, cicloalquiloxicarbonilo, cicloalquilalquiloxicarbonilo,
heterocicliloxicarbonilo, heterociclilalcoxicarbonilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, arilalquilo.
heteroarilalquilo,

el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nitro, el radical ciano. el
radical tiocianato, el radical azido, un radicat OR,, amino, alquilamino.
dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo y dialquilaminoalquilo.
hidrazino,

o bien,

R, et R; pueden formar juntos un ciclo de 4 a 7 dtomos, que contiene de 2 a

3 atomos de oxigeno y/o nitrégeno, opcionalmente sustituido con uno o
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varios radicales elegidos entre haldgeno. alquilo. haloalquilo, alcoxi, amino %
y NR;Rg;

|

1
1
i

R, representa hidrogeno, un radical alquilo, arilo, heteroarilo. arilalquilo,
heteroarilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo y alcoxicarbonilalquilo, '_

b

1
i

R, y Ry, iguales o diferentes, se eligen entre hidrégeno, un radical alquilo,

alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo. alcoxisulfonilo, alquenilo“,

alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cianoalquilo,

alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, heterociclilo,

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo,

alquinilcarbonilo, alcoxicarbontlo, alqueniloxicarbonilo,
alquiniloxicarbonilo, cicloalquiloxicarbonilo, cicloalquilalquiloxicarbonilo,’
heterocicliloxicarbonilo. heterociclilalcoxicarbonilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, arilalquilo,l
heteroarilalquilo,

el radical mercapto, el radical carboxi. el radical nitro, el radical ciano, el
radical tiocianato, el radical azido, un radical OR,, amino, alquilamino,

dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo dialquilaminoalquilo,

hidrazino,

0 bien,

R, y Ry pueden formar juntos un ciclo de 4 a7 dtomos, que contiene 2 a 3 |
atomos de oxigeno y/o nitrégeno, opcionalmente sustituido con uno o varios

radicales elegidos entre halégeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi y amino;

los radicales Y,, Y,, Y;. Y,, Y; e Y se eligen independientemente unos de
otros entre el atomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno; el radical hidroxi,
mercapto, nitro, tiocianato, azido, ciano o pentafluorosulfonilo, un radical
alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi. alquiltio, haloalquiltio, alcoxialquilo,
haloalcoxialquilo,  alquiltioalquilo,  haloalquiltioalquilo,  cianoalquilo,
cianoalcoxi, cianoalquiltio, alquilsulfinilo, haloalquilsulfinilo, alquilsulfonilo,

haloalquilsulfonilo, alcoxisulfonilo,
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un grupo cicloalquilo, halocicloalquilo, alquenilo, alquinilo. alqueniloxi,
alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio,

un radical arilo o heteroarilo eventualmente sustituido, :

1

un radical amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, acilamino,
aminoalquilo, N-alquilaminoalquilo, N.N-dialquilzlminoalquilo';.
acilaminoalquilo,

el radical carboxi, el radical carbamoilo, un radical N—alquilcarbumoilo;\
N,N-dialquilcarbamoilo, alcoxicarbonilo y un radical alquilcarbonilo, ‘

0 bien 1‘
dos radicales adyacentes elegidos entre Y,, Y,, Y;, Y,, Y5 ¢ Y, también
pueden formar, juntos y con los dos atomos de carbono a los que estdn
unidos, un ciclo aromitico de 6 miembros, o \

dos radicales adyacentes elegidos entre Y1, Y,, Y;, Y,, Ys e Y, también

pueden formar juntos un radical divalente metilen-di-oxi;

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo,
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi,
mercapto, NRR;, ciano, nitro, alquilo, alcoxialquilo, arilo, heteroarilo,
haldgeno, alcoxi, alquiltio, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi,
alquenilcarbonilo, alquenilcarboniloxi, alquinilcarbonilo, alquinilcarboniloxi,
arilcarbonilo, arilcarboniloxi, heteroarilcarbonilo, heteroarilcarboniloxi,
ariloxi, ariltio, heteroariloxi, heteroariltio, halégenoalcoxi,

perhalogenoalcoxi,  cianoalquilcarboniloxi,  cicloalquilo, heterociclilo,

cicloalquilcarbonilo, cicloalquilcarboniloxi, heterociclilcarbonilo,
‘ heterociclilcarboniloxi, ariloxialquilcarboniloxi,
alquilcarbonilalquilcarboniloxi, alcoxicarbonilalquilcarboniloxi,
arilcarbonilcarboniloxi, heteroarilcarbonilcarboniloxi,

alcoxialcoxialquilcarboniloxi y alquiltioalquilcarboniloxi,

el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteriormente

pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,
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tautémeras,

iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi, mercapto, oxo, ciano. nitfo,
cianato, tiocianato, formilo. propilen-diilo, amino, alquilamiri;o‘
dialquilamino, pentafluorosulfonilo, arilo, heteroarilo, haldgeno, alquilo,
haloalquilo, perhaloalquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi, alquiltio, haloalcor“%i,
perhaloalcoxi, alcoxialquilo. alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo,
alquilcarboniloxi, alquenilcarbonilo, alquenilcarboniloxi, alquinilcarbonilé,
alquinilcarboniloxi, arilcarbonilo, arilcarboniloxi, heteroarilcarbonilo,
heteroarilcarboniloxi,  ariloxi.  ariltio,  heteroariloxi, heteroariltio,
cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilcarbomlo y heterociclilcarbonilo,

sus posibles isdmeros geométricos y/u Opticos, sus posibles formulag

asi como las sales, N-Oxidos y complejos metdlicos y metaloides de los

compuestos de formula (1) como se acaban de definir. ,
En las definiciones precedentes de los radicales R, a Ry e Y, a Y, sc
entenderd que: ‘
- los radicales o grupos alquilo. alquenilo, alquinilo, (asi como los radicales |
derivados, como alcoxi, alcoxicarbonilo, etc.) contienen de 1 a 6 dtomos de |

carbono (de 2 a 6 para los radicales alquenilo y alquinilo) en cadena lineal o |

ramificada;

- los radicales cicloalquilo contienen de 3 a 7 dtomos de carbono, estando los
ciclos parcial o totalmente saturados, por ejemplo ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclopentenilo, ciclohexilo, ciclohexenilo;

- los radicales heterociclilo contienen de 3 a 7 dtomos, de los cuales 1,2 6 3
se eligen entre nitrogeno, oxigeno y azufre, siendo dtomos de carbono los
demas, estando los ciclos parcial o totalmente saturados, por ejemplo
aziridilo, morfolilo, tiomorfolilo, piperidilo, piperazinilo, pirrolidinilo,
imidazolidinilo, tioimidazolidinilo, isoxazolilo, isotiazolilo,
tetrahidropiridinilo, 1,3-dioxolilo;

- por radical arilo, se entiende el radical fenilo o el radical naftilo;

- por radical heteroarilo, se entiende un radical heteroaromatico mono o
biciclico de 3 a 10 miembros. que puede contener hasta 3 heterodtomos
iguales o diferentes y elegidos entre nitrégeno, oxigeno y azufre. Ejemplos

de radicales aromaticos son el radical piridilo, quinolilo, quinoxalilo, furilo,
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tienilo, pirrolilo, pirazinilo, piridazinilo.

Por otro lado. los términos genéricos siguientes se utilizan con Iés
significados siguiehtes:

- haldgeno significa fldor, cloro, bromo o yodo; ,

- los radicales halogenados pueden contener uno o varios atomos de halégené

iguales o diferentes; ‘{

- el radical acilo significa alquilcarbonilo o cicloalquilcarbonilo;

- cuando un radical estd disustituido, los dos sustituyentes pueden ser iguales:

o diferentes:

- cuando el radical amino estd disustituido, los dos sustituyentes pueden :

constituir un heterociclo nitrogenado saturado o insaturado, de 4 6 6 atomos;
- cuando el radical carbamoilo estd disustituido, los dos sustituyentes pueden
constituir un heterociclo nitrogenado saturado o insaturado de 4 6 6 dtomos.
Las realizaciones preferidas de la invencion son aquellas en que los
productos de formula (I) presentan ademds una y/u otra de las caracteristicas

siguientes, tomadas aisladamente o en combinacién:

R, y R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxialquilo.,
alquiltioalquilo, hidroxialquilo, aminoalcoxialquilo, N-alquilaminoalcoxi-
alquilo, N,N-dialquilaminoalcoxialquilo, aminoalquiltioalquilo, N-alquil-
aminoalquil-tioalquilo, N,N-dialquilaminoalquiltioalquilo, alquenilo,
cicloalquilo,  cicloalquilcarbonilo,  heterociclilcarbonilo,  heterociclilo,
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi,
alquilcarboniloxialquilo, alquenilcarboniloxialquilo,
alquinilcarboniloxialquilo, alcoxicarbonilo, cicloalquilalcoxicarbonilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo, ariloxialquilo,
heteroariloxialquilo,  arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, arilcarboniloxi-
alquilo, heteroarilcarboniloxialquilo.

el radical hidroxi, el radical carboxi, el radical nitro, el radical ciano, un

radical NR,R;. CH,NR,R,, C(=O)NR R;, y un radical C(=NR,)R;,

R; se elige entre hidrégeno, un radical alquilo, alcoxi, alcoxialquilo.

alquiltio. alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilalquilo.

+

y
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NR,R..

heterociclil-alquilo, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo, %

el radical hidroxi, el radical mercapto, el radical carboxi, y un radical

'
'

'

b

§
R, v R;, iguales o diferentes, se escogen entre hidrégeno, un radical alquilo,
\

alcoxi, alcoxialquilo, alquiltio, alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi,
cianoalquilo. alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, hcterociclilq.

i

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo,
un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo. heteroarilalquilo,
el radical mercapto, el radical ciano, un radical OR,, amino, alquilamino‘;
dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo y dialquilaminoalquilo.
R, representa hidrégeno, un radical alquilo, arilo, heteroarilo, arilalquilo,“
heteroarilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterociclilo,

heterociclilalquilo y alcoxicarbonilalquilo,

los radicales Y, Y., Y;, Y,, Y5 e Y, sc eligen independientemente unos de !
otros entre el dtomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno, el radical hidroxi,
mercapto, nitro, ciano o pentafluorosulfonilo, un radical alquilo, haloalquilo,
alcoxi, haloalcoxi, alquiltio, haloalquiltio, alcoxialquilo, haloalcoxialquilo,
cianoalquilo, cianoalcoxi, cianoalquiltio,

un radical alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio,
alquiniltio,

un radical amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, aminoalquilo. N-
alquilaminoalquilo, N,N-dialquilaminoalquilo,

el radical carboxi, alcoxicarbonilo y un radical alquilcarbonilo,

o0 bien ;
dos radicales adyacentes elegidos entre Y,, Y., Y, Y,, Y; e Y, pueden
formar también juntos y con los dos dtomos de carbono a los que estdn

unidos. un ciclo aromatico de 6 miembros.

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo,

alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o



-10 - :

v

v

varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi,
mercapto, amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, ciano, nitro, arii,o.
heteroarilo, haldgeno. alcoxi. alquiltio, ariloxi, ariltio, hctero:\riloﬁi.
heteroariltio, halogencalcoxi. perhalogenoalcoxi, cianoalquil-carboniloxii.

cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilcarbonilo,  cicloalquilcarboniloxi,

heterociclilcarbonilo, heterociclilcarboniloxi. ariloxialquilcarboniloxi,
alquilcarbonilalquilcarboniloxi, alcoxicarbonil-alquilcarboniloxi.
arilcarbonilcarboniloxi, heteroarilcarbonil-carboniloxi,

alcoxialcoxialquilcarboniloxi y alquiltioalquitcarboniloxi. '
3
! el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteriormente

pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,.

iguales o diferentes, escogidos entre oxo, ciano, nitro, formilo, propilen-

|
diilo, amino, N-alquilamino, N, N-dialquilamino, arilo, heteroarilo, !
halégeno, alquilo, haloalquilo, perhaloalquilo, alcoxi, alquiltio, haloalcoxi,

perhaloalcoxi, alcoxialquilo. alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, ariloxi,

'

i

cicloalquilo y heterociclilo,

sus posibles isoOmeros geométricos y/u dpticos, sus posibles formas
tautomeras,

asi como las sales, N-6xidos y complejos metilicos y metaloides de los
compuestos de tormula (I) como se acaban de definir.

De manera ventajosa. se prefieren mas atn los compuestos de formula (I)

que poseen las caracteristicas siguientes. tomadas aisladamente o en combinacion:

' R, y R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxialquilo,
alquiltioalquilo, hidro.;ialquilo, aminoalcoxialquilo, N-alquilaminoalcoxi-
alquilo,  N.N-dialquilaminoalcoxialquilo,  aminoalquil-tioalquilo, ~ N-
alquilaminoalquil-tioalquilo, N,N-dialquilaminoalquiltioalquilo. alquenilo.
cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloalquilalquilo,
heterociclilalquilo,  alquilcarbonilo,  alquilcarboniloxi,  alquilcarbonil-
oxialquilo, alcoxicarbonilo, éicloalquilalcoxicarbonilo.

un radical arilo, heteroarilo. arilalquilo, heteroarilalquilo, ariloxialquilo.

F
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heteroariloxialquilo. arilcarbonilo. heteroarilcarbonilo, i i
el radical carboxi, un radical NR,R;, CH,NR,R,, C(=O)NR,R;, y un radical
C(=NR,)R;, |

i

L

R, se elige entre hidrdgeno, un radical alquilo. alcoxi. alcoxialquilo,

alquiltio, cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilalquilo, heterociclilalquil@.

alcoxicarbonilo, ;

el radical carboxi. y un radical NR,R;,

R, et R;, iguales o diferentes, se eligen entre hidrégeno, un radical alquiloy,
alcoxi, alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, heterociclilo,
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

y un radical OR,,

R, representa hidrégeno, un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo,

heteroarilalquilo,  cicloalquilo,  cicloalquilalquilo,  heterociclilo vy

heterociclilalquilo,

los radicales Y,, Y,, Y;, Y,, Y5 e Y, se eligen independientemente unos de
otros entre el dtomo de hidrogeno, un atomo de haldgeno, el radical hidroxi.

un radical alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, alcoxialquilo y

haloalcoxialquilo,

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
cadena hidrocarbonada (alquilo. alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo,
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o
varios grupos o radicales, iguales o diferentes, clegidos entre hidroxi.

halégeno, alcoxi y halégenoalcoxi,

el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteriormente
pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,
iguales o diferentes, elegidos entre oxo, haldgeno, alquilo, haloalquilo,

perhaloalquilo,  alcoxi,  haloalcoxi,  perhaloalcoxi,  alcoxialquilo,
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alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo v ariloxi,

sus posibles isomeros geométricos y/u Opticos, sus posibles formas
tautomeras.

1

1

asi como las sales, N-Oxidos y complejos metdlicos y metaloides de lc}s
compuestos de formula (I) como se acaban de definir..

'

'

De manera particularmente ventajosa, se prefieren mas adn los compuestds
de formula (I) que poseen las caracteristicas siguientes tomadas aisladamente o ef)
combinacion: :)
R, vy R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxialquilo,.
hidroxialquilo, cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, alquilcarbonilo,
alquilcarboniloxi,
cicloalquilalcoxicarbonilo,
un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo, ariloxialquilo,
heteroariloxialquilo,

el radical carboxi y un radical C(=0O)NR,R;,

R; representa hidrégeno,

R, y Ry, 1guales o diferentes, se eligen entre hidrégeno, un radical alquilo,

alcoxi y alcoxicarbonilalquilo,

los radicales Y, Y,, Y;, Y,. Y; e Y, se eligen independientemente unos de

otros entre el 4tomo de hidrégeno, un dtomo de haldgeno, un radical alquilo,
haloalquilo v alcoxi,

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
cadena hidrocarbonada (alquilo. alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo,
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o

varios grupos o radicales. iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi,
halégeno, alcoxi y haloalcoxi.

alquilcarboniloxialquilo, alcoxicarbonilo, -

25°

2
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! el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteriormente '
pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,
iguales o diferentes, elegidos entre oxo, haldgeno, alquilo, haloalquilo,

alcoxi, haloalcoxi, perhaloalcoxi y alcoxicarbonilo, j

sus posibles 1sdmeros geométricos y/u Opticos, sus posibles formés
tautémeras, '}
asi como las sales, N-Oxidos y complejos metdlicos o metaloides de lo;s
compuestos de formula (I) como se acaban de definir.. \‘
Por tltimo, se prefieren los compuestos de formula (I) elegidos entre: \
! 1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
! 3-(metoximetil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolil}- 1 H-pirazol-4-carboxilato dc\‘\
metilo; |
! 1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(3-nitrofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
! 1-(7-cloro-4-quinolil)-N, N-dietil-5-(metoximetil)- | F-pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolil)-N-metoxi-5-(metoximetil)-N-metil- 1 H-pirazol-4-
carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(2-metoxietil)-1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
5-(2-metoxietil)-1-(7-metoxi-4-quinolil)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
1-[2,8-bis(trifluorometil)-4-quinolil-N-metoxi-3-(metoximetil)-N-metil-1 H-
pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolil)-3-(metoximetil)-1H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
1-(6-tluoro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de 2-
etoxietilo;
N-metoxi-3-(metoximetil)-N-metil-1-[8(trifluorometil)-4-quinolil]-1 H-pirazol- .
4-carboxamida;
[1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1 H-pirazol-4-il}(1.3-tiazolidin-3-
il)metanona;
2-[1-(7-cloro-4-quinolil)-3-(metoximetil)- 1 H-pirazol-4-il]-2-propanol;
1-(7-cloro-4-quinolil)-N-metoxi-5-(metoximetil)- V-propil-1 H-pirazol-4-
carboxamida;

! 5-({4-metoxicarbonil)-1-{8-(trifluorometil)-4-quinolil |- 1 H-pirazol-5-
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il}metoxi)-isoftalato de dimetilo;

1-(7-cloro-4-quinolil)-N-isopropil-N-metoxi-5-(metoximetil)-- 1 H-pirazol-4- ‘,;

carboxamida;

! 4-[{[1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1H-pirazol-4-il|carbonil }-
(metoxi)amino]butanoato de metilo; :

! 5-{(heptanoiloxi)metil]-1-{8-(trifluorometil)-4-quinohl}- I H-pirazol-4- '{
carboxilato de metilo;

! 7-cloro-4-{5-metoximetil)-4-[5-trifluorometil)-1.2 4-oxadiazol-3-ii]- 1 H-
pirazol-1-il}-quinoleina;

! 1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{[(1, 1-dimetiletil)sulfanil]metil}- 1H-pirazol-4-
carboxilato de metilo;

! 1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-carbaldehido;

[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(1-feniletenil)- 1 H-pirazol-5-iljmetil-metil-€ter;

! 1-{3-[(metiloxi)metil]-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]- 1 H-pirazol-4-
il}etanona;
! 3-[(metiloxi)metil]-5-(metilsulfanil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]- 1 H-

pirazol-4-carboxilato de metilo;
! 5-cloro-3-[(metiloxi)metil]-1-{8-(trifluorometil)-4-quinolinilj-1H-pirazol-4-

carboxilato de metilo;

! oxima de (1E)-1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-
il}etanona;
! 1-(2.7-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1H-

pirazol-4-carboxamida;
! N-metil-1-[2-metil-8-(1-metiletil)-4-quinolinil]-N-(metiloxi)-5-
[(metiloxi)ymetil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1-[2-metil-7-(trifluorometil)-4-
quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1-(2,5,7-trimetil-4-quinolinil)- 1 H-
pirazol-4-carboxamida,
1-(7-cloro-2.8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil }-
IH-pirazol-4-carboxamida;
1-(6.8-dicloro-2-metil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil }-

1H-pirazol-4-carboxamida;
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N-metil-N-(mctiloxi)—S-[(metiloxi)metil]—1-(8-metil-4-quinolinil)—lH—pirazbl- %é
4-carboxamida; |
1-(2,8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1H-
pirazol-4-carboxamida;
N-metil-N-(metilox1)-5-[(metitoxi)metil]-1-[2-metil-8-(trifluorometil)-4-
quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(6-Cloro—2.S-dimetil-4—quinolinil)—N-metil—N-(metilo.\i)-5—[(metiloxi)metil]\%‘
1H-pirazol-4-carboxamida; |
N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxiymetil]-1-(2-metil-4-quinolinil)- | H-pirazol- \
4-carboxamida; :
N—metil~1—[2-metil-8-(mctiloxi)-4—quinolinil]—N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-“

1 H-pirazol-+4-carboxamida;

N-metil-N-(metiloxi)-3-{(metiloxi)metil]- 1-(2.6,8-trimetil-4-quinolinil)- 1 H- 4
pirazol-4-carboxamida;
1-[5-cloro-2-metil-8-(metiloxi)-4-quinolinil}-N-metil-N-(metiloxi)-5-
[(metiloxi)-metil}-1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(5.7-dicloro-4-quinolinit)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-
pirazol-4-carboxamida;
5-(hidroximetil)-N-metil-N-(metiloxi)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]-1H-
pirazol-4-carboxamida;
1-(6-cloro-2.8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[2-(metiloxi)etil}-
1H-pirazol-4-carboxamida;
N-metil-N-(metiloxi)-5-[2-(metiloxi)etil]-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]-
1H-pirazol-4-carboxamida; }
N-metil-N-(metiloxi)-5-[2-(metiloxi)etil]-1-[7-(trifluorometil)-4-quinolinil]-
1H-pirazol-4-carboxamida
N-5-dimetil-N-(metiloxi)-1-[2-metil-8-(trifluorometil)-4-quinolinil]-1H-
pirazol-4-carboxamida;

O-metiloxima de 1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-
carbaldehido:
5-(bromometil)-1-(5,7-dicloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)- | H-pirazol-
4-carboxamida;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-(dibromometil)-N-metil-N-(metiloxi)- 1 H-pirazol-4-



-16 - | ZL—/X

carboxamida; .1 j@

1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-il}etanol;

O-(ciclopropilmetil)oxima de (1E)-1-{3-[(metiloxi)metil]-1-[8-
(trifluorometit)-4-quinolinil]-1H-pirazol-4-il }etanona; ‘
N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1-[7-(trifluorometil)-4-quinolinil]- ‘
1 H-pirazol-4-carboxamida: :
N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1-{2-(trifluorometil)-4-quinolinil }-
1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]- IH-pirazol- ":
4-carboxamida;
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil}-1H-pirazol-4-il}-4,5-dihidro-5- |
1soxazol-carboxilato de metilo;
1-(7-cloro-4-quinolinit)-N-(ciclopropilcarbonil)-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)-
metil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil |- 1H-pirazol-4-il}-3-
oxopropanoato de etilo;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metildisulfanil)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-
pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(etildisulfanil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-
pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-{(1-metiletil)disulfanil]-5-
[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-
carbimidotioato de etilo;

O-metiloxima de  (1E)-1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}-1H-
pirazol-4-il}-1-propanona;
(3E)-4-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-il}-3-buten-

2-ona;

(2Z,4E)-5-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il }-3-
hidroxi-2,4-pentadienoato de etilo;
(2E)-3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4-il}-2-

propenoato de 2-propenilo:

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(etiloxi)-N-metil-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-



carboxamida;

4-(3-[(metiloxi)metil]-4-{5-[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil }- | H-pirazol-1-il)-§-
(trifluorometil)quinolina; :
7-cloro-4-{4-[(etiloxi)metil]-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-1-il}quinolina;
metanosulfonato  de  (Z)-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-
pirazol-4-il} [(metiloxi)imino]metilo; ‘X
L-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]-N-(metilsulfanil)- 1 H-
pirazol-4-carboxamida; :
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(etilsulfanil)-N-metil-5-[(metiloxDmetil |- 1 H- “L
pirazol-4-carboxamida;

{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{ (metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-il}acetonitrilo;

3-(hidroximetil)-N,N-dimetil-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil}-111-pirazol-4-

carboxamida;

{1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-[3-(4-fluorofenil)- 1,2 4-oxadiazol-3-il}- 1 H-
pirazol-5-il}metil-metil-éter;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-N-5-bis[(metiloxt)metil]- 1 H-pirazol-4-
carboxamida;
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(3-fenil-1,2,4-oxadiazol-5-il)-1H-pirazol-5-
iljmetil-metil-éter;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-
carboximidoato de 2-oxiranilmetilo;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-[(ciclopropilmetil)oxi]-5-[(metiloxi)metil]-1H-
pirazol-4-carboximidamida;

cloruro  de  1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1H-
pirazol-4-carboximidoilo;
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il}-N,N-dimetil-
4.,5-dihidro-3-isoxazolcarboxamida;

O-(2-metilpropanoil)oxima de (1Z)-1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)-
metil]-1H-pirazol-4-il}etanona;

O-(ciclopropilcarbonil)oxima de (1E)-1-{1 -(7-cloro--l—quinolinil}-S-
[(metiloxi)-metil}-1H-pirazol-4-il}etanona;
1-(8-fluoro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-

4-carboxamida;
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N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1-(7-metil-4-quinolinil)- | H-pirazal-
4-carboxamida: |
1-(7-cloro-4—quinolinil)-N-metil—N—(metiloxi)-S-({[2-(metiloxi)-5-nitrofenil]‘7
oxi}metil)-1H-pirazol-4-carboxamida; (“
5-{[(2-bromo-3-piridinil)oxi]metil}-N-metil-N-(metiloxi)-1-(8-
(trifluorometil)-4-quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida;
5-{[(4"-bromo[1,1'-bifenil}-4-il)oxi]metil}-N-metil-N-(metiloxi)-1-{8-
(trifluoro-metil)-4-quinolinil}-1H-pirazol-4-carboxamida; :
S-cloro-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]- 1-[8-(triflucrometil)-4- ’
quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida:
{[({1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}carbonil)-

(metil)amino]oxi}(oxo)acetato de metilo;

1-{1-(7-fluoro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il}- 1-propanona;

O-[2-(metiloxiacetit]oxima de (1E)-1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)-

metil]-1H-pirazol-4-il}etanona;
4-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il} benzaldehido:
1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-({[2-(etilsultanil)fenil]oxi} metil)-N-metil -N-
(metiloxi)-1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-3-[(metiloxi)metil]-N-(propiloxi)-1H-pirazol-
4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-3-[(metiloxi)metil}-N-(2-propeniloxi)-1H-
pirazol-4-carboxamida:
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-5-{(metiloxi)metil]-N-[(1-metilpropil)oxi]-
1H-pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-[(1-metiletil)oxi]-5-[(metiloxi)metil}-1H-
pirazol-4-carboxamida:

4-{[({1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il}carbonil)-
(metil)amino]oxi}butanoato de metilo;
N-(3-buteniloxi)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-3-[(metiloxiymetil |- 1 H-
pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(etiloxi)metil]-N-metil-N-(metiloxi)- 1 H-pirazol -
carboxamida;

4-{4-{4,5-bis[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil }-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol- -
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il}-7-bromoquinolina; : (;
acetato de (3-{1-(6-ﬂuoro-4-quinolinil)-5—[(metiloxi)metil]-1H—pirazol--’t%il}-
S-tsoxazolil)metilo;
| 4-{4—{4,5-bis[(meti10xi)metil]-3-isoxazolil}-5-[(metiloxi)metil]-1H—pirazol—‘;ll—
il}-6-fluoroquinolina; 5
7-etil-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{5-[(tetrahidro-2H-piran-2-iloxi)metil]-3-
isoxazolil}-1H-pirazol-1-il)quinolina; :
4-{4-{4,;5—bis[(metiloxi)metil]-3—isoxazolil}-5-[(metiloxi)metil]—IH—pirazol—lx-
il}-7-etilquinolina; |
3-{[(3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il }-5-
isoxazolil)metiljoxi}propanonitrilo;
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}-4-metil-5-
1soxazolcarboxilato de metilo;
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}-5-
isoxazolcarboxilato de 1,1-dimetiletilo;
3-{[(3-{1-(7-etil-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}- | H-pirazol-4-il}-5-
1soxazolil)-metil]Joxi}propanonitrilo;
{1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-[2-(trifluorometil)fenil]- 1 H-pirazol-5-il} metil-
metil-éter;
7-cloro-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{4-[(trifluorometil)oxi}fenil}-1H-pirazol-1-
ihquinolina:
3-[(metiloxi)metil]-1-(6,7,8-tricloro-4-quinolinil)-1H-pirazol-4-carboxilato de
metilo;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-3-{[(1-metiletil)oxi}metil}-N-(metiloxi)-1H-
pirazol-4-carboxamida;
3-[(metiloxi)metil]-5-(2-tienil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]- 1 H-pirazol-
4-carboxilato de metilo;
7-cloro-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{3-((metiloxi)metil]-1.2 .4-oxadiazol-5-il}-
1H-pirazol-1-il)quinolina;
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(1,3-tiazol-2-il)-1H-pirazol-3-il]metil-metil-éter;
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(4,5-dihidro-1,3-tiazol-2-il)- 1H-pirazol-5-ilJmetil-
metil-éter;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol~t-carboxilato de 1,1-
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dimetiletilo; x ‘/%

1—(7—ciano-4—quinolinil)-N-metil-N—(mctiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1H—pirazol-
4-carboxamida; ;
[4-[5-(bromometil)-3-isoxazolil}-1-(7-bromo-4-quinolinil)- 1 H-pirazol-5-
ilJmetil-metil-éter; \
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N"-metil-5-[(metiloxi)metil]-N’-fenil- 1H-pirazol-4-
carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(2.5-diclorofenil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-
4-carbohidrazida; v
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(1.1-dimetiletil)-5-{(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-
carbohidrazida; |
2-metilpropanoato  de  (1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-{[metil(metiloxi)amino]- .‘
carbonil}-1H-pirazol-3-il)metilo;
N-etil-1-(6-fluoro-4-quinolinil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil - | H-pirazol-4-
carboxamida:
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(ciclopropilmetil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-
pirazol-4-carboxamida;
3-{1-(7-cloro-+-quinolinil)-5-{(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-il}-4,6-dimetil-
4H-1,2,4-oxadiazin-5(6H)-ona;
N—(4-cloro—2-butinil)-1:(7-cloro-4-quinolini1)-5-[(metiloxi)mctil]-1H-pirazol-
4-carboxamida;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-(metiloxi)-1H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-(etilsulfanil)-N-metil-N-(metiloxi)- 1H-pirazol-4-
carboxamida:
1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-N-(4-morfolinil)-1H-pirazol-4-
carboxamida: i
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-(metilsulfanil)- 1H-pirazol-4-
carboxamida:

ciclopropanocarboxilato de (1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-
{{metil(metiloxi)amino]-carbonil}-1H-pirazol-5-il)metilo;

2-tienilacetato de (1-(7-cloro~-quinolinih-3-
{{metil(metiloxi)amino]carbonil}-1H-pirazol-5-ilmetilo;

7-cloro-4-(3-[(metiloxi)metil]-4-{ 1-[3-(metiloxi)propil]-1 H-imidazo!-5-il}-
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1H-pirazol-1-il)quinolina; iv 5&
! [1-(7-cloro-4-quinolinil}-4-(1-metil-1 H-imidazol-S—il)-IH-pirazol-S-il]metil%
metil-éter;
! {1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-
il}[(trimetilsilil)oxi]-acetonitrilo; ‘
! [1-(7-bromo-4-quinolinil)-4-(1-piperidinilcarbonil)-1H-pirazol-5-iljmetil- i\)
metil-éter; i
! {4-(1-piperidinilcarbonil)- 1-{7-(trifluorometil)-4-quinolinil]- 1H-pirazol-35-il}- \1;
metil-metil-éter; |
! 5-amino-1-(7-cloro-4-quinolinil)- 1H-pirazol-4-carbonitrilo;
! 3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil |- | H-pirazol-4-il}-2-

tiofenocarbaldehido; 1\
! [1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(5-etenil-1,3-oxazol-2-il)- 1 H-pirazol-5-il|metil -

metil-éter; ‘
! acetato de 1-(2-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-il}-

1,3-oxazol-5-iDetilo; |
! [1-(7-bromo-4-quinolinil)-4-(2-isoxazolidinilcarbonil)- 1 H-pirazol-5-il]metil-
metil-éter; \1‘
{4-(2-isoxazolidinilcarbonil)-1-[7-(trifluorometil)-4-quinolinil]-1H-pirazol-5-
il}metil-metil-éter;
[1-(7-etil-4-quinolinil)-4-(2-isoxazolidinilcarbonil)-1H-pirazol-5-iljmetil-
metil-éter:
[1-(6-fluoro-4-quinolinil)-4-(2-isoxazolidinilcarbonil)- 1H-pirazol-5-il]metil-
metil-éter;
N’-(2-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-
carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(2 4-diclorofenil)-5-{(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-
4-carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(2,6-diclorofenil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-
4-carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-N"-(3-metilfenil)-1H-pirazol-4-
carbohidrazida;

N’-(3-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[{(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-
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carbohidrazida; \i, ;L[

! N’-(3-cloro-4-metilfenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}-1H- _
pirazol-4-carbohidrazida; ‘\\
! 1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(3,4-diclorofenil)-3-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-
4-carbohidrazida; ‘
! 1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(4-cianofenil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-+-
carbohidrazida;
(3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-S-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-ii}-5-isoxazolil)- .
metil-fenil-sulfona; |
! (3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}-5-isoxazolil)- )_
metil-etil-sulfoxido;
[4-(4-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-1H-pirazol-5-iljmetil-metil-éter:
! 1-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il}-3-fenil-2-
propin-1-ona;
! N-({1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}metil)-3-
(metiloxi)-1-propanamina,
asi como sus posibles formas tautémeras, sus sales, N-6xidos y complejos
metdlicos y metaloides.
Entre los compuestos de foérmula (I) como se han definido aqui

anteriormente, un grupo de compuestos particularmente interesantes estd constituido

por los compuestos de formula general (IV):

(IV)

caso particular de compuestos de férmula (I) para los cuales R, representa
hidrogeno y R, y R, estan respectivamente en posicion 4 y 5 del nacleo de pirazol,
stendo R.. Y, Y, Y5, Y, Y e Y, tales como se han definido anteriormente,

y R, representa un grupo carboxi, carbamoilo. N-alquilcarbamoilo. N,N-
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dialquilcarbamoilo, N-alquilo. N-alcoxialquilcarbamoilo. N-alcoxicarbamoilo, N-
alquil-N-amino-alquilcarbamoilo.  N,N-diaminoalquilcarbamoilo,  alcoxicarbonilo
‘inferior;' un nitrilo, o un grupo acilo inferior. :
Los compuestos de formulas generales (I) y (IV) asi como los compuestos
opcionalmente utilizables como intermedios en los procedimientos de preparacion y
que se definirdn con la ocasién de la descripcion de estos procedimientos, pueden

existir en una o varias formas de isémeros opticos o quirales dependiendo del nimero

de centros asimétricos del compuesto. Por tanto, la invencion se refiere tanto a todos

los isdmeros Opticos como a sus mezclas racémicas o escalémicas (por escalémica se
entiende una mezcla de enantiémeros en diferentes proporciones). asi como las .

mezclas de todos los esteroisomeros posibles en todas las proporciones. La separacion

de los diastereoisdmeros

v/0 isdmeros Opticos se puede efectuar segiin métodos bien conocidos (E.Eliel ibid.).

La preparacion de los reactivos utilizados en cualquiera de los métodos de:

preparacion siguientes, es habitualmente bien conocida y estd descrita habitualmente

de modo especifico en la técnica anterior o de una manera tal que el experto en ld

[

f : técnica puede adaptarla para el fin buscado. ,

La técnica anterior utilizable por el experto en la técnica para establecer las
condiciones de preparacidn de los reactivos, se pueden encontrar en numerosas obm‘é
generales de quimica como "Advanced Organic Chemistry” de J.March, Ed. Wiley
(1992). "Methoden der organischen Chemie" (Houben-Weil), Ed. Georg Thieme
Verlag o los "Chemical Abstracts” Ed. American Chemical Societv asi como en las
bases de datos informdticos accesibles al pablico.

Los compuestos de la presente invencion de formulas generales (I) y (IV) asi

como los compuestos opcionalmente utilizables como intermedios en los

procedimientos de preparacion, se pueden preparar segtin el procedimiento siguiente:

§
:
1
4
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R, |

2
/ r
Y, X N\N 3 |
Y Y I "
) | N H o () |
7 E— '
Ys N Y Base )
Y, ,,

(1
b
compuestos de formulas (). () y (IlD), en las cuales X representa un
halogeno y R,, R,. Ry, Yy, Y., Yi. Y. Y5 e Y, son como se han definidg
anteriormente, 1
efectudndose la reaccion en presencia de una base orgdnica o inorgdnica, en
ausencia o en presencia de un disolvente.
Esta reaccion se efectia generalmente a una temperatura comprendida entre -
SOEC y 180EC (con preferencia entre OEC y 150EC) o al punto de ebullicion del
disolvente utilizado. El disolvente apropiado para esta reaccion puede ser un
hidrocarburo alifitico tal como pentano, hexano, heptano, octano; un hidrocarburfo
aromatico tal como benceno, tolueno, xilenos, halogenobencenos; un éter tal coxljo
dietil-éter, diisopropil-éter, tetrahidrofurano, dioxano, dimetoxietano; un hidrocarbul"o
halogenado tal como diclorometano, cloroformo, 1,2-dicloroetano, 1,1,1-
tricloroetano; un éster tal como acetato de metilo, acetato de etilo, un nitrilo tal coxﬁo
acetonitrilo, propionitrilo, benzonitrilo; un disolvente aprotico dipolar tal como
i
N-metilpirrolidona,  dimetilprolilenurea,
j

dimetilformamida,  dimenlacetamida,

dimetilsulféxido o agua. También se pueden utilizar mezclas de estos disolventes

diferentes. ‘
La duracion de la reaccion depende de las condiciones utilizadasi vy
generalmente esta comprendida entre 0,1 y 48 h. :
No hay ninguna limitacidn estricta para las proporciones relativas de I‘IOS
compuestos de tormula (1I) y formula (III). Sin embargo. es ventajoso elegir una
razon molar (IIT)/(II) comprendida entre 0.1 v 10, con preferencia de 0,5 a 2. :
Como base orgdnica o inorginica apropiada para esta reaccion. se puédcn
citar los hidroxidos de metales alcalinos y alcalino-térreos como hidréxido de sofdio,

potasio, cesio o calcio: los alcOxidos de metales alcalinos y alcalino-térreos como terc-

™
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butdxido de potasio, los hidruros de metales alcalinos y alcalino-térreos, como hidruro

de sodio, potasio o cesio; los carbonatos y bicarbonatos de metales alcalinos v

alcalino-térreos como carbonato de sodio, potasio, calcio o bicarbonato de sodio. |

i

potasio o calcio; bases organicas, con preferencia nitrogenadas, como piridina,
alquilpiridinas, alquilaminas como trimetilamina, trietilamina o di-isopropiletilamina, |

derivados azoicos como 1.5-diazabiciclo[4.3.0]non-5-eno 0 1,8- ,

diazabiciclo[5.4.0Jundec-7-eno, fosfazenos como  1-rerc-butil-2,2.4 4 d-pentaquis-
(dimetilamino)-28° 48 -catenadi(fosfazeno).

Como referencias para esta reaccidn se pueden citar:  Advances in

Heterocyclic Chenustry, Volumen 6, piginas 414-416. para una referencia mads:

eeneral sobre la preparacion de compuestos de formula (II1) se puede citar Houben--

Weyl, band E8b, Hetarene I, Teil 2 paginas 408-704, para los compuestos de
formula (II)‘ se puede citar Tetrahedron (1985) 41, 3033-3036 y Organic Synthesis,
Col. Vol. 3, 272 (1955). "

Los compuestos de tormula (IV):

R1
N{ \ "
Y, N R, (1V)
Y4 \ Y2
I py
Yy NT Y, f
Y, §

i

caso particular de compuestos de formula (I) para los cuales R; representa hidrégeno v
!

R, y R, estin respectivamente en posicion 4 y § del nicleo de pirazol. siendo R,, Y.,
Y., Y;. Y, Yse Y, como se han definido anteriormente., :

y R, representa un grupo carboxi, carbamoilo. N-alquilcarbamoilo, Nﬁ\
dialquilcarbamoilo, N-alquil,N-alcoxialquilcarbamoilo, N-alcoxicarbamoilo, N—alquil—

N-amino-alquilcarbamoilo, N,N-diaminoalquilcarbamoilo, alcoxicarbonilo inferior, un
i

nitrilo. un grupo acilo inferior, !
i

se pueden preparar ventajosamente segin la reaccién siguiente (véase
!

Houben-Weyl, band ESb, Hetarene III, Teil 2 paginas 450-472) :

}
!
}
i
|
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(Vi)

donde X’ representa un dtomo de haldgeno. N,N-dialquilamino o alcoxi,
siendo R;, R, e Y, a Y, como se han definido para los compuestos de formula (IV)
mencionada anteriormente.

Los compuestos de formula (VL) se pueden preparar ventajosamente a partir
de los compuestos de formula (1) definida anteriormente por reaccion con hidrazina
segdn técnicas clasicas conocidas por el experto en la materia.

=)

Una vez conseguida la construccién del pirazol se pueden hacer
transformaciones cldsicas sobre los grupos funcionales de los sustituventes como se¢
describe en numerosas obras generales de quimica como "Advanced Orgadic
Chemistry” de J.March, Ed. Wiley (1992), "Methoden der organischen Chemie"
(Houben-Weil), Ed. Georg Thieme Verlag o los "Chemical Abstracts” Ed. American
Chemical Society asi como en las bases de datos informdticos accesibles al pdblicé 0
de manera mas precisa sobre pirazoles como los descritos en Houben-Weyl, bzind
E8b. Hetarene III, Teil 2 paginas 580-636. f

La invencion se refiere igualmente a composiciones fungicidas que contienen
una cantidad eficaz de al menos una materia activa de formula (I). '

Las composiciones fungicidas segln la invencién comprenden un compuésto
de formulas (I) o de formula (IV) o de una de sus sales aceptables en agricultura o un
complejo metdlico o metaloide de este compuesto, en asociacion con un vehitulo

y- . . . . . ., [
solido o liquido, aceptable en agricultura y/o un agente tensioactivo también aceptable

en agricultura. En particular, son utilizables los vehiculos inertes y habituales y los -

agentes  tensioactivos  habituales.  Estas composiciones abarcan no  sélo las

composiciones listas para ser aplicadas a la planta o a las semillas que hay que tratar

1
}
|

i
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por medio de un dispositivo adecuado. tal como un dispositive de pulverizacion o de
espolvoreo. sino también las composiciones concentradas comerciales que deben ser {
diluidas antes de la aplicacion al cultivo. |

Estas composiciones fungicidas segtn la invencion pueden contener también
toda clase de ingredientes adicionales tales como, por ejemplo. coloides protectores, :
adhesivos, espesantes, agentes tixotropicos, agentes de penetracion, estabilizantes,
secuestrantes, etc. De modo mds general, las materias activas pueden combinarse con'
cualquier aditivo sélido o liquido que corresponda a las técnicas habituales de la/
practica de formulaciones.

De manera general, las composiciones segun la invencion contienen
habitualmente de 0.05 a 95% (en peso) de materia activa, uno o varios vclu’culoé
solidos o liquidos y. opcionalmente, uno o varios agentes tensioactivos. '

Por el término "vehiculo” en la presente descripcion. se designa una materi
orgdnica o mineral, natural o sintética, con la cual se combina la materia activa para
factlitar su aplicacion a las partes de la planta. Este vehiculo es, por tanto,
generalmente inerte y debe ser aceptable en agricultura. El vehiculo puede ser sélid@
(arcillas, silicatos naturales o sintéticos, silice, resinas, ceras. grasas solidas, etc.) o
liquido (agua, alcoholes, especialmente butanol, etc.). ,

El agente tensioactivo puede ser un agente emulsionante, dispersante 0
humectante de tipo i6nico o no idnico o una mezcla de tales agentes tensioactivos. Se
pueden citar, por ejemplo, sales de 4cidos poliacrilicos, sales de écic}os
lignosulfonicos, sales de dcidos fenolsulfonicos o naftalenosulfénicos, policondensados
de 6xido de etileno con alcoholes grasos o con 4cidos grasos ¢ aminas grasas. fengles
sustituidos  (especialmente alquilfenoles o arilfenoles), sales de ésteres de écic'ios
sulfosuccinicos, derivados de taurina (especialmente los alquiltauratos), éstéres
fosforicos de alcoholes o fenoles polioxietilados, ésteres de dcidos grasos y polioles.
derivados con funcién sulfato, sulfonato y fosfato de los compuestos precedentes, La
presencia de al menos un agente tensioactivo es generalmente indispensable cuandfo la

i
materia activa y/o el vehiculo inerte no son solubles en agua y el agente vector de
!

i
!

Asi pues, las composiciones para uso agricola segtn la invencidn pueden

aplicacion es agua.

contener la materia activas entre limites muy amplios, que van de 0.05% a 95% (en

peso). Su contenido en agente tensioactivo estd comprendido ventajosamente entre 5%

i

i

|
i
i
f
|

i
!
f
i
1
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y 40% en peso. Salvo indicaciéon en contrario los porcentajes dados en esta

t

descripcién son porcentajes en peso.

Estas composiciones segin la invencion estin por si mismas en formas -

i

bastante diversas, sélidas o liquidas.

Como formas de composiciones solidas, se pueden citar polvos para

espolvorear (con un contenido en materia activa que puede ir hasta 100%) y grdnulos,

especialmente los obtenidos por extrusion, compactacion, impregnacion de un

vehiculo granulado, granulacidn a partir de un polvo (estando el contenido en materia,

activa de estos granulos entre 0,5 y 80% para este altimo caso).

Las composiciones fungicidas segin la invencion también se pueden utilizar
en forma de polvos para espolvorear; también se pueden utilizar composiciones que,
comprenden 50 g de materia activa y 950 ¢ de talco; también se pueden utilizar
composiciones que comprenden 20 g de materia activa, 10 g de silice finamente
dividida y 970 g de talco; estos constituyentes se mezclan y se muelen y se aplica la
mezcla para espolvorear.

Como formas de composiciones liquidas o destinadas a constituir

composiciones liquidas durante su aplicacidn, se pueden citar las soluciones, en

particular concentrados solubles en agua, emulsiones, suspensiones, suspensiones
concentradas, polvos humectables (o polvos para pulverizar). 1
Las suspensiones concentradas, aplicables por pulverizacién, se preparan de
manera que se obtenga un producto fluido estable que no se deposite y contienen
habitualmente de 10 a 75% de materia activa, de 0,5 a 15% de agentes tensioactiv«és,
de 0,1 a 10% de agentes tixotropicos, de 0 a 10% de aditivos apropiados, como
antiespumantes, inhibidores de la corrosion. estabilizantes, agentes de penetracién y
adhesivos y, como vehiculo, agua o un liquido orgédnico en el que la materia activa éea
poco o nada soluble: ciertas materias solidas orginicas o sales minerales pueéen

disolverse en ¢l vehiculo para ayudar a impedir la sedimentacion o como
!

anticongelantes para el agua.

, . . . » . - I' ’
A titulo de ejemplo, se da a continuacién una composicion de suspension

f

concentrada: '
{
Ejemplo SC 1: :
!

|

- materia activa 500 ¢

i
I
1
i
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- fosfato de triestirilfenol polietoxilado 50¢
- alquilfenol polietoxilado 50 g
- policarboxilato de sodio 20¢g
- etilen-glicol 50g
- aceite organopolisiloxdnico (antiespumante) lg
- polisacirido 1,5¢g
- agua 316,5 ¢

Los polvos humectables (o polvos para pulverizar) se preparan habitualmente
de manera que contengan 20 a 95% de materia activa y contienen habitualmente,,
ademds del vehiculo sdlido, de 0 a 30% de un agente humectante, de 3 a 20% de un
agente dispersante, y cuando es necesario, de 0,1 a 10% de uno o varios estabilizantes
y/u otros aditivos, como son los agentes de penetracion, adhesivos, o agentes
antiapelmazantes, colorantes, etc.

Para obtener los polvos para pulverizar o los polvos humectables, se mezclan
intimamente las materias activas en mezcladores apropiados con las sustancias
adicionales y se muelen en molinos u otras trituradoras apropiadas. Asi se obtiencﬁ
polvos para pulverizar cuya humectabilidad y puesta en suspension son ventajosaﬁ;
pueden suspenderse en agua a cualquier concentracion deseada y estas suspensionés
son utilizables muy ventajosamente en particular para aplicacion, por ejemplo, sobre
las hojas de las plantas o las semillas. ;

A titulo de ejemplo, se dan a continuacién diversas composiciones de polvos

humectables (o polvos para pulverizar): ;
|
f

Ejemplo PH 1:

- materia activa 50% '

i
- alcohol graso etoxilado (agente humectante) 25% *
- feniletilfenol etoxilado (agente dispersante) 5% fr
- creta (vehiculo inerte) 42.5% ;

Ejemplo PH 2: ,3
i
|

- materia activa 10%




I
¥
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- alcohol sintético oxo de tipo ramificado, de C13 etoxilado
por 8§ a 10 unidades de o6xido de etileno (agente humectante) 0,75%
- lignosulfonato de calcio neutro (agente dispersante) 12%

- carbonato de calcio (carga inerte) c.s.p. 100%

Ejemplo PH 3:
Este polvo humectable contiene los mismos ingredientes que los del Ejemplo:

I

precedente, en las proporciones siguientes:

- materia activa 75% '
- agente humectante 1,50% '
- agente dispersante 8%

- carbonato de calcio (carga inerie) c.s.p. 100%

Ejemplo PH 4:

- materia activa 90%
- alcohol graso etoxilado (agente humectante) 4%
- feniletilfenol etoxilado (agente dispersante) 6%

Ejemplo PH 5:
- materia activa 50%

- mezcla de tensioactivos anidnicos y no idnicos

(agente humectante) 2,5% .
- lignosulfonato de sodio (agente dispersante) 5% ,
- arcilla caolinica (vehiculo inerte) 42,5% :

i

Las dispersiones y emulsiones acuosas. por ejemplo las composiciones

obtenidas al diluir un polvo humectable segin la invencion con ayuda de agua, estdn
t

comprendidas dentro del alcance general de la presente invencion. Las emulsiones

pueden ser del tipo agua en aceite 0 aceite en agua y pueden tener una consistericia

i
i

espesa como la de la "mayonesa”.

i

Las composiciones fungicidas segn la invencién se pueden formular en

t
forma de granulos dispersables en agua. igualmente comprendidos dentro del alcance
. . |
de la invencidn. ;
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Estos grinulos dispersables, de densidad aparente generalmente comprendida

entre aproximadamente 0.3 y 0,6, tienen un tamano de las particulas generalmente

comprendido entre aproximadamente 150 y 2.000 y con preferencia entre 300 y 1.500

micras.

El contenido de materia activa en estos grinulos esti comprendido :
generalmente entre aproximadamente 1% y 90%, y con preferencia entre 25% y 90%.

El resto de los granulos estd compuesto esencialmente por una carga sélida \
opcionalmente adyuvantes tensioactivos que confieren a los grinulos unas propiedades
de dispersabilidad en agua. Estos grinulos pueden ser escncialmente de dos lipos:
distintos segun que la carga retenida sea soluble o insoluble en agua. Cuando la carga:
es hidrosoluble, puede ser mineral o, con preferencia, orginica. Se han obtenido

excelentes resultados con urea. En el caso de una carga insoluble, dicha carga es con

preferencia mineral, como por cjemplo caolin o bentonita. En este caso estd
acompanada ventajosamente por agentes tensioactivos (a razon de 2 a 20% en peso de
grinulos) donde mas de fa mitad estd, por e¢jemplo, constituida por al menos un agentd
dispersante, esencialmente anidnico, tal como un polinaftaleno-sulfonato de memi
alcalino o alcalino-térreo o un lignosulfonato de metal alcalino o alcalino-térreol
‘
estando constituido el resto por agentes humectantes no ionicos o anidnicos tales como
un alcanoil-naftaleno-sulfonato de metal alcalino o alcalino-térreo. Por lo demds, si
bien no es indispensable, se pueden afadir otros adyuvantes tales como los agentés
antiespumantes. ’
Los granulos seglin la invencidn se pueden preparar mezclando ingredientqﬁs
necesarios y después granulando segin diversas técnicas bien conocidas (grageado.
lecho fluido, atomizador, extrusién. etc.). Generalmente se termina con ur:m
trituracion seguida de un tamizado al tamafo de particula elegido dentro de los limites
mencionados aqui anteriormente. También se pueden utilizar granulos obtenidos conjﬁo
se ha descrito anteriormente e impregnados después con una composicién que contiene

. . {
la materia activa. ‘

|
Con preferencia, se obtienen por extrusion, al operar como se indica en los

Ejemplos siguientes.

Ejemplo GD1 : Granulos dispersables

En un mezclador se mezclan 90% en peso de materia activa y 10% en peso

'

i
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de urea en perlas. Seguidamente la mezcla se muele en un molino de bolas. Se obtiene

un polvo que se humidifica con aproximadamente 8% en peso de agua. El polvo

himedo se extrude en un extrusor con un rulo perforado. Se obtienen granulos que se

secan. y después se trituran y tamizan, de manera que sélo se guardan respectivamente

los granulos con un tamafio comprendido entre 150 y 2.000 micras.

Ejemplo GD2 : Grinulos dispersables

En un mezclador, se mezclan los constituyentes siguientes:

- materia activa 75%

- agente humectante (alquilnattaleno-sulfonato de sodio) 2%

- agente dispersante (polinaftaleno-sulfonato de sodio) 8%

- carga inerte insoluble en agua (caolin) : 15%

i
[

Esta mezela se granula en lecho fluidizado, en presencia de agua, y despuds se seca,,
tritura y tamiza de manera que se obticnen grinulos con un tamano comprendido entré
0,15 y 0,80 mm.

Estos grinulos pueden utilizarse a solas, en solucién o dispersion en agua de
manera que se obtenga la dosis deseada. También se pueden utilizar para preparaf
asoclaciones con otras materias activas, especialmente fungicidas, estando esto:s
altimos en forma de polvos humectables, o de granulos o suspensiones acuosas. 1

Los compuestos de la invencion también se pueden mezclar con uno o \-'ario,!s
insecticidas.  fungicidas, bactericidas, acaricidas, artropodicidas, nematocida#,
atrayentes o feromonas u otros compuestos con actividad bioldgica. Las mezclas asi
obtenidas tienen actividad de amplio espectro. Las mezclas con otros fungicidas sdn
particularmente ventajosas, por ejemplo las mezclas con fungicidas de la familia de lé)s
triazoles, derivados de la estrobilurina. etc. Los compuestos de la presente invencidn
se pueden utilizar ventajosamente en asociacion con azoxiestrobina, kresoxim-metilg,
discoestrobina, carbendazim, tiram, dietofencarb, dodina, manebo, mzmcozeb:o,
diflumetorim, etirimol. benomil, cimoxanil, fenpropidina. fenpropimorf, triadimefon,
captano, captafol, folpel, tiofanato, tiabendazol, acido fosférico y sus derivados cox%mo
fosetil-Al, clorotalonil, composiciones fungicidas a base de cobre, dicloran,

!
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metalaxil. iprodiona, fenamidona, oxadixil. vinclozolina, tebuconazol, bromuconazol.
triticonazol, difenconazol, diniconazol, metconazol, penconazol, propiconazol.
procloraz. fenmarimol, triadimenol, furalaxil, derivados de cobre como hidroxido ¥
oxicloruro, probenazol. epoxiconazol. famoxadona, picoxiestrobina, fludioxonil.
pirimetanil,  mepanipirim,  ciprodinil,  quinoxifen,  ferimzona,  fluazinam,
tritfloxiestrobina, dimetomort, benalaxil, blasticidin-S, fluquinconazol, triciclazol,
fluzilazol. derivados de valinamida, como por ejemplo iprovalicarb, flutolanil.
guazatina. hexaconazol, himexazol, isoprotiolano, cazugamicina, pencicuron, ftalida.

piroquilon, tetraconazol. tifluzamida y carboxina.

Las composiciones segun la invencidn son igualmente atiles para tratar las -

semillas, por ejemplo de cereales (trigo, centeno, variedades trigales y cebada

especialmente), patata. algodon, guisantes, colza, maiz, lino o también semillas de .
arboles torestales (especialmente resinosos). Se entenderd a este respecto que en el

argot del experto en la materia, el érmino tratamiento de semillas se refiere cnf

realidad al tratamiento de los granos. Las técnicas de aplicacion son bien conocidas
por el experto en la materia y se pueden utilizar sin inconveniente dentro del alcance
de la presente invencion. Se podrd citar por ejemplo la aplicacién de peliculas o de
revestimientos.
Se ha descubierto de manera totalmente sorprendente que los compuestos de
formula (I) segun la invencion son compuestos fungicidas activos sobre una gama muﬁ’
amplia de hongos fitopatdégenos de los cultivos. Esta actividad se revela duranléé
tratamientos preventivos, pero también durante tratamientos curativos. Ademds, estd
actividad se manifiesta muy interesante incluso al emplear dosis bajas de compuestds
de formula (I). i
De manera totalmente sorprendente para compuestos que poseen tal activida_’d
(amplio espectro de accion y bajas dosis empleadas), estos compuestos de férmula (fI)
son muy débilmente fitotdxicos o no lo son en absoluto. Es decir poseen uxfm
selectividad muy buena frente a las plantas tratadas. ’
Por altimo, los compuestos de féormula (I) tienen un comportamiento muy
favorable en relacion con el medio ambiente en el sentido de que son muy débilmente
ecotdxicos o no lo son en absoluto.

’ . .. . . . . . . !
Asi, la invencion tiene por objeto adicional un procedimiento de lucha, a

titulo curativo o preventivo, contra los hongos fitopatdgenos de los cultivos.
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caracterizado porque las semillas, las hojas o los troncos de las plantas o el suelo

donde brotan o son susceptibles de brotar estas plantas, se tratan por aplicacion, .

pulverizacion o inyeccidon de una cantidad eficaz (agronomicamente eficaz) y no
fitotdxica de una materia activa de férmulas (I) o una de sus sales aceptables en:
agricultura o un complejo metilico o metaloide de este compuesto igualmente
aceptable en agricultura, con preferencia en forma de una composicion fungicida’
segun la invencion. |
Por "cantidad eficaz y no fitotdxica", se entiende una cantidad de
composicion segln la invencidn suficiente para permitir la represion o la destruccion
de los hongos presentes o susceptibles de aparecer en los cultivos, y que no entraﬁan;
para los cultivos mencionados ningin sintoma notable de fitotoxicidad. Tal cantidad es
susceptible de variar dentro de amplios limites dependiendo del hongo que haya dc:
combatir, el tipo de cultivo, las condiciones climdticas v los compuestos comprendidos
en la composicion fungicida segun la invencion. Esta cantidad puede ser determinada
por ensayos sistematicos en campo, a la disposicion del experto en la materia. |
La dosis de composicidn aplicada es, por lo general, de manera ventajosa tal
que la dosis de materia activa est¢ comprendida entre 2 y 200 g de materia activa por
100 kg de semillas, con preferencia entre 3 y 150 g por 100 kg en el caso de los
tratamientos de semillas. %
En el caso de los tratamientos de plantas, generalmente se aplican dosis dL
10 a 800 g/ha, con preferencia 50 a 300 g/ha en tratamiento foliar. Se entenderd que
estas dosis se dan a titulo puramente ilustrativo para las necesidades de la presente
invencion. f
Asi. el experto en la materia podra evaluar por si mismo las dosis precisas de
materias activas que hay que aplicar, seglin la naturaleza y el grado de desarrollo de
los cultivos, segdn la naturaleza de las enfermedades que hay que erradicar y ,Isu
estado de infestacion, asi como de las condiciones edaficas y climdticas presentes en ‘el
terreno en el momento o antes o después del o de los tratamientos. |
[gualmente, el nimero y la frecuencia de los tratamientos podrd variar en
funcion de los mismos criterios sefialados anteriormente. Asi, el experto en la matefia
Juzgard oportuno efectuar uno o varios tratamientos de manera preventiva, es dcjcir

antes de la aparicion de las enfermedades, asociados o no asociados con uno o varios

tratamientos curativos. destinados a erradicar las enfermedades que ya han aparecido.
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La invencién se refiere por ultimo a un método de proteccion a tiwlo

preventivo o curativo de los productos de multiplicacién de las plantas, asi como de '

las plantas resultantes, contra las enfermedades fungicas. caracterizado porque dichos
productos se recubren con una dosis eficaz y no fitotdxica de una composicion segun
la invencidn.

Entre los productos de las multiplicaciones de las plantas referidos. se

pueden citar especialmente las semillas o granos, v los tubérculos.

Como se ha indicado aqui anteriormente, las modalidades de recubrimiento

de los productos de multiplicacton de las plantas, espectalmente de las semillas, son

bien conocidas en la técnica y se recurre en particular a las técnicas de aplicacion de.

pelicula o revestimiento.

Los productos y las composiciones segin la invencion se pueden aplicar’

también en aplicacion foliar a los cultivos vegetales.

Eatre las plantas consideradas por el método segin la invencion se pueden

citar a titulo de ejemplos no limitativos:

- el trigo, en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedades
de las semillas: las fusariosis (Microdochium nivale y Fusarium roseum), 10s tizones
(Tilletia caries. Tilletia controversa o Tilletia indica), la septoriosis (Septoria
nodorumy, |

- el trigo. en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedades
de las partes acreas de las plantas: cercosporelosis (Pseudocercosporella
herpotrichoides), pietin (Gaeumannomyces graminis), fusariosis del pie (F. culmorum;
F. graminearum), fusariosis de las espigas (F. culmorum. F.graminearun.
Microdochium  nivale). helmintosporiosis (Pvrenophora tritici-repentis)  viruela
(Rhizocronia cerealis), oidio (Ervsiphe graminis forma specie tritici). rollas (Puccmi;z
stritformis'y Puccinia recondita) y septoriosis (Septoria tritici y Septoria nodorum). [

- trigo y cebada, en lo que concierne a la lucha contra las enfermedades
bacterianas y virales, por ejemplo clorosis nanisante de la cebadas. }

- cebada, en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedadés
de las semillas: helmintospsoriosis (Pvrenophora graminea, Pvrenophora teres f_\'

Cochliobolus sativus), carbon desnudo (Ustilago nuda) v fusariosis (Microdochium
I
_f
- cebada, en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedades

nivale v Fusarium roseum),

I

26t
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de las plantas aéreas de las plantas: cercosporelosis (Pseudocercosporella
herpotrichoides), helmintosporiosis (Pvrenophora teres 'y Cochliobolus sativus), oidio |
(Erysiphe graminis forma specie hordei), rolla enana (Puccinia hordet) v
rincosporiosis (Rhiynchosporium secalis); |
- patata, en lo que concierne a la lucha contra las enfermedades de los;
tubérculos, (especialmente Helminthosporium solani, Phoma tuberosa, Rhizoctonia!
solani, Fusarium solani) ), mildiu (Phytopthora infestans) y ciertas virosis (virus Y): |
- patata, en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedades de
las hojas: alternariosis (Alternaria solani), mildiu (Phytophthora infestans); |

- algodon, en lo que concierne a la lucha contra las siguientes enfermedades

'
H

de las plantas jovenes obtenidas a partir de semillas: enfermedades de los semilleros v
necrosis del cuello (Rhizoctonia solani, Fusarium oxysporum), la podredumbre negra
de las raices (Thielaviopsis basicola); |

- cultivos proteaginosos, por ejemplo ¢l guisante, en lo que concierne a la
lucha contra las siguientes enfermedades de las semillas: antracnosis (Ascochyta pisi.
Mycosphaerella pinodes), tusariosis (Fusarium oxysporum), podredumbre gris!
(Botrytis cinerea), mildiu (Peronospora pisi),

- cultivos oleaginosos, por ejemplo colza, en lo que concierne a la luc:haf
contra las siguientes enfermedades de las semillas: Phoma lingam, Alternaria
brassicae, Sclerotinia sclerotiorum: |

- maiz, en lo que concierne a la lucha contra las enfermedades de lag
semillas: (Rhizopus sp., Penicillium sp., Trichoderma sp., Aspergillus sp.
Gibberella fujikuroi); f
- lino, en lo que concierne a la fucha contra la enfermedad de las semillas:
Alternaria linicola; f

- arboles forestales, en lo que concierne a la lucha contra las enfermedades
de los semilleros (Fusarium oxysporum, Rhizoctonia solanti). I

- cultivos de leguminosas, en lo que concierne a la lucha contra las siguicmc?
enfermedades de las semillas o de las plantas jovenes obtenidas a partir de semillas:
enfermedad de los semilleros y necrosis del cuello (Fusarium oxysporum, Fu.s'arimﬂ;z
roseum, Rhizoctonia solani, Pythium sp). |

- cultivos de leguminosas, en lo que concierne a la lucha contra las siguiemcfs

enfermedades de las partes aéreas: la podredumbre gris (Borntis sp.), oidip
|

263
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(especialmente Erysiphe cichoracearum, Sphaerotheca fuliginea, Leveillula taurica), é
fusariosis (Fusarium oxysporum, Fusarium roseum), cladosporiosis (Cladosporium
sp.), alternariosis (Alrernaria sp.), antracnosis (Colletotrichum sp:). septoriosis |
(Septoria sp.), viruela (Rhizoctonia solani), mildiu (por ejemplo Bremia lactucae,
Perosonospora sp., Pseudoperonospora sp, Phytophthora sp).

- arboles frutales, en lo que concierne a enfermedades de las partes aéreas:
moniliosts (Monilia fructigena), rofa (Venturia inaequalis). oidio (Sphaerotheca
fructigena).

- vid, en lo que concierne a las enfermedades de las hojas: especialmente la
podredumbre gris (Botrytis cinerea), oidio (Uncinula necator), rona negra
(Guignardia biwelliy, mildiu (Plasmopara vitivola)

- remolacha. en lo que concierne a las siguicntes enfermedades de las partes

aéreas: cercosporiosis (Cercospora beticola), oidio (Ervsiphe beticola). ramulariosis

(Ramularia beticola).

El trigo y la cebada son los vegetales preferidos para poner en prictica el

método segun la invencion.

La presente invencidn se refiere igualmente al tratamiento de plantas
genéticamente modificadas con los compuestos segiin la invencion o las composiciones .
agroquimicas segun la invencién. Las plantas genéticamente modificadas son plantas v};
en cuyo genoma se ha integrado de manera estable un gen heterdlogo que codifica una
proteina de interés. |

Por gen heterdlogo que codifica una proteina de interés. se entiende'

esencialmente segln la invencion los genes que confieren nuevas propiedades |

agronomicas a la planta transformada, o los genes que mejoran la calidad agrondmica
!

'

de la planta transformada. _

Entre los genes que confieren nuevas propiedades agrondmicas a las plantas"
transformadas, se pueden citar los genes que confieren tolerancia a ciertos herbicidas, |
los que confieren resistencia a ciertos insectos, los que confieren tolerancia a cierms?
enfermedades, etc. Tales genes estan descritos especialmente en las Solicitudes de
Patente WO 91/02071 y WO 95/06128.

Entre los genes que confieren tolerancia a ciertos herbicidas. se pueden citar,

|

el gen Bar que confiere tolerancia a bialafos, el gen que codifica una EPSPS‘:

apropiada que confiere resistencia a herbicidas que tienen EPSPS como blanco, como

i
i
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el glifosato v sus sales (documentos US 4.535.060, US 4.769.061, US 5.094.945, US" ;/Q
4.940.835, US 5.188.642. US 4.971.908. US 5.145.783. US 5.310.667, US!
5.312.910, US 5.627.061, US 5.633.435, FR 2 736 926). el gen que codifica’
glifosato-6xido-reductasa (US 5.463.175), o también un gen que codifica una HPPD|
que confiere tolerancia a los herbicidas que tiene por blanco HPPD como los:
isoxazoles, especialmente isoxafutol (documentos FR 95 06800, FR 95 1(3570),;
dicetonitrilos (documentos EP 496 630, EP 496 631) o tricetonas, especialmente.
sulcotriona (documentos EP 625 505, EP 625 508, US 5.506.195). Tales genes que,
codifican una HPPD que confiere tolerancia a los herbicidas que tienen por blanco,
HPPD estan descritos en la Solicitud de Patente WO 96/38567. |
En el caso de los genes que codifican EPSPS o HPPD, y mis

particularmente para los genes mencionados anteriormente, la secuencia que codifica
estas enzimas estd precedida ventajosamente por una secuencia que codifica un péptido
de transito, en particular el péptido de transito llamado péptido de trinsito optimizado,‘
descrito en los documentos US 5.510.471 0 US 5.633.448. |
Entre los genes que conficren nuevas propicdades de resistencia a log
insectos, se citardn mds particularmente los genes que codifican proteinas Bi
ampliamente descritas en la bibliografia y bien conocidas por los expertos en la
materia. También se citardn los genes que codifican proteinas extraidas de bacterias
como Phororabdus (documentos WO 97/17432 y WO 98/08932). i

Entre los genes que confieren nuevas propiedades de resistencia a

enfermedades se citarin especialmente los genes que codifican quitinasas, glucanasas,
oxalato-oxidasa, estando todas estas proteinas v sus secuencias codificantes

ampliamente descritas en la bibliografia, o también los genes que codifican péptidos

antibacterianos y/o antifingicos, en particular péptidos de menos de 100 aminoacidos
|
ricos en cisteinas, como las tioninas o defensinas de las plantas. y mds particularmente

los péptidos liticos de cualquier origen que comprenden uno o varios puentes disulfuro

entre las cisteinas v regiones que comprenden aminodcidos basicos, especialmente lc?s
péptidos  liticos  siguientes: androctonina  (documentos WO  97/30082 y
PCT/FR98/01814, presentado el 18 de Agosto de 1998) o drosomicina (documenio
PCT/FR98/01462, presentado el 8 de Julio de 1998). Igualmente se citaran los genés

que codifican pépuidos incitadores fungicos. en particular las elicitinas (Kamoun y

col.. 1993; Panabicres y col., 1995). |

i
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Entre los genes que modifican la constitucion de las plantas modificadas. se
pueden citar en particular los genes que modifican el contenido y la calidad de ciertos
dcidos grasos esenciales (documento EP 666 918) o también el contenido y la calidad

de proteinas, en particular en las hojas y/o los granos de dichas plantas. Se citardn en

particular los genes que codifican proteinas enriquecidas en aminodcidos sulfurados
(Korit, A.A. y col., Eur. J. Biochem. (1991) 195, 329-334; documentos WO
98/20133; WO 97/41239: WO 95/31554; WO 94/20828; WO 92/14822).

La presente invencion se refiere muy particularmente al tratamiento de las
plantas genéticamente modificadas que comprenden un gen heterdlogo que confiere a
la planta propiedades de resistencia a las enfermedades. De manera preferente, el gen
heterdlogo confiere a la planta genéticamente modificada un espectro de actividad
complementario del espectro de actividad de los compuestos scgun la invencidn.

Por espectro complementario, se entiende, segun la invencion, un espectro
de actividad para el gen heterdlogo distinto del espectro de actividad de  los,
compuestos segun la invencion, o un espectro de actividad reterido a agentes
infecciosos idénticos, pero que permite una represion idéntica o mejorada con menores
dosis de aplicacion de los compuestos segin la invencién.

La Tabla siguiente ilustra de manera no limitativa los ejemplos de!
compuestos fungicidas segin la invencién (los diferentes compuestos han sido
analizados por espectrometria de masas; la columna « Masa observada » facilita lal
masa +1 o la masa -1 del pico molecular observado):

(Masse théorique = Masa teorica / Masse observée = Masa observada)
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l

Los modos operatorios presentes mencionados a continuacion iiustran los
procedimientos de preparacidn de algunos de estos compuestos. ,

Esta claro que los procedimientos que siguen son directamente tra',nsponibles
a la sintesis del conjunto de compuestos de la presente invencion. '
Para acceder a los compuestos de la invencion. se pueden poner ¢n practica

otras muchas vias de sintesis, facilmente accesibles para los expertos en la m"ateria,

)

Ejemplo 1 : Preparacion del compuesto n° 11 i
Preparacién  de 3-(metoximetil)-1-[8-(triﬂuor0metil)-4-quinolil]-1H—jbirazol—-'t-
carboxilato de metilo. |

!

Etapa I : i
Se disuelven 50g de 4-metoxi-3-oxobutanoato de metilo en 500 ml (ie tolueno
"y después se anaden 77,3 g de dimetilacetal de N,N-dimetilformamida, y la @nezcla se

calienta a 90EC durante 5 horas mientras se destila por medio de un apardto Dean-
Stark el metanol que se forma. A continuacién se evapora el medio de rd{acci(’)n a
vacio y se utiliza el 3-(dimetilamino)-2-(2-metoxiacetil)-2-propenoato de metilo bruto
obtenido tal cual en la siguiente etapa. |
!
Etapa2 : '
Se disuelven 40 g de 3-(dimetilamino)-2-(2-metoxiacetil)-2-propenoato de
metilo en 100 ml de 4cido acético y se afiaden poco a poco 9.6 ml de hidr]_azina‘ A
continuacion se calienta durante 3 horas a 90EC. Se deja alcanzar la texﬂ‘iperatura
ambiente, se afade 1 | de agua y el 4cido acético se neutraliza vertiendo suavemente
bicarbonato de potasio hasta que cesa el desprendimiento de gas. A continuacién se
extrae con acetato de etilo, la fase orgdnica se lava con agua. A continuacién se seca
sobre sulfato de magnesio y se evapora para obtener 28,7 g de 5-(metoximetil)-1H-
pirazol-4-carboxilato de metilo en forma de un sélido marrén que se utiliza tall cual en
la siguiente etapa. ]
Etapa 3 : ’
Se disuelven 5,7 g de 5-(metoximetil)-1H-pirazol-4-carboxilato de méttilo en
|
|
|
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1

60 ml de dimetilfformamida y se anaden 17 ml de una solucién 2 M de L-terc-butil-
2,2,4,4 4-pentaquis-(dimetilamino)-28°,48°-catenadi(fosfazeno)en tetrahidrofurano. Lja
solucion se agita durante 10 minutos y después y después se le anaden 7,74g de Alt
cloro-8-trifluorometilquinoleina y se calienta durante 4 horas a 70EC. A continuacidn
se deja que la mezcla de reaccion alcance la temperatura ambiente, se extrae can
acetato de etilo, la fase organica se lava con una solucion saturada de cloruro de litio! y
después con agua. La fase orgdnica se seca sobre sulfato de magnesio, se evapora y :el
producto bruto obtenido se purifica por cromatografia instantanea con, sucesivamenti}:,
15 y después 30 y después 40% de acetato de etilo en heptano para obtener 8 ¢ de ij
solido beige. Este producto se puede recristalizar en diisopropil-éter para obtener ;5-
(metoximetil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolil]-1H-pirazol-4-carboxilato de metilo J:n

Ly, ,
forma de un sélido blanco. ;

!
P.f. = 138EC (se designa por esta expresion el punto de fusién)

!
Ejemplo 2 : Preparacion del compuesto n° 6 f

Preparacion de 1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1H-pirazol-4-carboxilato ;ie
metilo |
Se disuelven 15 g de 3-(dimetilamino)-2-(2-metoxiacetil)-2-propenoato ﬂe
metilo en 100 ml de dcido acético y se anaden 14,4¢g de 7—clor0-4—hidrazinoquinolefnzl
y se calienta a 90EC. Al cabo de una hora, se deja alcanzar la temperatura ambiemé y
se anaden 100 ml més de dcido acético. Se calienta también durante 3 horas a 9OEC§? y
después se deja alcanzar la temperatura ambiente, la mezcla se vierte en 1 | de agu"a y

. . . - .
después se filtra el precipitado marrén que se forma. Se afade heptano al precipitado,

|

i

se evaporan los disolventes y se obtienen 15,7 g de un sélido beige.
P.f. = 123EC.

Ejemplo 3 : Preparacion del compuesto n°® 61 :
Preparacion  de 1-(7-cloro-4-quinolil)-N,N-dietil-S-(metoximetil)-1H-pirazoll-4-
carboxamida : |

A una suspensidn de 6,6 ml de N,N-dietilamina en 70 ml de 1,2—dicloroeti1no
se afaden suavemente 425 ml de una solucién 2 M de trimetilaluminio en hexan:o a
OEC y después se agita a temperatura ambiente durante 20 minutos. A continuacion se

afaden 7 g de 1-(7-c10r0-4-quinoli])-5—(metoximetil)-1H—pirazol—4—carboxilatofde

i
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metilo y se calienta la mezcla de reaccion a 75EC durante 20 horas. La mezcla se
enfria a OEC y se hidroliza suavemente con una solucién de dcido clorhidrico | M

hasta que cesa el desprendimiento de gas y se extrae con diclorometano. Después de
secar y evaporar la fase orgdnica, se obtienen 6,84 ¢ de un aceite pardo que $e

purifica por cromatografia instantinea eluyendo con acetato de etilo/heptano 70/30y
;

después con acetato de etilo al 100% para obtener 3,1 g de un sdlido castafio. .

P.f. = 114EC. ’
|

Ejemplos de actividades bioldgicas de los compuestos de la invencion '

i

Ejemplo A : Ensayo in vivo sobre Septoria nodorum (septoriosis del trigo): J
Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracion, de la matetfia

activa ensayada por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: f

) agua, ;
) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sorbiuifn)

diluido a 10% en agua: 5 ml/mg de materia activa, {
l

) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%.
A continuacién, esta suspension acuosa se diluye con agua de manera que|se

obtiene fa concentracion deseada de materia activa. ;
Plantas de trigo (variedad Scipion) en semilleros, sembradas sobre jUn

substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC, se tratan en la fase;de

1 hoja (10 cm de altura) por pulverizacién de la suspension acuosa descrita
J
anteriormente.

Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucién acuosa que fno
contiene la materia activa. !
;

Después de 24 horas, las plantas se contaminan por pulverizacién de l;ina

suspension acuosa de esporas (500.000 esporas por cm’) de Septoria nodorum. I;_as
esporas se recogen de un cultivo de siete dias de vida. 1

Las plantas de trigo contaminadas se ponen en incubacion durante 72 horas a

18EC aproximadamente, en atmdsfera himeda, y después durante 14 dias a una
|

humedad relativa de 90%. i

La puntuacién se efectia 15 a 20 dias después de la contaminacic’)n,fen
comparacion con las plantas testigo. ’
|

)
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En estas condiciones, se observa. a la dosis de 500 g/ha, una prote¢cién
buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 11, 135,
136, 287 y 387. *
Ejemplo B : Ensayo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. tritici (oidio del trigd):

Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracién, de materia
activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: '
) agua, y
) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sorbftén)
diluido a 10% en agua: 5 ml/mg de materia activa, l
) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%. '

A continuacidn, esta suspension acuosa se diluye con agua de manera qué se
obtiene la concentracién deseada de materia activa. ]
Plantas de trigo (variedad Audace) en semilleros. sembradas sobre ' un

. : -
substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 v cultivadas a 12EC, se tratan en la fase de

1 hoja (10 cm de altura) por pulverizacion de la suspensién acuosa descrita

anteriormente.

1
Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucidn acuosa que no
i
_ \
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo de esporas:de

contiene la materia activa.

]
Erisyphe graminis f. sp. tritici, efectuindose el espolvoreo con ayuda de plan‘tas

enfermas. ,
|
La puntuacién se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacioén, en

. . \
comparacion con las plantas testigo. 1

!
En estas condiciones, se observa. a la dosis de 500 g/ha, una proteccidn

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 6, 11, 6;1,

67, 136, 163, 170, 215, 217 y 430. ']
Ejemplo C : Ensayo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. hordei (oidio de la
cebada): ‘
Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracidn, de mater%a
activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: 1

) agua,

) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sorbitzin;)

!

73
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diluido a 10% en agua: 5 ml/mg de materia activa, ‘
. . . !
) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%. ;

A continuacién, esta suspension acuosa se diluye con agua de manera que se
t
|
Plantas de cebada (variedad Express) en semilleros, sembradas sobre; un

obtiene la concentracion deseada de materia activa.

substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC, se tratan en la fasie de
1 hoja (10 cm de altura) por pulverizacion de la suspension acuosa desf:rita

anteriormente. _i

Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucién acuosa qué no
|

contiene la materia activa. ;
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo de esporas de

Erisyphe graminis f. sp. hordei, efectuindose el espolvoreo con ayuda de plcjlntas

enfermas. {

La puntuacion se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacidn, en

comparacion con las plantas testigo.

l

En estas condiciones, se observa, a la dosis de 500 g/ha, una proteccién
buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 11, 41,

61, 67, 91, 119, 163, 170, 215, 217, 306, 310 y 430. '

Ejemplo D : Ensayo in vivo sobre Puccinia recondita (rolla parda del trigo): :

Se obtiene una suspensién acuosa, de 2 g/l de concentracién, de la materia

activa ensayada por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: ,
|

) agua, .’

) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sorbitén)

diluido a 10% en agua: 5 ml/mg de materia activa, :
) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%. |
A continuacion, esta suspension acuosa se diluve con agua de manera que se
obtiene la concentracion deseada de materia activa. ‘
Plantas de trigo (variedad Scipion) en semilleros, sembradas sob‘fre un
substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC, se tratan en la fase de

1 hoja (10 cm de altura) por pulverizaciéon de la suspension acuosa descrita

{

anteriormente.

Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucién acuosa gue no
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contiene la materia activa. ?
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por pulverizacion de una
suspension acuosa de esporas (100.000 esporas por cm’) de Puccinia recondita{ Las

esporas se recogen de plantas enfermas. |
: . : . 1
Las plantas de trigo contaminadas se ponen en incubacion durante 24 horas a

18EC aproximadamente, en atmosfera himeda, y después durante 7 a 14 dias a una

|

humedad relativa de 60%. i

La puntuacion se efectia 8 a 15 dias después de la contaminacion, en

comparacion con las plantas testigo.
En estas condiciones, se observa, a la dosis de 500 g/ha, una proteccion

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 11, 88,

119, 136 y 155. ,

)

1

Ejemplo E : Ensayo in vivo sobre Pyrenophora teres (helmintosporiasis'de la

cebada): |

, . . ) :
Se obtiene una suspensidon acuosa, de 2 g/l de concentracion, de materia

. i, - . o :
activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: g
!

) agua, !
) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sérbitén)

diluido a 10% en agua: 5 ml/mg de materia activa, g
: . ' l
) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%. i
A continuacion, esta suspension acuosa se diluye con agua de manerzli que se

obtiene la concentracion deseada de materia activa. i

Plantas de cebada (variedad Express) en semilleros, sembradas sg")bre un

substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC, se tratan en 1a fase de
. !

1 hoja (10 cm de altura) por pulverizacién de la suspensidn acuosa |descrita
. i

anteriormente. .

i

Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucion acuosa que no

|
!

contiene la materia activa. !
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por pulverizacién de una
!

suspension acuosa de esporas (10.000 esporas por cm’) de Pvrenophora teres. Las

!
i

esporas se recogen de un cultivo de 10 dias de vida.

Las plantas de cebada contaminadas se ponen en incubacién durante'24 horas

l

DR
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a 18EC aproximadamente, en atmdsfera humeda, y después durante 7 a 14 dias a;una

humedad relativa de 80%. ;

La puntuacién se efectia § a 14 dias después de la contaminacion, en
comparacion con las planias testigo. ‘

En estas condiciones, se observa, a la dosis de 500 g/ha, una protec)icién
buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 11. 41,

61, 119, 136, 155, 163, 170 y 430. *

Ejemplo F : Ensayo curativo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. tritici (oidiéo del
trigo): :
Plantas de trigo (variedad Audace) en semilleros, sembradas sobfe un
substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadaé a 12EC, se contaminanf en la
fase de 1 hoja (10 cm de altura) por espolvoreo de esporas de Erisyphe graminis; f. sp.

tritici, efectuindose el espolvoreo con la ayuda de plantas enfermas. j

Se obtiene una suspensién acuosa, de 2 g/l de concentracion, de n‘mteria

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: !

) agua, ;

) agente tensioactivo Tween 80 (oleato de derivado de polioxietileno de sorbitdn)
l

diluido a 10% en agua: S ml/mg de materia activa, ;
|
. . )
Esta suspension acuosa se diluye a continuacién con agua de manera;que se
i
i
Plantas de trigo (variedad Audace) contaminadas se tratan 48, 72 y 96 horas

) arcilla: vehiculo inerte c.s.p. 100%.
obtiene la concentracidén deseada de materia activa.

después de la contaminacién por pulverizacién de la suspension acuosa descrita aqui
i

anteriormente. f

1

Plantas utilizadas como testigos se tratan con una solucion acuosafque no
contiene la materia activa. |
La puntuacion se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacion, en

comparacion con las plantas testigo. i

I

En estas condiciones, se observa, a la dosis de 500 g¢/ha, una proteccion

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en el Ejemplo 67.

Ejemplo G : Ensayo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. tritici (oidio del trigo):
!
i
|

!

)
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Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracion, de materia

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: ,
i
I

) agua,

) mezcla especifica a base de Soprofor BS4, ciclohexanona, N-metil-pirrolidona y N-
|
|
Esta suspension acuosa se diluye a continuacion con agua de manera que se

1

obtiene la concentracion deseada de materia activa. ;
Plantas de trigo (variedad Audace) en semilleros, sembradas sobr(é un

substrato de tierra de turba-puzolana50/50 y cultivadas a 12EC se tratan en la fafse de
]

1 hoja (10 cm de altra) por pulverizacion de la suspension acuosa descrital aqui

i

anteriormente. :

Plantas utilizadas como testigo s¢ tratan con una solucion acuosa qye no

contiene la materia activa.
. |
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo de esporas de

Erisyphe graminis f. sp. tritici, efectuandose el espolvoreo con ayuda de plantas
|

enfermas. i

La puntuacion se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacion, en
|
|
En estas condiciones, se observa, a la dosis de 250 g/ha, una proteccion

comparacion con las plantas testigo.

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 3:1, 34,
41, 43, 53, 78, 93, 94, 101 y 738. {
|
Ejemplo H : Ensayo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. hordei (on’dié de la
cebada): ’

Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracion, de "!materia
activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: f

) agua, |
!

) mezcla especifica a base de Soprofor BS4, ciclohexanona, N-metil-pirrolidona y N-
octil-pirrolidona a razén de 100 :1 por 10 mg de materia activa. :

Esta suspension acuosa se diluye a continuacidon con agua de mancrfi que se
obtiene la concentracion deseada de materia activa. '

Plantas de cebada (variedad Express) en semilleros. sembradas s}obre un

substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC se tratan en la fase de
|
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1 hoja (10 cm de alwra) por pulverizacion de la suspensién acuosa descrita aqui

anteriormente.

i

Plantas utilizadas como testigo se tratan con una solucién acuosa que.no

H
contiene materia activa. '

Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo de esporag de
Erisyphe graminis f. sp. hordei. efectuandose el espolvoreo con ayuda de plablas

enfermas.

La puntuacion se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacion, en

i

comparacion con las plantas testigo. j

\

En estas condiciones, se observa, a la dosis de 250 g/ha, una protecfcio’n
buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 31,}3 34,

41, 43, 53, 78, 93, 94, 101 y 738. '

Ejemplo I : Ensayo curativo in vivo sobre Erisyphe graminis f. sp. tritici (oidio del

trigo): :
Plantas de trigo (variedad Audace) en semilleros, sembradas sobre un

substrato de tierra de turba-puzolana 50/50 y cultivadas a 12EC se tratan en la fai‘se de

1 hoja (10 cm de altura) por espolvoreo de esporas de Erisyphe graminis f. sp. tritici,
i
)
{ .
Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracion, de miateria
|

efectuandose el espolvoreo con ayuda de plantas enfermas.

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: |
|
) agua, |

) mezcla especifica a base de Soprofor BS4, ciclohexanona, N—me[il-pirrolidonlh y N-

octil-pirrolidona a razén de 100 :I por 10 mg de materia activa. ;

Esta suspension acuosa se diluye a continuacién con agua de manera Eque se
obtiene la concentracién deseada de materia activa. |

Plantas de trigo (variedad Audace) contaminadas se tratan 48 horas ciespués
de la contaminacion por pulverizacion de la suspensién acuosa descrita anteriorﬁqeme.

Plantas utilizadas como testigo se tratan con una solucion acuosa }que no
i
!
La puntuacién se efectia 7 a 14 dias después de la contaminacién, en
|
comparacion con las plantas testigo. ;

contiene la materia activa.

- : . | .
En estas condiciones, se observa. a la dosis de 250 g/ha. una proteccion
l

|
|
|

L,.:)(

1
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buena (al menos 50%) o total con el compuesto descrito en los Ejemplos 31, 34 y @7
i
Ejemplo J : Ensayo in vivo sobre Uncinula necator (oidio de la vid): !

Se obtiene una suspensién acuosa. de 2 g/l de concentracién, de materia
f

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: i
|
) agua, ,
) mezcla especifica a base de Soprofor BS4, ciclohexanona, N-metil-pirrolidona y N-
!
octil-pirrolidona a razén de 100 :1 por 10 mg de materia activa. '
|
Esta suspension acuosa se diluye a continuacidn con agua de manera que se

obtiene la concentracidon deseada de materia activa. |

Plantas de vid (variedad Chardoney) en semilleros se tratan en la fase dé 5-6

hojas (6 semanas después de la multiplicacion por estacas) por pulverizacién de la

i

suspension acuosa descrita aqui anteriormente.

Plantas utilizadas como testigo s¢ tratan con una solucidén acuosa que no
contiene materia activa. ;

1
Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo con esporas
de Uncinula necator, efectuindose el espolvoreo con ayuda de plantas enfermas. -

La puntuacién se efectia 30 dias después de la contaminacion, en

t
i

En estas condiciones, se observa. a la dosis de 250 g/ha. una proteccion

comparacion con las plantas testigo.

|

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 31, 34, 43
|
y 67. '.
i,

Ensayo in vivo sobre Sphaerotheca fuliginea (oidio Qe las
j

Se obtiene una suspension acuosa. de 2 g/l de concentracion, de materia

Ejemplo K

cucurbitaceas):

. . . _ |

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: ,'

|

) agua, ,
) mezcla especifica a base de Soprofor BS+4. ciclohexanona, N-metil-pirrolidog’m y N-

octil-pirrolidona a razén de 100 :1 por 10 mg de materia activa. !
i
Esta suspensién acuosa se diluye a continuacién con agua de manerd que se
|
obtiene la concentracion deseada de materia activa. i

Pepinos (variedad Marketer) en semilleros se tratan en la fase de :2 hojas
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j
!
)

I

desplegadas por pulverizacion de la suspension acuosa descrita aqui anteriormente.

Plantas utilizadas como testigo se tratan con una solucidn acuosa que'no
contiene materia activa. ,f
)

Después de 24 horas, las plantas se contaminan por espolvoreo con esp(‘bras

de Sphaerotheca fuliginea, efectuindose el espolvoreo con ayuda de plantas enfermas.
1

La puntuacion se efectia 3 semanas después de la contaminacién,; en
comparacién con las plantas testigo. 5
1

En estas condiciones, se observa, a la dosis de 250 g/ha, una proteccion
1

buena (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 31, 3-/}, 41

y 67.

|
i
I
i
i
1

Ejemplo L : Ensayo in vivo sobre Venturia inaequalis (rofia del manzano):

Se obtiene una suspension acuosa, de 2 g/l de concentracion, de m,hteria

!

activa de ensayo por molienda fina de la misma en la mezcla siguiente: :
) agua, ;
) mezcla especifica a base de Soprofor BS4, ciclohexanona, N-mctil-pirrolidona)’ y N-

octil-pirrolidona a razén de 100 :1 por 10 mg de materia activa. ,’

., . . . s 1
Esta suspension acuosa se diluye a continuacion con agua de manera que se

. .. . . )
obtiene la concentracion deseada de materia activa. ;
Manzanos (variedad Golden) en semilleros se tratan en la fase de 5-6_ hojas

(4 a 6 semanas después de la siembra) por pulverizacién de la suspension acuosa

. . . !
descrita aqui anteriormente. |
|

Plantas utilizadas como testigo se tratan con una solucién acuosa que no

. . . !
contiene materia activa. i

z . .. '
Después de 24 horas, las plantas se contaminan con una solucién acuosa de
' |

Venturia inaequalis (suspensién de 150.000 esporas/ml). |

. » ’, ” ” . ,Ill
La puntuacién se efectia 15 a 20 dias después de la contaminacion, en
i

'
i

comparacion con las plantas testigo.
i
En estas condiciones, se observa, a la dosis de 250 g/ha, una buena

. p - . - ‘
proteccion (al menos 50%) o total con los compuestos descritos en los Ejemplos 31,

34y 67.

?
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REIVINDICACIONES

1. Compuestos de formula general (I):

tn

i

en la cual; :

5 ! R{ y Ry son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxi, alqufil[io.

!

alquilsulfinilo,  alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alquenilo, alquinilo,
alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cicloalquilo. heterocijclilo,
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarqulo,
alquinilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alquenilcarboniloxi, alquinilcarbon?loxi,

20 alcoxicarbonilo, alcoxialquilcarbonilo, alqueniloxicarbonilo,

alquiniloxicarbonilo, cicloalquil-carbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloa:lqui]-
oxicarbonilo, cicloalquilalquiloxicarbonilo, heterociclil—oxicarbénilo,
heterociclilalcoxicarbonilo, tioalquiltiocarbonilo, alco.\'itiocarbfl)nilo,
tioalquilo, :

03 un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, el r?adical
hidroxi, el radical merc.:apto, el radical carboxi, el radical nitro, el rfadical

clano, el radical tiocianato, el radical azido, un radical NR4Rs. C(;—‘C;S)NR4

- Rs, C(=S)NR4Rs, un radical C(=NR,)R;, un dtomo de halégeno, el lfadical

sulfonilo, el radical sulfinilo, el radical sulfanilo, el radical fosforilo y el
20 radical fosfona, |

|
o bien, |
!
R, y R, pueden formar juntos un ciclo de 4 a 7 dtomos, que contiené 2 a 3

atomos de oxigeno y/o nitrégeno, opcionalmente sustituido con uno o' varios

r .
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’ ¢
radicales elegidos entre haldgeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi, amino y ”a)
NR.R;: _‘
! R; se elige entre hidrédgeno, un radical alquilo, alcoxi, alqu,;iltio,
alquilsulfinilo,  alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alquenilo, alquijnilo,

5 alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cicloalquilo. heterocitlilo,
cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloalquilalq‘uilo,
heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo, alquinilcarbcfmilo,
alquilcarboniloxi, alquenilcarboniloxi, alquinilcarboniloxi, alcoxicarb(i)nilo,
alqueniloxicarbonilo, alquiniloxicarbonilo, cicloalquil-oxicarbbnilo,

10 cicloalquilalquiloxicarbonilo, he[erocicliloxicarb%)nilo,

heterociclilalcoxicarbonilo, :
( ' un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, ,
el radical hidroxi, el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nil.tro, el
radical ciano, el radical tiocianato, el radical azido, un radical NR4R5,
5 C(=0O)NRR;, C(=S)NR,R, y un radical C(=NR)R;, ’
i
! R, y R;, idénticos o diferentes. se eligen entre hidrogeno, un radical a}lflquilo,
alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alqpenilo,

1
alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cianodlquilo,

20 alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, heterofciclilo,
)

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbonilo,

alquinilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alqueniloxicarbonilo,

alquiniloxicarbonilo, cicloalquiloxicarbonilo, cicloalquilalquiloxicarbonilo,
j

|

25 un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, arilﬁalquilo,

)

!

heterocicliloxicarbonilo, heterociclilalcoxicarbonilo,

heteroarilalquilo,

el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nitro, el radical ciano, el
radical tiocianato, el radical azido, un radical OR,, amino. alqu‘ilammo,

dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo v dialquilaminq‘lalquilo,

1
0 hidrazino, |
|

o bien,

i

R, et Ry pueden formar juntos un ciclo de 4 a 7 atomos, que contiefe de 2 a

3 dtomes de oxigeno y/o nitrégeno, opcionalmente sustituido coh uno o
]

i
J
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oyl

varios radicales elegidos entre halégeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi, amino

i

y NR;Rg; ;
|
! R representa hidrégeno, un radical alquilo, arilo, heteroarilo, arilalquilo,
5 heteroarilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterocidiililo,

1
»'
i

heterociclialquilo y alcoxicarbonilalquilo,

! R, y R,, iguales o diferentes, se eligen entre hidrégeno, un radical alquilo,
alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxisulfonilo, alquenilo, V

10 alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio, cianoal:‘quilo,

alcoxialquilo. alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, hetcrocficlilo,

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquenilcarbjonilo,

i
alquinilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alqueniloxicarbonilo,

. . - N . ! .
alquiniloxicarbonilo, cicloalquiloxicarbonilo, cicloalquilalquiloxicarbonilo,

5 heterocicliloxicarbonilo, heterociclilalcoxicarbonilo, ;

un radical arilo, heteroarilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, arilajlquilo,

i

heteroarilalquilo, :

el radical mercapto, el radical carboxi, el radical nitro, el radical ciano, el

radical tiocianato, el radical azido, un radical OR,, amino, alquilamino,

i
i
!

20 dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo dialquilaminoélquilo,
hidrazino, f

i

o bien, i

i
| R; y R, pueden formar juntos un ciclo de 4 a 7 dtomos, que contiene 2 a 3
[ atomos de oxigeno y/o nitrogeno, opcionalmente sustituido con uno © varios
: !

radicales elegidos entre halogeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi y amino;
!
|
!

! los radicales Y, Y,, Y;, Y,, Y; e Y, se eligen independientememe; unos de

[}

otros entre el dtomo de hidrégeno, un dtomo de haldégeno; el radical‘j hidroxi,
mercapto, nitro, tiocianato, azido, ciano o pentafluorosulfonilo, ufn radical
20 alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, alquiltio, haloalquiltio, alco,fdalquilo,
haloalcoxialquilo,  alquiltioalquilo,  haloalquiltioalquilo, ciar?oalquilo,
cianoalcoxi, cianoalquiltio, alquilsulfinilo, haloalquilsulfinilo, alquilsulfonilo,

haloalquilsulfonilo, alcoxisulfonilo,

|
:
|
|
|
i
!
I
i
|
|
i

i

|

i

)

I
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un grupo cicloalquilo, halocicloalquilo, alquenilo, alquinilo. alqueniloxi,
alquiniloxi, alqueniltio, alquiniltio,

un radical arilo o heteroarilo eventualmente sustituido.,

un radical amino, N-alquilamino, N.N-dialquilamino. acilan:iino,
aminoalquilo, N-alquilaminoalgquilo, N.N-dialquilaminoalquilo,
acilaminoalquilo, :

el radical carboxi. el radical carbamoilo, un radical N—alquilcarbanﬁoilo,
N,N-dialquilcarbamoilo, alcoxicarbonilo y un radical alquilcarbonilo, }

o0 bien ’
dos radicales adyacentes elegidos entre Y,. Y,, Y. Y,, Y ¢ Y, también
pueden formar, juntos y con los dos dtomos de carbono a los quefestén
unidos, un ciclo aromdtico de 6 miembros, 0

dos radicales adyacentes elegidos entre Y1, Y,, Y. Y,, Ys ¢ Y, también
pueden formar juntos un radical divalente metilen-di-oxi; ’
E

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo, heterocicloaﬁquilo,
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos con? uno o
varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre h:idroxi,
mercapto, NR,R;, ciano, nitro, alquilo, alcoxialquilo, arilo, hetet;oarilo,
halégeno, alcoxi, alquiltio, alquilcarbonilo. alquilcarboniloxi,
alquenilcarbonilo, alquenilcarboniloxi, alquinilcarbonilo, alquinilcarbéniloxi,
arilcarbonilo, arilcarboniloxi, heteroarilcarbonilo. heteroarilcarb&niloxi,
ariloxi, ariltio, heteroariloxi, heteroariltio, halégenéalcoxi,
perhaldgenoalcoxi,  cianoalquilcarboniloxi, cicloalquilo, heterc’f)ciclilo,
cicloalquilcarbonilo, cicloalquilcarboniloxi, heterociclilca]fbonilo,
heterociclilcarboniloxi, ariloxialquilcarbfoniloxi,
alquilcarbonilalquilcarboniloxi, alcoxicarbonilalquilcarb?oniloxi,

. . oo
heteroarilcarbonilcarboniloxi,
|
|
!
|
el conjunto de los radicales arilo v heteroarilo definidos aqui anteriormente

!
pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,
i

arilcarbonilcarboniloxi,

alcoxialcoxialquilcarboniloxi v alquiltioalquilcarboniloxi,

;'
!
|

i
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i
|
i
)
t
]
i

iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi, mercapto, oxo, ciano, nitro,

cianato, tiocianato, formilo. propilen-diilo, amino, alquilamino,
!

dialquilamino, pentafluorosulfonilo, arilo, heteroarilo, haldgeno. alqpilo,
haloalquilo, perhaloalquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxi. alquiltio, haloal[&':oxi,

perhaloalcoxi, alcoxialquilo. alquilcarbonilo. alcoxicarb(%nilo,

alquilcarboniloxi, alquenilcarbonilo, alquenilcarboniloxi, alquinilcarb(?nilo,

arilcarbonilo,  arilcarboniloxi.  heteroarilcarbonilo,

i

alquinilcarboniloxi,

heteroarilcarboniloxi,  ariloxi.  ariltio, heteroariloxi,  heteroariltio,

i
cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilcarbonilo y heterociclilcarbonilo,
!

i'

i
sus posibles isdmeros geométricos y/u Opticos, sus posibles formulas
}

tautdomeras, i

. {
asi como las sales, N-6xidos y complejos metdlicos y metaloides de los

compuestos de formula (I) como se acaban de definir, j
1

con la excepcidn de los compuestos siguientes: ;
! trans—(+/-)—6—[2-[1-(9-acridinil)-5-(4—f1uorofenil)-3—(1-mctiletil)-1H—pir§1201—4-
ilJetil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona; ,é
! trans-(+/—)—6-[2—[1—(9-acridini1)—5-(4—ﬂuor0fenil)-3—(1-mctiletil)-1H-pir§azol—4-
il]etenil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona; ’
! 3-metil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol: :
! 3-trifluorometil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol; :
! 3-fenil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol: :
! 3-(2-tienil)-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazot; ,‘
! los 1-(metil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles; ;
! los 1-(trifluorometil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles; :
! los 1-(fenil-quinolin-4-il)-3-metil-3-trifluorometilpirazoles; ,‘
! los 1-[(2-tienil)-quinolin-4-il}-3-metil-5-trifluorometilpirazoles; :
! endo-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-metil-N-(9-azabiciclo[3.3, 1]non—3—il)~51H—
pirazol-3-carboxamida;
! 5-amino-1-(7-cloro-4-quinolinil)- 1 H-pirazol-4-carbonitrilo;
! 4-acetil-1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-metil-1 H-pirazol,
! dcido 5-metil-1-(4-quinolinil)-1H-pirazol-4-carboxilico:

! dcido 5-ciclopropil-1-(4-quinolinil)-1 H-pirazol-4-carboxilico.
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2. Compuestos seglin la reivindicacion 1, que presentan una y/u:*' otra
R, y R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxial:éluilo.
alquiltioalquilo, hidroxialquilo, aminoalcoxialquilo, N-alquilaminoalcoxi-
alquilo, N,N-dialquilaminoalcoxialquilo, aminoalquiltioalquilo, N-z{ilquil-
aminoalquil-tioalquilo, N.N-dialquilaminoalquiltioalquilo, alqd}lenilo.
cicloalquilo,  cicloalquilcarbonilo,  heterociclilcarbonilo,  heterociclilo,
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alquilcarbo}hiloxi,

alquilcarboniloxialquilo, alquenilcarboniloxialquilo,

alquinilcarboniloxialquilo, alcoxicarbonilo, cicloalquilalcoxicarbonilo, :
un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo, ariloxialquilo,

heteroariloxialquilo,  arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo,  arilcarboniloxi-

i

alquilo, heteroarilcarboniloxialquilo, ;
el radical hidroxi, el radical carboxi, el radical nitro, el radical ci%mo, un
radical NR R, CH,NRR,, C(=0O)NR,R;, y un radical C(=NR,)R;, :

f
R, se elige entre hidrégeno, un radical alquilo, alcoxi, alcoxjalquilo,
alquiltio, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, heterociclilo, cicloalqui{,&alquilo,
heterociclil-alquilo, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonil}b,

el radical hidroxi, el radical mercapto, el radical carboxi, y urj\ radical

l
|
|
|

R, y Ry, iguales o diferentes, se escogen entre hidrogeno, un radica“l alquilo,
alcoxi, alcoxialquilo, alquiltio, alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alguiniloxi,
cianoalquilo, alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, hetf%'rociclilo,
cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarboni?o,

un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo, :

el radical mercapto, el radical ciano, un radical OR,, amino, alc‘_'juilamino,

dialquilamino, aminoalquilo, alquilaminoalquilo y dialquilaminoalquilo,
|

!
R, representa hidrégeno, un radical alquilo, arilo, heteroarilo, arilalquilo,
j
heteroarilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, heterociclilo,

heterociclialquilo y alcoxicarbonilalquilo,

=
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3V

!
)
los radicales Y,, Y,, Y;. Y,, Y; e Y, se eligen independientemente unos de
otros entre el 4tomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno, el radical hidroxi,
)
mercapto, nitro, ciano o pentafluorosulfonilo, un radical alquilo. haloalguilo,
a

alcoxi, haloalcoxi, alquiltio, haloalquiltio, alcoxialquilo, haloalcoxialq‘ililo,

cianoalquilo, cianoalcoxi. cianoalquiltio, l’

un radical alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi, nlquen"'iltio,
alquiniltio, |

un radical amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, aminoalquilof, N-
alquilaminoalquilo, N,N-dialquilaminoalquilo, f

el radical carboxi, alcoxicarbonilo y un radical alquilcarbonilo, :

ou bien :

dos radicales adyacentes elegidos entre Y,, Y,, Y5, Y,, Ys e Y, pueden
formar también juntos y con los dos dtomos de carbono a los quc,fcstén
unidos, un ciclo aromatico de 6 miembros. f
i

el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que posee?n una
cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo. heterocicloalhuilo,
alquenilo, alquinilo, eté.) pueden estar opcionalmente sustituidos con ?uno 0
varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre hihroxi,
mercapto, amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, ciano, nitro, Earilo,
heteroarilo, halégeno, alcoxi, alquiltio, ariloxi, ariltio, hetcroafriloxi,
heteroariltio, haldgenoalcoxi, perhaldgenoalcoxi, cianoalquil-carbog’ﬁloxi,
cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilcarbonilo, cicloalquilcarbo;!niloxi,
heterociclilcarbonilo,  heterociclilcarboniloxi, ariloxialquilcarbosniloxi,
alquilcarbonilalquilcarboniloxi, alcoxicarbonil-alquilcarbo}]iloxi,
arilcarbonilcarboniloxi, ‘ heteroarilcarbonil-carbopiloxi,
alcoxialcoxialquilcarboniloxi y alquiltioalquilcarboniloxi, :

|

el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anterio&rmente
pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o rac?icales,

iguales o diferentes, escogidos entre oxo, ciano, nitro. formilo, propilen-

diilo, amino, N-alquilamino, N,N-dialquilamino, arilo, heterjoarilo,

|
!
}
)
i
|
|
:
!
)
|
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t
)
!
)
i
[
i
J
l

halégeno, alquilo, haloalquilo, perhaloalquilo, alcoxi. alquiltio, haloal;toxi,

perhaloalcoxi, alcoxialquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, ariloxi.

cicloalquilo y heterociclilo, ;
!
!
. ’ . . l

sus posibles isdmeros geométricos y/u Opticos. sus posibles f{ormas

tautoémeras, :

asi como las sales, N-6xidos y complejos metdlicos y metaloides de estos
I
compuestos. !
1

3. Compuestos segin una de las reivindicaciones precedentes, que

presentan una y/u otra de las caracteristicas siguientes tomadas aisladamente o en
i

combinacion: ’.
! R, y R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alcoxialquilo.
1

alquiltioalquilo, hidroxialquilo, aminoalcoxialquilo. N-alquiiamimlﬁalcoxb
alquilo, N,N-dialquilaminoalcoxialquilo, aminoalquil—tioalquilo:, N-

alquilaminoalquil-tioalquilo, = N,N-dialquilaminoalquiltioalquilo, alquenilo,

{

cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, cicloalquil"alquilo,
heterociclilalquilo,  alquilcarbonilo,  alquilcarboniloxi, alquilcfarbonil-

oxialquilo, alcoxicarbonilo, cicloalquilalcoxicarbonilo, ,-

un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo, ariloxialquilo,

heteroariloxialquilo, arilcarbonilo, heteroarilcarbonilo, ;
el radical carboxi, un radical NRR;, CH,NR,R;, C(=O)NR/R;, y u}n radical

C(=NR,R;, :
!
I
! R; se elige entre hidrégeno, un radical alquilo. alcoxi, alco;\'ialquilo.

alquiltio, cicloalquilo, heterociclilo, cicloalquilalquilo, heterociciilalquilo,
n

alcoxicarbonilo,

:

el radical carboxi, y un radical NR R;, ;‘
|

;

! R, et Ry, iguales o diferentes, se eligen entre hidrégeno, un radical alquilo,

alcoxi, alcoxialquito, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilo, heterociclilo,

i

cicloalquilalquilo, heterociclilalquilo,

un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo, heteroarilalquilo,

y un radical OR,,

i
I
;
i
f
|
|
|
i
|
|
i
i
ﬁ
|
I
f
j
i
|
i

Y

Y
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R, representa hidrogeno, un radical arilo, heteroarilo, arilalquilo,
heteroarilalquilo,  cicloalquilo.  cicloalquilaiquilo. heterociclilo'f y

heterociclialquilo. :
j

los radicales Y,, Y,, Y3, Y,. Y; e Y se eligen independientemente unos de (
otros entre el dtomo de hidrdgeno, un dtomo de halégeno, el radical hidroxi,

un radical alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, alcoxialquilo y
1

haloalcoxialquilo, i
i

|
el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una
t
cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo, heterocicloalquilo,
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos cor‘i uno o

varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi,
|

)

;

|

haldgeno, alcoxi y halégenoalcoxi,
el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteribrmente
l
pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o rddicales,
iguales o diferentes, elegidos entre oxo, halégeno. alquilo, haloalquilo,
: : : . P
perhaloalquilo,  alcoxi,  haloalcoxi,  perhaloalcoxi, alcoxialquilo,

alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo y ariloxi,

l
|
f'
|
|
; formas

sus posibles isémeros geométricos y/u Opticos, sus posibles;

!
!

asi como las sales, N-Oxidos y complejos metdlicos v metaloides; de estos
l

compuestos. |

. C z
4. Compuestos segin una de las reivindicaciones precedentes, que

x
presentan una y/u otra de las caracteristicas siguientes tomadas aisladaménte o en

combinacion:

_\
I

|

R, y R, son diferentes y se eligen entre un radical alquilo, alc?’xialquilo,

hidroxialquilo, cicloalquilcarbonilo, heterociclilcarbonilo, alquil¢arbonilo,
j

alquilcarboniloxi, alquilcarboniloxialquilo, alcoxicarbonilo,
}

cicloalquilalcoxicarbonilo,
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un radical arilo, heteroarilo. arilalquilo, heteroarilalquilo. ariloxialclluilo.

heteroariloxialquilo,
el radical carboxi y un radical C(=0O)NR,R;,

I

j

)

i

|

5 ! R, representa hidrégeno, |
s

,i
i

! R, y R;, iguales o diferentes, se eligen entre hidrogeno, un radical aj}lquilo.
alcoxi y alcoxicarbonilalquilo, ,'

i
|

. . . . . |
los radicales Y,, Y,, Y5, Y., Y; e Y, se eligen independientemente unos de

|

otros entre el dtomo de hidrogeno, un dtomo de halégeno, un radical alquilo,
i
i

haloalquilo y alcoxi, !
i
! el conjunto de los radicales definidos aqui anteriormente y que poseen una

cadena hidrocarbonada (alquilo, alcoxi, cicloalquilo, hcterociclq‘alquilo.
alquenilo, alquinilo, etc.) pueden estar opcionalmente sustituidos coh uno o

varios grupos o radicales, iguales o diferentes, elegidos entre hidroxi,

haldgeno, alcoxi y haloalcoxi,

3
i
;
)
|

! el conjunto de los radicales arilo y heteroarilo definidos aqui anteriormente

H

|
r
| pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o varios grupos o radicales,
| . - . . ! :
! iguales o diferentes, elegidos entre oxo, haldgeno, alquilo, haloalquilo,
i 1
| . . . . . [

alcoxi, haloalcoxi, perhaloalcoxi y alcoxicarbonilo, ;

i

!

. . . .. ” . . )
sus posibles isomeros geométricos y/u 4pticos, sus posibles formas
I

25 tautomeras, ,'

asi como las sales, N-Oxidos y complejos metilicos o me[aloidicoé de estos
compuestos. ;

| 5. Compuestos seglin una de las reivindicaciones precedentes;, elegidos

entre: ;

1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1 H-pirazol-4-carboxilato de xfnetilo:

! 3-(metoximetil)-1—[8-(triﬂuorometil)-4-quinolil]-1H—pirazol--t-carbq‘xilato de

metilo; :
! 1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(3-nitrofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de rﬁletilo;

|
i
!
j
j
{
|
i
|
)
i
;
J
i
i
|
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1-(7-cloro-4-quinolil)-N, N-dietil-3-(metoximetil)- 1 H-pirazol-f-carboxamida:

1-(7-cloro-4-quinolil)-N-metoxi-5-(metoximetil)-N-metil-1 H-pirazol-4-

carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(2-metoxietil)-1H-pirazol-4-carboxilato de metilo;
5-(2-metoxietil)-1-(7-metoxi-4-quinolil)-1 H-pirazol-4-carboxilato de meti;lo:

1—[2,8—bis(triﬂuorometil)-4—quinolil-N—metoxi—3-(metoximetil)—.f\"—metil-1H—
pirazol-4-carboxamida; :

1-(7-cloro-4-quinolil)-3-(metoximetil)-1 H-pirazol-+-carboxilato de metilb;

|
1-(6-fluoro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo:

1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)-1H-pirazol-4-carboxilato de i 2-
)

etoxietilo; ,

N-metoxi-3-(metoximetil)-N-metil-1 -[8(triﬂu0romclil)-4—quinolil]—lH—pil‘razol-

4-carboxamida; .'
[1-(7-cloro-4-quinolil)-5-(metoximetil)- 1 H-pirazol-4-ilj(1 ,3-tiazolidin-3“'—
il)metanona; :

2-[1-(7-cloro-4-quinolil)-3-(metoximetil)- 1 H-pirazol-4-il]-2-propanol;

1-(7-cloro-4-quinolil)-N-metoxi-5-(metoximetil)-\N-propil-1 H-pirazol-4:—

i

i
i

5-({4-metoxicarbonil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolil]-1 H-pirazol-5--
!

carboxamida;

il}metoxi)-isoftalato de dimetilo; }

1-(7-cloro-4-quinolil)-N-isopropil-V-metoxi-5-(metoximetil )-- 1H-pirazjol—4~
carboxamida; :

4—[{[1—(7-cloro—4-quinolil)-S-(metoximetil)—1H—pirazole—4—il]carbonil}11.
(metoxi)amino]butanoato de metilo; f
5-[(heptanoiloxi)mf:til]-1-[8-(trifluorome[il)—4-quinolil]—]h’-pirazol-4-g’l
carboxilato de metilo; 5
7-cloro-4-{5-metoximetil)-4-[5-trifluorometil)-1.2 .4—oxadiazol-3-il]-1i‘H-
pirazol-1-il}-quinoleina; ' !
1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{[(1, 1-dimetiletil)sulfanil]metil }- 1 H-pirazgl-4-
carboxilato de metilo; f
1—(7-cloro—4-quinolinil)—5—[(metiloxi)metil]-1H—pirazol—4-carbaldehicﬂlo;
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4—(1—feniletenil)—1H-pirazol-S-il]metil-metilf—éter;

1

I
1

i
|
i

®

Y3
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i

1-{3-[(metiloxi)metil]~1-[8—(triﬂuorometil)—4-quinolinil]-1H-pirazol~4- |
il}etanona; |
3-[(metiloxi)metil]—5—(metilsulfanil)—1—[8-(triﬂuorometil)-4-quinolinil]-1H;—
pirazol-4-carboxilato de metilo; ‘
5-cloro—3-[(metiloxi)metil]-1-[8-(triﬂuorometil)4-quinolinil]-1H-pirazolii4-
carboxilato de metilo; :
oxima de (1E)—1-{1-(7-cloro—4-quinolinil)—S-[(metiloxi)metil]-1H-pira}zol-4-
il}etanona; :
1-(2,7—dimetil-4-quinolinil)—N—metil-N-(metiloxi)-S-[(mctiloxi)melil]—lP’I-

pirazol-4-carboxamida;

N-metil-1-[2-metil-8-(1-metiletil)-4-quinolinil]-N-(metiloxi)-5- ,

[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-carboxamida; '
N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1-[2-metil-7-(trifluorometil )-4-

)

quinolinil}-1H-pirazol-4-carboxamida; ,
N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1-(2.3.7-trimetil-4-quinolinil)- 1 H-

i

pirazol-4-carboxamida;
1—(7—c10r0-2.8-dimctil—4-quinolinil)-N-metil—I\'-(metilo,\'i)—5—[(mctiloxi)metil]-

1H-pirazol+4-carboxamida; .
i

1—(6,8—dicloro-2-metil—4—quinolinil)-N-metil—N-(mctilo,\'i)—5-[(metiloxi:?metil]—

1H-pirazol-4-carboxamida; f

N-metil-N—(meti]oxi)—5-[(metiloxi)metil]-1-(8—mctil-4-quinolinil)-1H-_birazol-
4-carboxamida; :

!
1-(2.8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil}<1H-
pirazol-4-carboxamida; f
N-metil—N—(metiloxi)-S-[(metiloxi)metil]-1-[2-metil—8-(triﬂuorometil}‘—4—

quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida; f

, 1'
1-(6-cloro-2.8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-I\'-(metiIo.\'i)-5—[(metiloxi)metil]—

!

1H-pirazol-4-carboxamida; |
j

N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]- 1-(2-metil-4-quinolinil)-1 H‘f—pirazol-

|

4-carboxamida; )
N-me[il-l-[Z-metil-8~(metiloxi)—4—quinolinil]—N-(metiloxi)-S—[(mc:tilbxi)metii]—
1H-pirazol--carboxamida; |

N-metil-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil]-1 -(2.6.8-trime[il~4-quinoli_?nil)- 1H-
|

|
!
]
i
i
|
}
)
|
|
!
4
|
g
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pirazol-4-carboxamida:
! 1-[5-cloro-2-metil-8-(metiloxi)-4-quinolinil]-N-metil-N-(metiloxi)-5-

[(metiloxi)-metil]-1H-pirazol-4-carboxamida;

! 1-(5 .7-dicloro-4-quinolinil)-N-metil—N-(metiloxi)—S-[(metiloxi)metil]-1H—
i
5 pirazol-4-carboxamida; | -
!
! 5-(hidroximetil)-N-metil-N-(metiloxi)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil}-1H- #
|
i

pirazol-4-carboxamida; !
! 1-(6-cloro-2.8-dimetil-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-[2-(metiloxi)etil]-

i

!

1H-pirazol-4-carboxamida; ;

10 ! N—metil—N-(metiloxi)—5-[2—(metiloxi)etil]-1-[8—(triﬂuorometil)-4-quinolinil]-
1

' IH-pirazol-4-carboxamida; !
- )
* . ! N-metil-N-(metiloxi)-5-[2-(metiloxi)etil]-1-[7-(trifluorometil)-4-quinolinil]-

1H-pirazol-4-carboxamida !

! N-5-dimetil-.\l-(metiloxi)—1-[2-mctil-8—(triﬂuorometil)A-quinolinil}—111:-

1 5 pirazol-4-carboxamida; ,
1 ! O-metiloxima de 1-(7-cloro~4—quinolinil)-5-[(metiloxi)mctil]—1H-p§razol—4-

| f carbaldehido: :
! 5-(bromomelil)—1-(5,7-diclor0-4-quinolinil)—N-metil—N-(mctiloxi)-IH;pirazol-

]
|

; 4-carboxamida;
| i

20 ! 1-(7-cloro-4-quinolinil)'-3-(dibromometil)-N—metil-N-(metiloxi)— 1 H-p;irazol-4-
| carboxamida; !
! 1-{ 1-(7-cloro—4-quinolinil)-S—[(metiloxi)metil]—1H-pirazol—4-il}etanolf;
! O-(ciclopropilmetil)oxima de (1E)-1-{3-[(metiloxi)metil]-1-[8-

!

|

(trifluorometil)-4-quinolinil]-1H-pirazol-4-il}etanona; |

|
25 ! N—metil—N-(meti1oxi)—3-[(metiloxi)metil]-1~[7-(triﬂuorometil)--—‘i-quinﬁolinii]-
}

1H-pirazol-$-carboxamida; i

! N—metil—N-(metiloxi)»3-[(metiloxi)metil]—1-[2—(triﬂuoromctil)-4-quiriolinil]-
1H-pirazol-4-carboxamida; :
! 1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1 I;k-pirazol'—
30 4-carboxamida; j

! 3-{1-(7-chloro-4-quinolinil)-5-((metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}-4 ,f-dihidro-

5-isoxazol-carboxilato de metilo: !
|

! 1-(7-cloro-4~quinolinil)-N-(ciclopropilcarbonil)-N—(metiloxi)-S-[(qétiloxi)-

|
|
|
1
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metil}-1H-pirazol-4-carboxamida:
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-il}-3-

oxopropanoato de etilo; ;
1~(7—cloro-4-quinolinil)—N-metil-N—(metildisulfanil)~5-[(metiloxi)me(il]—I,H—
i
j
|

pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(etildisulfanil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]-1H

pirazol-4-carboxamida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-[(1-metiletil)disulfanil}-5-

¥
i
i
}
i

[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-carboxamida;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-S-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-

!
i
i
i
i
|

carbimidotioato de etilo; ,
O-metiloxima de (IE)—l—{1—(7—cloro—4-quinolinil)-S-[(mctiloxi)met;l]—1H-
pirazol-4-il}-1-propanona; ;
(3E)-4-{1-(7-cloro-4—quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-il}-3—butcn—
2-ona; 3
(2Z,4E)-5-{I-(7-cloro—4—quinolinil)—S-[(metiloxi)metil]-lH—pirazol-4-il}-3-
hidroxi-2,4-pentadienoato de etilo; ‘
(2E)-3-{1-(7-cloro—4—quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]—1H—pirazol—4—il}-27€
s

propenoato de 2-propenilo; |
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(etiloxi)-N -metil—5-[(metiloxi)metil]-1H-pir:azol—4—

)

carboxamida; i
|

4-(3-[(metiloxi)metil]-4-{5-[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil }-1 H-pirazol-1-il)-8-
(trifluorometil)quinolina; :

7-cloro-4-{4-[(etiloxi)metil]-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-1 -il}quino\;lina;

metanosulfonato  de  (Z)-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-{(metiloxi)metil]-1H-

pirazol-4-il}{(metiloxi)imino]}metilo; f
1-(7-cloro—4-quinolinil)-N-metil-S-[(metiloxi)metil]-N-(metilsulfanil);i1H-
pirazol-4-carboxamida; 5
1-(7—cloro-4-quinolinil)-N—(etilsu]fanil)~N—metil—5-[(metiloxi)metil]-ll:H-
pirazol-4-carboxamida; }

{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-{(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4—il}acetonit;rilo;

3-(hidroximetil)-N,N-dimetil-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil]-1 H—;Sirazol—4-

i

carboxamida;

|
l
i
i
i
|
'
t

)

i
i
!

)
!
1
i
H
i
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_ i
{1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-{3-(4-fluorofenil)-1,2 .4-oxadiazol-5-il]-1H-
;

pirazol-5-il}metil-metil-éter; !
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-N-5-bis[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-

carboxamida; |
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(3-phenil-1,2 ,4-oxadiazol-5-il)-1H-pirazol-5- f
ilJmetil-metil-éter; ;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-(metiloxi)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4- f
carboximidoato de 2-oxiranilmetilo; ,'
1-(7-cloro—4-quinolinil)—N'—[(ciclopropilmetil)oxi]-S-[(mc(iloxi)metil]-IH-
pirazol-4-carboximidamida; :
cloruro de l—(7-cloro—4—qu’inolinil)-N—(metiloxi)-5-[(mctiloxi)metil]—1H—
pirazol-4-carboximidoilo; ‘
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1 H-pirazol-4-il}-N,N-dimetil-

4 5-dihidro-5-isoxazolcarboxamida; ;
O-(2-metilpropanoil)oxima de (IZ)-I-{1—(7—cloro-4—quinoli:]il)-S—[(rllétiloxi)-

t

metil]-1H-pirazol-4-il}etanona;
O-(ciclopropilcarbonil)oxima de (LE)-1-{ 1-(7-clor0—4-quino),;linil)-S—
[(metiloxi)-metil]-1H-pirazol-4-il}etanona; 3
1-(8-fluoro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1 H-_birazol-
4-carboxamida; ,

N-metil-N-(metioni)—3-[(metiloxi)metil]—1—(7—metil-4-quinolinil)-IH-[?;irazol—

1
!

4-carboxamida; :
1-(7-cloro-4—quinolinil)-N—metil-N-(metiloxi)—S-({[2-(metiloxi)—5—nitr<,$fenil]-
oxi}metil)-1H-pirazol-4-carboxamida; :
5-{{(2-bromo-3-piridinil)oxijmetit}-N-metil-N-(metiloxi)-1-{8- :
(trifluorometil)-4-quinolinil}- | H-pirazol-4-carboxamida: ;
5-{[(4'-bromo[1,1'-bifenil]-4-il)oxi]metil}-N-metil-N-(metiloxi)-1 -[8)"-
(trifluoro-metil)-4-quinolinil]-1 H-pirazol-4-carboxamida; :
5-cloro-N-metil-N-(metiloxi)-3-[(metiloxi)metil]-1 -[8-(triﬂuorometil}-4-
quinolinil]-1H-pirazol-4-carboxamida; ,
{{({1-(7-chloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4—il}carf)onil)—
(metil)amino]oxi}(oxo)acetato de metilo; :

1-{1-(7-fluoro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-il}-1 -propanona;

i
i
5
|
|
|
i
j
|
i
|
!
|

!

4
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;
i
i
|
I
i
|
i

! .
O-[2-(metiloxi)acetil]Joxima de (lE)-l-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metil§f)x1)-
metil]-1H-pirazol-4-il}etanona; :
4-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4-il}benzaldehiho;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-({[2-(etilsulfanil)fenilJoxi}metil)-N-metil-N-

)
i
|
:
1—(7-cloro~4-quinolinil)-N-metil-S-[(metiloxi)metil]-N-(propiloxi)—1H—pixjazol-

. ]
4-carboxamida; |

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]-N-(Z-propeniloxi)-1I:{-
|
!
!

l-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil—S-[(metiloxi)metil]—N-[(l-metilpropil)m‘."{i]-

(metiloxi)-1H-pirazol-4-carboxamida;

pirazol-4-carboxamida;

1H-pirazol-4-carboxamida; :
1-(7—clor0—4—quinolinil)-N-metil-I‘\I-[(1-me:tiletil)oxi]-5—[(111<:tiloxi)metil];i 1H-

l

pirazol-4-carboxamida; i
4-{[({ l-(7-cloro—4-quinolinil)-5—[(metiloxi)metil]-1H-piruzol—4—il}carbo,)hil)-
(metil)amino]oxi}butanoato de metilo; :
N-(3-buteniloxi)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]-1 H-

pirazol-4-carboxamida; ‘
1—(7-cloro-4—qu'molinil)—S-[(etiloxi)metil]-N—metil-N—(mctiloxi)-1H-pir%lzol-4-

|

carboxamida; i
|
4—{4-{4,5-bis[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil}-5-[(metiloxi)metil]—IH-pir‘fazol—l—

it}-7-bromoquinolina; f

acetato de (3-{1-(6—ﬂu0ro-4-quinolinil)—S-[(metiloxi)mctil]-1H-piraz:ol-4-i1}-
S-isoxazolil)metilo; - I[

4-{4-{4,5-bis[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil}-5-[(metiloxiimetil]-1 H—pi;‘razol-l-
t

]

)

il}-6-fluoroquinolina;

7-etil-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{5-[(tetrahidro-2H-piran-2-iloxi)metil}+3-

:
isoxazolil}-1H-pirazol-1-il)quinolina; f

4-{4-{4,;5-bis[(metiloxi)metil]-3-isoxazolil}-5-[(metiloxi)metil}- 1H-€§irazol- I-
il}-7-etilquinolina; :
3-{[(3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4-il}-§5-
i
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metii]-1 H-pirazol-4-il}—4—n1§‘:til-5-

|

isoxazolil)metilJoxi}propanonitrilo;

1soxazolcarboxilato de metilo;

1

|
|
fj
i
;
)

i
I
1
i
I

|

e

Y3
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3-{1-(7-cloro~}-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-il}-5-

isoxazolcarboxilato de 1,1-dimetiletilo;
3-{[(3-{1-(7-etil-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}-1H-pirazol-4-il }-5-

isoxazolil)-metilJoxi}propanonitrilo;
{1-(7-cloro-4—quinolinil)-4-[2~(triﬂuorometil)fenil]-1H-pirazol—S—il}metilEé
metil-éter; f
7-cloro’4—(5-[(metiloxi)mctil]-4-{4-[(triﬂuorometil)oxi]fenil}—lH-pirazol_:- 1-
il)quinolina; :
5-[(metiloxi)metil]-1-(6,7,8—tricloro—4—quinolinil)—1H—pirazol—4—carboxil%uo de
metilo; :
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-5-{ [(1 -metiletiD)oxi]metil }—N—(metiloxi)_;- 1H-

pirazol-4-carboxamida; ;

3-[(metiloxi)metil]-5-(2-tienil)-1-[8-(trifluorometil)-4-quinolinil}-1 H-pifazol-

4-carboxilato de metilo;
7-cloro-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{3-[(metiloxi)metil]-1,2 4-oxadiazol-5+il}-

b

1H-pirazol-1-il)quinolina;
[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(1.3-tiazol-2-il)-1H-pirazol-3-iljmetil-metiléter;

[1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(4,5-dihidro-1,3-tiazol-2-il)-1 H-pirazol-S-ilﬁ]metil-
|
metil-éter; j

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-carboxilato 'de 1,1-
)

dimetiletilo; !

1-(7-cian0-4-quinolinil)-N-metil—N—(metiloxi)-S-[(metiloxi)metil]-1H-birazol-

4-carboxamida; |
i

[4-[5-(bromometil)-3-isoxazolil}-1-(7-bromo-4-quinolinil)-1H-pirazol-5-

iljmetil-metil-éter; ;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-metil-3-[(metiloxi)metil]-N -fenil-1 H-pirs}zol-4-

carbohidrazida; :

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(2,5-diclorofenil)-3-[(metiloxi)metil}-1 H:ipirazol—
|

4-carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(1, 1-dimetiletil)-5-[(metiloxi)metil}- 1 H-pirazol-4-

i

carbohidrazida; 1
2-metilpropanoato  de (1-(7—cloro-4-quinolinil)—4—{[metil(metiloki)amino]—

carbonil}-1H-pirazol-5-il)metilo;

i
|
I
|
I
|
j
I
i
j
r
|
|
|
i
l
i
i
|
i
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N-etil-1-(6-fluoro-4-quinolinil)-N-metil-5-[(metiloxi)metil]-1 H—pirazol—-'l-f
f
!
1-(7—cloro-4—quinolinil)—N-(ciclopropilmetil)—\T-metil-S—[(metiloxi)metil]-,.‘1 H-

)

carboxamida;

pirazol-4-carboxamida; _
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4-il} -4,6-dimetil-

i
1

I

4H-1,2,4-oxadiazin-5(6H)-ona; !
N-(4-cloro-2-butinil)-1—(7-clor0—4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-lH—pirélzol—

i

4-carboxamida; !
1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-(metiloxi)- 1 H-pirazol-4-carboxilato de metilo;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-(etilsulfanil)-N-metil-N-(metiloxi)-1 H-pirazo§-4-

. |
carboxamida; !

r‘
1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-N-(4-morfolinil)- | H-pirazol-4-

carboxamida; ;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N-metil-N-(metiloxi)-5-(metilsulfanil)- H—pirajzol—4—
carboxamida; :

ciclopropanocarboxilato de (1—(7-cloro-4-quinq1inil)-4—

{[metil(metiloxi)amino]-carbonil }-1H-pirazol-3-il)metilo; ]

2-tienilacetato de (1—(7-cloro-4-quinélinil)-4—
)

{[metil(metiloxi)amino]carbonil}-1H-pirazol-3-il)metilo; !
7-cloro-4-(5-[(metiloxi)metil]-4-{1-[3-(metiloxi)propil]- 1H-imidazol-5-il }-
1H-pirazol-1-il)quinolina; f
[1—(7-Cloro-4-quinolini1)-4-(l-metil-IH-imidazol—S-il)-lH-pirazol-S-ilhn1etil-
metil-éter; :]
{1-(7-cloro-4-quinolinil)-3-[(metiloxi)metil]-1H-pirazol-4- "
il}[(trimetilsilil)oxi}-acetonitrilo; :
[1-(7-bromo-4-quinolinil)-4-(1-piperidinilcarbonil)-1 H-pirazol-S-il]nfletil—
metil-éter; .‘
{4-(1-piperidinilcarbonil)-1-[7-(trifluorometil)~4-quinolinil}- 1 H-pirajzol-S-il}-
metil-metil-éter; I
5-amino-1-(7-cloro-4-quinolinil)- 1 H-pirazol-4-carbonitrilo; :,
3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil}-1H-pirazol-4-il } -2- :
tiofenocarbaldehido; ;

(1-(7-cloro-4-quinolinil)-4-(5-etenil-1,3-oxazol-2-il)-1 H-pirazol-S‘iljl]metil-

i
J
|
)
|
i

!
i
!
|
i

|
1
i
!
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metil-éter; |
acetato de 1-(2-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-S-[(metiloxi)metil]-lH-pirazol-é}-il}-

1.3-oxazol-3-il)etilo; |
[1-(7-bromo-4-quinolinil)-4-(2-isoxazolidinilcarbonil)- 1 H-pirazol-S-il]mc?'til-
metil-éter; :

{4-(2-isoxazolidinilcarbonil)-1-[7-(trifluorometil)-4-quinolinil]- 1H-pirazol-5-

il}metil-metil-éter;

[1—(7-etil-4-quinolinil)-4—(2-isoxazolidinilcarbonil)-1H-pirazol-5~il]metil;'~
metil-éter; :

[1-(6-fluoro-4-quinolinil)-4-(2-isoxazolidinilcarbonil)-1 H-pirazol—S-il]mEtil-

metil-éter; :
N’-(2-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-S-[(metiloxi)metil |- 1 H-pirazo{l-4-
carbohidrazida; "'
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N"-(2 .4-diclorofenil)-S-[(metiloxi)metil |- lI—I-pi_’razol—

4-carbohidrazida;
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N'-(2,6-diclorofenil)-5-[(metiloxi)metil]-1 H—pirazol-

1

4-carbohidrazida; ;

1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-N"-(3-metilfenil)-1 H—pirazg')l-4—
f

N’-(3-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1 H—piraz{ol-4-

) ) r
carbohidrazida; i

carbohidrazida;

N’—(3-cloro—4-metilfenil)-1—(7-cloro—4-quinolinil)—S-[(metiloxi)metil]-iH—
i
pirazol-4-carbohidrazida; :

1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(3 ,4-diclorofenil)-3-[(metiloxi)metil]- lH-birazol—
4-carbohidrazida; :

)
1-(7-cloro-4-quinolinil)-N’-(4-cianofenil)-5-[(metiloxi)metil]- | H-pirazol-4-

!
:
(3-{1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]-1 H-pirazol-4-il}-5-isoxazolil)-

metil-fenil-sulfona; I

(3-§ 1-(7-cloro—4-quinolinil)-S—[(meliloxi)metil]-lH-pirazol-4-il}-5-is!oxazolil)—
!

carbohidrazida;

metil-etil-sulfoxido;

[4-(4-clorofenil)-1-(7-cloro-4-quinolinil)-1 H-pirazo]-S-il]metil-metilj—éter;

1-{1 —(7-cloro-4—quinolini1)-5—[(metiloxi)metil]-1H-pirazol—4—il}-3—fefni1—2-
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propin-1-ona; ’
! N-({1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-[(metiloxi)metil]- 1H-pirazol-4-iljmetil)-3- -
(metiloxi)-1-propanamina,
asi como sus posibles formas tautdmeras, sus sales, N-Oxidos y compiejos
metalicos y metaloides.

|
i
6. Compuestos segin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4} de
formula general (IV): Z

;

)

i

i

RT
71
‘ R

oo N T gy ;

Y, A2 j
Z2N :

Y, N, ;
Y, 1;

i
caso particular de compuestos de formula (I) para los cuales R; representa
hidrogeno y R, y R, estdn respectivamente en posicién 4 v 5 del nicleo de pirazol.

!
siendo Ry, Yy, Y,, Y3, Y,, Y5 € Y, tales como se han detinido en una cualquiera de las

i
reivindicaciones 1 a 4, a

|
y R, representa un grupo carboxi, carbamoilo, N-alquilcarbamoilo, II\IN
dialquilcarbamoilo, N-alquilo, N-alcoxialquilcarbamoilo, .\’—alcoxicarbamoilo,f: N-
alquil-N-amino-alquilcarbamoilo,  N.N-diaminoalquilcarbamoilo, alcoxicarbénilo
inferior; un nitrilo, o un grupo acilo inferior. ;

)

7. Procedimiento de preparacion de compuestos segun una de las
!

reivindicaciones 1 a 6, caracterizado por la reaccidn:




w
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- férmulas (I), (II) y (I1I), en las cuales X representa un halégeno v R,, R.. R;, Y. Y,,

Y,, Y,. Ys e Y, son como se han definido en la reivindicacién 1.
efectudndose la reaccidn en presencia de una base orgdnica o inorganica, en ausencia
0 en presencia de un disolvente, a una temperatura comprendida entre -80EC y 180EC
o al punto de ebullicién del disolvente utilizado.

8. Procedimiento de preparacion de compuestos segun la

reivindicacion 6, caracterizado por la reaccién:

(Vi)

donde X’ representa un itomo de halégeno, N,N-dialquilamino o alcoxi,
siendo R;, R, e Y, a Y tales como se han definido para los compuestos de formula
(IV) aqui anteriormente.

9. Composiciones fungicidas, que comprenden como materia activa
una cantidad eficaz de al menos un compuesto segin una cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 6 o una de sus sales aceptables en agricultura o un complejo
metalico 0 metaloide de este compuesto igualmente aceptable en agricultura.

10. Composiciones fungicidas segin la reivindicacion 9, que
comprenden, ademds de la materia activa segln una cualquiera de las reivindicaciones
1 a 6 o una de sus sales aceptables en agricultura o un complejo metalico o metaloide
de este compuesto igualmente aceptable en agricultura. un vehiculo sélido o liquido
aceptable en agricultura y/o un agente tensioactivo igualmente aceptable en
agricultura.

11. | Composiciones fungicidas segin una de las reivindicaciones 9 6 10,

que comprenden de 0,05 a 95% en peso de materia activa.
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12, Procedimiento de lucha a titulo preventivo o curativo contra los
hongos fitopatégenos de los cultivos, caracterizado porque las hojas, los troncos de las
plantas o el suelo donde brotan o son susceptibles de brotar estas plantas se tratan por
aplicacion, pulverizacién o inyeccién de una cantidad agrondémicamente eficaz y no
fitotoxica de:

al menos un compuesto segun una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 o
una de sus sales aceptables en agricultura o un complejo metdlico o metaloide de este
compuesto igualmente aceptable en agricultura o una composicion fungicida que
comprende una materia activa segdin una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 y/o

al menos uno de los compuestos siguientes:

! trans-(+/-)-6-[2-[1-(9-acridinil)-5-(4-fluorofenil)-3-(1-metiletil)-1 H-pirazol-
4-ilJetil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona;

! trans-(+/-)-6-[2-[1-(9-acridinil)-5-(4-fluorofenil)-3-(1-metiletil)- 1 H-pirazol-
4-ilJetenil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona;

! 3-metil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol,

! 3-trifluorometil-1-(4-metilquinolin-2-il)-S-trifluorometilpirazol,

! 3-fenil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol;

! 3-(2-tienil)-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol;

! los 1-(metil-quinolin-4-il)-3-metil-S-trifluorometilpirazoles;

! los 1-(trifluorometil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles;

! tos 1-(fenil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles;

! los 1-[(2-tienil)-quinolin-4-il]-3-metil-5-trifluorometilpirazoles;

! endo-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-metil-N-(9-azabiciclo[3,3, 1 Jnon-3-il)-1 H-
pirazol-3-carboxamida:

! 5-amino-1-(7-cloro-4-quinolinil)- 1 H-pirazol-4-carbonitrilo;

! 4-acetil-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-metil-1 H-pirazol;

! dcido 5-metil-1-(4-quinolinil)-1H-pirazol-4-carboxilico;

! acido 5-ciclopropil-1-(4-quinolinil)-1H-pirazol-4-carboxilico.

13. Procedimiento de tratamiento a titulo preventivo o curativo de los
productos de la multiplicacién de las plantas, asi como de los vegetales resultantes,
contra las enfermedades fungicas, caracterizado porque dichos productos se recubren
con una cantidad eficaz v no fitotdxica de:

el compuesto o la composicion segin una de las reivindicaciones precedentes

/
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ylo

al menos uno de los compuestos siguientes:

! trans-(+/-)-6-[2-[1-(9-acridinil)-5-(4-fluorofenil)-3-(1-metiletil)- | H-pirazol-
4-il]etil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona;

! trans-(+/-)-6-[2-[1-(9-acridinil)-3-(4-fluorofenil)-3-( 1 -metiletil)- 1 H-pirazol-
4-il]etenil]tetrahidro-4-hidroxi-2 H-piran-2-ona;

! 3-metil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol;

! 3-trifluorometil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol;

! 3-fenil-1-(4-metilquinolin-2-il)-5-trifluorometilpirazol;

! 3-(2-tienil)-1-(4-metilquinolin-2-i1)-3-trifluorometilpirazol;

! los 1-(metil-quinolin-4-il)-3-metil-3-trifluorometilpirazoles;

! los I-(trifluorometil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles:

! los 1-(fenil-quinolin-4-il)-3-metil-5-trifluorometilpirazoles;

! los 1-[(2-tienil)-quinolin-4-il]-3-metil-5-trifluorometilpirazoles;

! endo-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-metil-N-(9-azabiciclo[3,3, 1 |non-3-il)-1 H-
pirazol-3-carboxamida;

! 5-amino-1-(7-cloro-4-quinolinil)-1 H-pirazol-4-carbonitrilo;

! 4-acetil-1-(7-cloro-4-quinolinil)-5-metil-1 H-pirazol;

! acido S5-metil-1-(4-quinolinil)-1H-pirazol-4-carboxilico;

! dcido S-ciclopropil-1-(4-quinolinil)- 1 H-pirazol-4-carboxilico.

14. Procedimiento segiin una de las reivindicaciones 12 ¢ 13, en el que
se tratan cereales, arroz, arboles frutales, drboles forestales, vid, cultivos oleaginosos,
cultivos horticolas, solandceas o remolacha.

15. Procedimiento segun una de las reivindicaciones 12 a 14, en el que
se trata arroz, trigo, cebada, centeno, derivados del trigo, drboles frutales, maiz,
algoddn, lino, colza, vid, arboles forestales. guisantes, patatas o remolacha.

16. Procedimiento segtin una cualquiera de las reivindicaciones 12 a 15.
en el que se trata trigo o cebada.

17. Procedimiento segin una cualquiera de las reivindicaciones 13 a 16,
en el que se tratan las semillas de cereales. patatas, algoddn, guisante, colza, maiz.
lino o también las semillas de drboles forestales.

18. Procedimiento segtin una cualquiera de las reivindicaciones 12 a 17,

caracterizado porque las plantas son plantas modificadas genéticamente.
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19. Procedimiento segtin una cualquiera de las reivindicaciones 12 a 18,
en el que la dosis de materia activa aplicada esta comprendida entre 10 v 800 g de
materia activa por hectirea, con preferencia entre 50 y 300 g de materia activa por

hectarea en el caso de los tratamientos foliares.

20. Procedimiento segin una cualquiera de las reivindicaciones 13 a 18,
en el que la dosis de materia activa aplicada esti comprendida entre 2 y 200 g de

materia activa por 100 kg de semillas, con preferencia entre 3 v 150 g por 100 kg en

el caso de los tratamientos de las semillas.




(871

RESUMEN

Compuestos de férmula general (I):

(D

enla cual R;, R,, Ry, Y, Y,, Y,, Y,, Y e Y, son tales como se han definido en la
descripcion.
Procedimientos de tratamiento de las plantas por aplicacion de  estos

compuestos.

|
|
|
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Legalizaciones del documento PODER otorgado por AVENTIS CROPSCIENCE SA. a
 ALVARO CORREA ORDONEZ y/o CARLOS REINALDO OLARTE yfo LUZ HELENA

VILLAMIL, firmado por CHARLES BRACHOTTE.

- El suscrito Ma. Garel - Galais, Notario de Chasselay (Rhome) certifica como

auteéntica la firma de Ch. Brachotte que ha sido suscrita en el documento adjunto. Fecha:

Chasselay, 03/03/2000. Firmado, Ma. Garel-Galais, Notario Pablico.

- MINISTER!O DE RELACIONES EXTERIORES DE FRANCIA. Constata que la
presente certificacién ha sido efectuada de acuerdo con las leyes de Francia. Por
el Ministro y por Delegacion: Firmado: Christophe MANESSE. |

- Consulado General de Colombia, Paris - Francia. No. 1365. Paris 4 de abril del
2000. CERTIFICA:

- Que el Sr. Christophe Manesse, ejercia en la fecha las funciones de Adjunto
Administrativo de la Cancilleria de la Direccion de los Franceses en el Exterior y de
los Extranjeros en Francia, del Ministerio de Asuntos Exteriores de Francia. | :
- Que AVENTIS CROPSCIENCE S.A. es una sociedad constituida de acuerdo con
las leyes de la Repiblica de Francesa, y que cumple con su objeto social.

- Que Charles Brachotte, quien confiere el poder precedente, esta debidamente g
facultado para representar legalmente a dicha compaiiia en lo relacionado con
asuntos de propiedad intelectual.

Firmado: Alejandro Borda Rojas, Consul General.

TRADUCTORA OFICIALHIGLES- FRACICES - ESES i
" RES.P.il?l.JUSUC!AGB%‘eﬁ?;}: 2
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ey -‘.\ Members of the Firm o F " :
LE MINISTRE PES AFFAIRES ETRANGERES ‘ol
Constate que la présente certification de signature BAKER & McKENZIE i NizTosr R D >0
a &i3 effectyée conformément A la oi francaise. DEG ALY Qg, “CA
Pour le Ministre et par délégation ATTORNEYS AT LAW . Al . / N
P APARTADO AEREO 3746 ETRAI. A . *0 1 0
- W TELEFONO: 285-1400 STE: \x\ ?Q/
SANTAFE DE BOGOTA, D.E PARIS CHA.. .7 o M:'/—,
COLOMBI; o L"JU \A‘—r\/f
Christophe MANESSE >

POWER OF ATTORNEY

The undersigned.

" AVENTIS CROPSCIENCE S.A.

located in
55 Avenue René Cassin

69009 Lyon

France
declares that it hereby grants to

ALVARO CORREA ORDONEZ and/or
- CARLOS REINALDO OLARTE
LUZ HELENA VILLAMIL and/or

a full and sufficient power of attorney to apply to the
- proper national officers and authorities for the issue of:

Letters Patent, mergers,changes of name,
assignments, filing and prosecution of oppositions,
changes of address

to which end it empowers them to take all steps
necessary before said authorities for the objects stated,
to file petitions, prepare descriptions, make protests,
+ declarations, appeals and objections, pay imposts,
- apply for certifications, receive documents and
securities, abandon applications and collect refunds.
To the said mandatories sufficient power is granted
hereby to receive notifications for and on behalf of the
Company, to corfer powers on those who are to
represent the company judicially and extrajudicially, to
" answer in court in the matter of all claims and demands
that may be presented in connection with the patents,
and to do everything that may be required, before
administrative or judicial officers of any class giving
them likewise power to substitute these presents and
- revoke such substitutions if necessary. Additionally, the
Company hereby ratifies all acts taken to date on its
behalf and in furtherance of this Power of Attorney.

Done and subscribed in
On the

19
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PODER

La abajo firmada.

AVENTIS CROPSCIENCE S.A.

domiciliada en !
55 Avenue René Cassin
69009 Lyon

France
declara por el presente otorgar a

ALVARO CORREA ORDONEZ y/o
CARLOS REINALDO OLARTE
LUZ HELENA VILLAMIL y/o

|

|

4

i

|
poder especial amplio y bastante para recabar de las
oficinas y autoridades nacionales que correspondan, la
obtencion de : . ‘
Patentes de Invencidn, fusiones, cambios de
nombre, traspasos, presentacion y tramitacion
de oposiciones, cambios de direccion ,

g
a cuyo efecto los faculta para "dar ante dichas
autoridades, todos los pasos necesarios al objeto
indicado, elevar solicitudes, formular descripciones ,
protestas, declaraciones, apelaciones y reclamos,
oblar impuestos, solicitar testimonios, fecibir
documentos y valores, desistir y percibir. Se concede a
los expresados mandatarics poder bastante; para
recibir notificaciones a nombre de la compaiiia, otorgar
poderes a quienes vayan a representar a la compaiia
judicial y extrajudicialmente, responder en juicio a
todas las reclamaciones 0 demandas que por r?notivo
de las patentes se presentaren y hacer cuanto; fuere
necesario, ante las autoridades administrativas o
SO . 9y
judiciales de cualquier orcden, dandoles

con este poder.
Dado y firmado en _

AUTHORIZED REPRESENTATIVE



RAISBECK, LLARA, RODRIGUEZ & RUEDA

MIEMBROS DE LA FIRMA ' 5()‘(’
\

BAKER & McKENZIE

CaLLE 35 No. 7-25, Piso 4
TELEFONO: (57-1) 285-1400 / 570-0010 |
SANTA FE DE BoGOTA, D.C. E
COLOMBIA )

Sefiores
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

:’
Re:Expediente No. 00.049.397
Solicitud de Patente de Invencidon t1tu1ada

NUEVOS COMPUESTOS FUNGICIDAS QUE COWRENDEN
ALQUINILPIRAZOLES Y SU PROCEDIMIENTO DE

PREPARACION".
Solicitante: AVENTIS CROPSCIENCE S.A.

ALVARO CORREA ORDONEZ, mayor de edad y vecino de Santa fe de
Bogota D.C., identificado como aparece al pie de mi firma, actuando en mi caracter de
apoderado de la sociedad en referencia, respetuosamente me permito manifestar que
SUSTITUYO el poder a mi conferido por la mencionada sociedad en el doctor
CARLOS R. OLARTE, identificado con la Cédula de Ciudédania No. 79.782.747 de
Bogota y con la Tarjeta Profesional No. 74.295.

El apoderado sustituto queda con las mismas facultades del principal.

CORREA ORDONEZ
C.C" No. 79.143.366 de Usaquén
T.P.20.281
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Conmutador: 334 12 21
Fax: 281 31 25
Santa Fe de Bogota, D.C., Colombia
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Radicacion No 00-A439¢

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION

Concepto Técnico No 1458 Clasificacién Intenacional de Patentes: A O N43/56

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decision 486 se determind que

esta solicitud de Patente de Invencion:

SITX] NOT] Contiene un resumen de la invencion (Art.26-¢).

SITX] NO[] Contiene el titulo o nombre de la invencion (Art.27-d).

SITX] NO[] Contiene la descripcion de la invencion (Art.26-b).

SI[] NO[] NO ES APLICABLE [X] Contiene los dibujos necesarios para comprender
la invencion (Art.26-d)

SI{X] NO[ ] Contiene una o mas reivindicaciones. (Art.26-c).

SI{ ] NO[X] NO ES APLICABLE [ ] Han sido desarrollados los productos y/o
procedimientos a partir de recursos genéticos o de sus productos
derivados de los que cualquiera de los Paises Miembros es pais de origen.
(Art. 26- h). '

SIf ] NOI[X] NO ES APLICABLE [ ] Los productos ylo procedimientos han sido
obtenidos o desarrollados a partir de los conocimientos tradicionales de las
comunidades indigenas, afroamericanas, o locales de los paises
miembros, de acuerdo a lo establecido en la Decision 391 y sus
modificaciones y reglamentaciones vigentes.(Art.26-i).

SI[ ] NO[X] Lainvencion se refiere a un producto relativo a un material biologico.
(Art.26-J).

SI[X] NOT ] NO ES APLICABLE [ ] La prioridad coincide con la materia reivindicada.

SI] NO[ ] CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS

OBSERVACIONES Y OTROS:

De caapts nutvotifuls en polio 234, S¢ acepta nukvo extrocto para pukiicadi

Folio 52’{

|

!

i
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Yovio contanetes de accnivotemdtics yde propietanos yavte gonal. Se OLQ(’*"')}\‘
fuvos copitdlos descrphivo ¥ revindicaienio, folios 233-503, aunque se hace clafi -
dod qug éstes contienen toblas con 438 Sustandey, mientras que ia solicitud o rigi-

Na, cuda prionided se inveca, Hiene Tobloy con 480 sustandios, 9¢ acpla poder 4 Jocu-

merdocidn ae existencia y repiese Macion de la compoiia solictonte,
EXAMINADOR TECNICO

202043

Bogota D. C., 2002-0T-29
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Folio 524~

2020 |
Bogota D.C. e .
2602 (02l 23
Doctor
CARLOS R. OLARTE
Apoderado f
REFERENCIA: Radicacién No. 00-49397
Tramite 002
Evento 001 .'
Actuacién 416 ?
Oficio No. 1458 i
Folios 001 :

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el :
expediente indicado en la referencia, relne los requisitos de forma establecidos en los |
articulos 26 y 27 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina, y en las
demas disposiciones vigentes sobre la materia, se envia el extracto de la solicitud a la;
Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacion en la Gaceta de Propiedad,
Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma Decision. ;

Cumplase e |
Dado en Bogota D.C., a los % Ju b 24T i
' [

|

/ g
ALIX CARMEN}‘ %PEDES DE VERGEL
Jefe de la Division de Nuevas Creaciones

|
|
g
I
l
r

Bogota, DC, zﬂo\/ 20/~c03 ., El extracto de esta solicitud fue publicado en el nimero 522 dge

la Gaceta de Propie Qz Industrial, de fecha 2%~ //- 200 2 . El término habil sefalado por la
ley expiro el 25 -3 ySl___NO se presentaron oposiciones por parte de terceros.

4




RAISBECK, LARA, RODRIGUEZ & RUEDA

MIEMBROS DE LA FIRMA . !
BAKER & MCKENZIE ; :
» <10

AveniDA 82 N° 1O - 62, Piso 6
TELEFONO: (57-1) 6341500
BocoTA, D.C. COLOMBIA
WWW, BAKERINFO.COM

J
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OFFICE.BOGOTA@BAKERNET.COM
TRip Y cEeid folios? 3
padicacion } SRl " 33 FETIEION
o aul TRV 5&
Sefiores e AN 2003 ﬁxés ) f -’ !
fecha . U] % \‘NE“S LRE !

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMER(‘“”“; iy 2628 IS
Pepew '
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

E. S.

Ref.: Expediente No. 00.049.397.
Solicitud de Patente de Invencion Titulada:
“NUEVOS COMPUESTOS FUNGICIDAS QUE
COMPRENDEN ALQUINILPIRAZOLES Y SU
PROCEDIMIENTO DE PREPARACION” :
Solicitante: AVENTIS CROPSCIENCE S.A.

{

SOLICITUD DE EXAMEN DE FONDO SEGUN EL ARTICULO 44 DE LA
DECISION 486, GACETA No. 522

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogota, D.C., identificado

segin aparece al pie de mi firma, en mi condicion de apoderado del solicitante,
respetuosamente me permito solicitar, dando cumplimiento a lo establecido en el articuld_
44 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina de Naciones, que s%:
examine si la invencion reune los requisitos de patentabilidad previstos en la misma.

Adjunto recibo por el monto de $ 335.000 pesos para cubrir la tasa correspondiente, segun
la Resolucion 41687 del afio 2002. ;

i
!
!

Atentamentg;

RLOS R. OLARTE
C.C. No. 79°782.747 de Bogot4 !
T.P. 74.295 ;

|

Anexos: Recibo por $ 335.000 pesos

FTT/ P2000/000108 280103.D0OC
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! SUPERINTENDENCIA
( NI 5 BODL7807-L SUPERTHDUSTKIA Y CONERCIO

: Radicacion : Q0B43337 BAOBBGRA

Fecha (AND): 2683-81-23 17:11:38 :
D@2 FATENTES D 1 REGISTRO/ 338 PE?ICI&N

Dependencia: 2828 DIVISION DE MUEVAS CREACIOMES

Folios:? 3

 RECIED DFICTAL DS CAJA ¢ 07 - 43,083 )
. REGIED OFICIAL BE CAJA 53,083 Traaite

£
SEFTIEMERE 23 DE 20402
.

FECHA

050-00110-6 J135146  23/09/2002 18,825.000.490

LA, RENTISTICD CONCEFTO TOTAL CONCEFTD |
3 ;\*1ﬁéﬂ5-ﬁf—ﬂ‘ SR ITTTYDES a5 CYRMEN TENTARTL TDAD T £ 00 O

s HiadU L I Sl B LA AR 1 oJ LXAHLN DE Pa:ENTﬂE]LIDHD A)E INVtH 318:‘.’0(}:00 .
?g TATAL $ 318,000.00

£ CAGA APLICADD AL EXFEDIENTE Ha.

|
Carrera 13 No. 27-00 Pisos 5, 7y 10
Conmutador 382 0840
Fax 3505220
E-mail: info@sic.gov.co
WWW.SIC.gOV.CO

Bogota, D.C;, Colombia
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