A e T r

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCTIA

Delegatura de Propiedad Industrial

Division de Nuevas Creaciones w

SOLICITUD

PATENTE DE INVENCION

[0- 22} 28
21. EXPEDIENTE No. ’ |

54. TlTULO DEQ‘UAUOI Ve o\f'-«.:c-;LC'll\.ﬁ'\.n\_ -BEVCTL - TIOchCED~dHi16A

QO N-cicloAdlul = el - AYULIVA - pf- SUSTITo s FUNGICI0AS

51. CLASIFICACION INTERNACIONAL

71. SOLICITANTE PAYee CLOP=CIENCE <.,

DOM|C|L|0 F.eooq  L{ow, A NCIA

74. APODERADO oilynre  Coécen cenadgr

22, BOGOTA, D.C., _ccbre 24, 2010

(FORMA P-10)

R

JERC N w0



SUPERINTENDE! G1A DE IHDUSTRIA v COMERCIG i

i
L T |
]

Indusiria v Comercio

Vo 0. 10-022125- -00000-0000

Fecha: ”01 0- 02 241350030
Tra 11 PATEMTEIVN

ion

Dep 20 DIF. HUEVASCE

Acl. 411 PRESENTACION

Eva: 378 FASEHNACIDNALI

SUPERIMNTENDENCIA

Folios: 97

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL

[©

n Paten

SOLICITUD DE :

te de Invencidn :I Pat=nts de Modelo de Utilicad

Capitulo 1.

[ ] capituloll

@ Nombre: BAYER CROPSCIENCE SA
SOLICITANTE IDENTIFICACION
(71) Dirzccién: 16 rue Jean-Mariz Laclair, F-89009 Lyon, Francia
ce. [ wr [
p Nacionalidad ¢ Domicilio:  Francia
; Lugar de Conatitucian: Francia C.E. D Otro |:|
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REPRESENTANTE | pirsccion: Averiida 62 No. 1062 Piso 6 cc. Nt [
O APODERADO CE. [_——| Otro l:]
Teléfono: 6341500 Fax: 3762211 Cual
E-Mail: oilice bogoia@bakernet.com Numero  79.145.566 Usaqusn TP 20281
En caso da haber preseniado poder general para asunios qué 3¢ adelanien ante la Delegatura de propizdad Industrial, sirvase indicar ¢ nurmero de
radicacion (de! poder). 09 009.929
@ Hombre:  DESEORDES, Philippe; GARY, Stéphanie; GROSIEAN-COURNOYEFR, Marie-Claire; HARTMANN, Benoit, RINQLFI,
Philippe; VORS, Jean-Pierre
INVENTOR (ES) Dirzccion: 14 e du Docteur Mouizset, F-GO00G Lyon, (FR); 9, rue Simon Buizson F-694 10 Champagne au Mont D'er (FRY), Le Tréve
Collonge Foute d'Albigny F-59250 Curis au Mant d'Or (FR); 113 bis, rue du Commandant Charcot F-69110 Sainte Foy les
‘ Lyon (FR); Résidence le Coteau lieu dit ta Collstliére F-69330 Chatillon D'Azergues (FR); 6, allée Adanson F-69110 Sainte
Foy les Lyon (FR)
(72) Naciconalidad o Domicilio:  Francia

(5) P (85)

Solicitud Internacional Ho.
Publizacion Intermacienal Ho.

PCT/EP2008/060039 Fecha 21.07.2000
WO 2009/016220 Fecha 03.02.2009
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N'-SUSTITUIDA FUNGICIDAS

@ Clasificacidn Internacional (51)
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Comprobante de pago de la tasa de prasentacidn de la solicitud

- Docurmento gqus acredita la evistencia y reprasentacion legal cuando el solicitante sea persona juridica

: Foders, si fusrs & caso. Documents de Poder radicada n ol Expadisnte Mo, 09 009,929

Docurmenta de cegidn dal inventor al solicitante o a s cauzants

D Declaraciones
Copia de la gaticitud internacional. (Resumen, degcripoiln, reivindicacionas, dibujos)

[ ] Traduccion de la solicitud intemacional al castellans, (Resumen, degoripaion, reivindicacionss, dibujos)

'

D Copia del axamen pretiminar intermacional efactuads por 1z Autoridad Internacional de Examen preliminar (IPEA)
D Traduccidn del avamen preliminar internacional efectuads por 1z IPEA
D De ser &l caso, copia del contratd de acceso

D D zar &l caze, docurmanio gus acredita la licencia o astorizacion ds use de conacimizntos tradicionales de las comunidades
indigenas
De zer 2l cazo, cetificads o depdsito dzl material bioldgico

Arte final 12 % 12

D De zeor &l caza, informacidn sobre otras solicitudzs de patentz o titulos altenidoz an el extranjsro por &l misma titular o su

cauganta, rehuurudm parcial o totalments con 1z invencisn Jde esta solicitud
De sar el caso, modificacione: efectuzadas a la solicitud intzrmacional,

Otros: Extractos

(1) FIGURA CARATERISTICA

I (X), (1)

it )3 conceaion Jz 13 patente;

A A SPDORES

) e ¢
{43,266 des Uzanudn D e I

l Instruccionss para la prezentacihn ¢ S ancfeos, ver réverso de aszta pagina

BOGDMS-#283908-V1-P2009_000279-PETITORIO.DOC
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Industria y Comercio TARJETA ARCHIVO PROPIETARIOS )
CUPERINTENGEMCIA FATENTE DE INVENCION PCT Y MODELO DE UTILIDAD ___ DISERID INDUSTRIAL __
(21) N° de solicitud: (22) Fecha de solicitud:

(51) Clagificacion Internacional: AOIN 43/08; CO7D 231/, CO70 231/12; CO7D 249/04; CO7D 307/68; ©07D 207/34; AQ1N 43/36; AN 42/56; AGIN 437707

(71)3clicitantz(s) BAYER CROPSCIENCE SA

(72) Iriventor(as) DESBORDES, Philippe; GARY, Stéphanie; GROSJEAN-COURNOYER, Mariz-Claire; HARTMARNN, Benait; RINOLFL, Philippa;
VORS, Jean-Pierre

(74) Apaderad: ALVARG COFREA ORDONEZ

(30) Prioridact (31) No. Prioridad 32) Fecha (33) Pais
07356104.5 31.07.2007 EP
(85) Fecha inicia fase nacional: 28-02-2010 (87) Publicacién internacional
(08) Datos relativos a la presentacion da la salicitud PCT Fecha:  05.07 2009
Fecha de preaentacion de la solicitud: 31.07.2008 N° publicacion: WO 2009/016220

No. de solicitud PCT/EP2006/060039

(54) Titulo: DEFIVADOS DE N-CICLOALQUIL-BENCIL-TIOCARBOXAMIDA O M-CICLOALCUIL-BENCIL-AMIDINA -N'-3USTITUIDA FUNGICIDAS
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Industria y Comercio
CUPERIMTEMDEMCIA PATENTE DE INVENCION

TARJETA ARCHIVO TEMATICO
PCT X

MODELD DE UTILIDAD

DISENG INDUSTRIAL

(21) N°® de solicitud; (22) Fecha de solicitud:

(51) Clazificacion Intemnacional : - AQIN 43/02; 07D 231/, CO7D 221/12; CO7D 249/04; CO7D 207/65, C07D
207/34; AOIN 43/36; AO1N 43/56; AOTN 43/707

(71)Salicitani=(s) BAYER CROPSCIENCE SA

(72 Inventar(=s) DESSORDES, Philippe; GARY, Stéphanie; GROSJEAN-COURNOYER, Maris-Claire;
HARTMANN, Benoit; RINOLFI, Philippe; VORS, Jean.-Pierre

(74) Apodarado: ALVAFO COFFEA OFDONEZ

(20) Pricridad (31) No. Pricridad 37)
07356104.5

Fecha (33) Pais
31.07.2007 EP

(85) Fecha limite inicio fase nasional: 26-02-2010

(86) Datos relativos a la presentacion de la solic, PCT
Fecha de prezentacion de la solicitud: 31.07.2003
No. ds solicitud PCT/EP2006/060039

(37) Publicacitn internacional;
Fecha:  05.02.2009
No. Publiczcion : WO 2009/016220

(54) Titule: DERIVADOS DE N-CICLOALQUIL-BENCIL-TIOCAREOXAMIDA & N-CICLOALQUIL-EENCIL-AMIDINA -N-SUSTITUIDA FUNGICIDAS

(57) Resumen:  La prezente invencion se refisre a dervados de N-cicloalquil-bencil-tiocaboxamida o N-cicloalguil-bencil-carbaximidzmida N-

v Jituida, a su procesno dé preparactdn, a su utilizacion coma agentas fungicidas activos, parficularments an forma de compozicionss fungicidaz, y a

métodos para el control di hongos fitopatogenas, sapacialments de plantas, que utilizan 2stos compuesztos o compogiciones.

CONTINUA AL RESPALDO ...
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(12) 1INTERN_ATIONAL APPLICATION PUBLISI—IED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

1

Internaticinal Barean
(4!3) Internaiional Publication D:ale
5 February 2009 (05.02.2009)
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{10) International Publication Number

WO 2009/016220 A1l

(51) Inlernational Patent Classilicafion:

AOQIN 43/08 (2006.01)

CO7D 231/16 (2006.01)
CO7D 231/12 (200E.01)
CO7D 249/0.4 (2006.01)
CO7D» 307/68 (2006.01)

Co7D 207/34 (Z00¢.01)
ADIN 43/36 (2006.01)
AOQIN 43/506 (2006.01)
AOIN 437707 (2006.01)

(21 Infernational Application Nomber:

(22) Iniernational Filing Date:

FPCT/EFZ003/060039

31 July 2008 (31.07.2008)

(74)

(81)

Trazergues (FT). VORS, Jean-Pierye: [FR/FTY; ¢ Llldc
Adanzon, F-G9110 Cainte Foy Las Lyon (FT).

Agent: BALMETREZOL, Ludevic; Bayer CropSeience
CA, Patents & Licensing Depariment, 14-20 mue Pierre
Baizet, EFO163, F-60262 Lyon Cedex 00 (FR).

Designated States (unless otherwise indicated, for evzry
kind of national protection availall:): AB, LG, AL, &AM,
AO, AT, 61U, AT EA,BE,EG, B, EIL, BW, B, BEZ, CA,
CH,CH, COCP, CU S DE, DEL, DM, DD, TZ, BEC, BB,
EG, ES, Fl, 3B, GD, GE, GH, GM, GT, HM, IR, HU, ID,

. IL, I, 12, J§, FF, 13, M, K10, T, ¥, E2, LA, LS, LE

X . E ] h 't ’ ’ 3 1 ’ ) ) + y ) ) n~y

(25) Filing Language nens LI, L3, LT, LU, LY, MA, MD, ME, MG, ME, M1, MW,
! 4 Y ME A ] X AR 3 <

(26) Publication Language: English M, MY, ME, A, TG, 11, 1S, 1T, OM, TU FH,FL, FT,

(30) Priority Data:

(71'

07356104.5 31 July 2007 (31.07.2007) IP
Applicant (for all designated Statzs except E): BAYER
CROPSCIENCE SA [TT/IT], 16 rue Jean-Marie L z2lair,

F-Go009 Lyon (FI).

(84) Designated States (unless

A NI

o, IS, U, 5C, I, 8, 5G, 8L, 5L, 5M, 5T, 3V, 37, T3,
™, T, TR, TT, TZ, UA, UG, UG, UZ, VC, '\’11, IA, ZM,
wW. :

otherwice indicared, for every
kind af regional proicciion available): AT (BW, GH,
GM, X, LS, MW, MZ, 1i4, ZD, 8L, 83, TZ, UG, ZM,

ZW), Buracian (AM, AT, B, Y3, T22, MD, P1J, TJ, TM),

) Eumopean (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK, EE, B3, F1,

== (72) Inveniors; and Fr, GE, G, HI, HU, IE, 1S, IT, LT, L1J, LV, MC, MT, ML,
{75) Inventors/Applicants (for US only): DESBORDES,

Philippe [FDJFT]; 5 avenuz Géndial Broczet, P-60006
Lyon (FI). GARY, Stéphanie [FF/FE]; 9 rwe Simon
Euizzon, F-60410 Champagnz An Mont Dor (FT).
GROSJEAN-COURNOYER, Marie-Claire [FT/FT];
Le Titve Collongz, Touie d'Albigny, F-69250 Coris An
Mont D'oir FT). I]_\RTMANN Benoit [FTU/FR); 113
Lis rue du Commandant Charcot, F-€9110 Saintz Foy
Les Lyon (IT). RINOLFIL, Philippe [FIVFL]; Tési-
denee le Cotean, lieu dii la Celleiidre, F-69320 Chatillon

10, FL, PT, [0, 3E, 51, 3K, TR), OAT (EF, EJ, CF, ©G,
Cl, CM, G, G, 3G, GW, ML, M, 1TE, 817, TD, TG).

Declarations under Rulc 4.17:

as o applicani’s endiileinent io apply for and be granizd a
paeene (Rule -1.17(ii))
af inveniorship (Ruls . 17(iv))

Published:

with internaiional sz2arch repori
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54) Title: FULIGICIDAL 122 CLOALY VL EOUCYL-THIOCATTE
TITUTED-AMIDRTE DEMIVATIVES

OEAMIDES O H-CYCLOALY.YL-BENZYL-IT -CUE-

1 P : (87) Abstract: The przcent invention elates to H-cycloalkyl- benzyl-thiccarbos-
pd amide or 1T-cycloalkyl-benzyl-2T-cubstituted-caboximidamicls amide derivatives
A Pll |\ |J *)n H of formanla (I) wherzin A reprecenis a caibo-linked, on: almal‘,d or p_.quy sato-

2

ulll.,d, Z-membered heterocyelyl; T errucm, SR B LR S R R R B B i P\b or 1-C17,
= reprecenic aCs-Cy-cyclealkyl and 25 27, M and luu}_ucﬂclll various cuuctitueits;
their pro"a:s of preparation; thelr use as fungicide active agents, pacticularly in the
form of fungicide comporitions and methods for the control of phytopathogenic

ungi, notably of plants, ucing thece compounde or comporitions.
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‘WO 2009/016220

PCT/EP2008/060039

i FUNGICIDAL N CYCLOALKYL-BENZYL- THIOCARBOXAMIDES OR
P N- CYCLOALKYL BENZYL-N' -SUBSTITUTED-AMIDINE DERIVATIVES

t
DESCRIPTION

|p| seent invention relatzs to N-cycloalbyl-banzyl-thivcarbosamide or H-cycloallyl-banzyl-N-
sub.s;utuled*c:arl:u):-tumnclarmd-‘: amide darivatives, their process of preparation, their use as
fungif-::ide active agents, particulardy in the form of fungicide compositions, and miethods for the
contu!'ol of phytopathogsnic fungi, notably of plants, using these campounds or compositions.

It II'Il'—III.:xlh nal patent application WO-96/22449 certain 2-pyridyl-misthylerie-thiocarbo<amics

derl\.llatlvas arz generically embraced in a broad disclosurs of nimerous compounds of the
following formula:
|

1
|

| . - -
wherain . repressnts halogsn, W can mspresent a sulphur atom, R can represent C-Cy-allyl,
i
R -an represent Cue-Cr-oychialkyl and R can raprasent various substituents among that phenyl.
How-;Vn-.r this document doss not spedilically discose nor suggest to salect such compounds

wherzin the nitrdgen ata i of the thiccarbo-amide rasidue can be substituted by a cycloalkyl.

In internaticonal patent applicatio 1 WO-OR/09S 125 cartain 2-pyridyl-methylene-thiocarao-amida
darivatives ars genarically embraced in a broad disclosurs of numerous compounds of the
following formula:

|
wI1§:r-;~in W can represent a sulphur atom, Y can reprezent M-cycloalbyl and R7 car Pepresent
| . .
ious subztituents among that phanyl. However, this documsnt doss not specifically disclozse
nor euggast o sslect such compounds wherein the nitrogen atom of the thiccarbo-zamide

rcsﬁ ue can be subetitutad by a cycloalkyl,
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International patent application. WO-06/120224 discloses 2-pyridyl-methylene-carboxamide

derivatives of the following formula:

there was no hint in this document to prepare the fungicide N-benzyl-(thiocarboxamide or

carboximidamide) derivatives according to the invention.

It is always of high-interest in agriculture to use novel pesticide compounds in order to avo

to control the development of resistant strains to the active ingredients. It is also of high-inte

d or

rest

to use novel compounds being more active than those already known, with the aim of

decreasing the amounts of active compound to be used, whilst at the same time maintaining

effectiveness at least equivalent to the already known compounds. We have now found a new

family of compounds that possess the above mentioned effects or advantages.

Accordingly, the present invention provides N-cycloalkyl-benzyl-thiocarboxamide or

cycloalkyl-benzyl-N-substituted-carboximidamide derivatives of formula (1)

1

z
|
A N
\ﬂ/z2 _ZS

0

)

n

wherein

e A represents a carbo-linked, unsaturated or partially saturated, 5-membe
heterocyclyl group that can be substituted by up to four groups R ;

e Trepresents S, N-R?, N-OR? N-NR?R” or N-CN :

o 7' represents a non-substituted Cs-Cy-cycloalkyl or a Cg-Crcycloalkyl substituted by,
. 1

red

up

to 10 atoms or groups that can be the same or different and that can be selected in the

list consisting of halogen atoms ; cyano ; C,-Cg-alkyl ; C4-Cg-halogenoalkyl compris
!

ing

up to 9 halogen atoms that can be the same or different : C1-Cgalkoxy ; C1-b8-

halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

C4-Cg-alkoxycarbonyl ; C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl eomprising up to 9 halog

en




()}

N

WO 2

009/01

16220° 3 PCT/EP2008/060039
atoms that can be the sams or differsnt | C-Ceallylaminooarbanyl ) dlisZ-Cg-
alkylaminocarbonyt ;
72 and =%, that can be the same or different, represent & hydrogen atom ; Cy-Ce-allyl ;
ComCig-albanyl ; Ca-Coallynyl ; cyano ; nitro ; a halogen atom ;) C-CTe-albosy ;) o Cg-
albenylowy 3 CaZg-albynylony | Co-Comoycloalbyl ) C-Co-albylzulphanyl ; aminc ; Oy-Cp-
alkylamino ; di-C-Ce-alkylaming ; G- t,,«-all""y-:arhuu iyl Co=Cgralbyloarbamaoyl | di-C-
Ca-alkylcarbamoyl ; MN-Cy-Ce-allyl-C -Ce-alloxycarbamoyl ; or
2% and 2 togsther with the carbon atom 1 that they are linked can form a substitutsd or
non substituted G -Cr-cycloalkyl

, that can be the same or different, represents a halogen atom ; nitre ;) cyano
hydrowyl ; sulfanyl ; amino | pentaflucro-AG-zulfanyl ; C,-Ca-allyl | C‘.,-Ce-halc;genoalltyl
comprising up to 9 halagen atoms that can e the same: or different | C-Cg-alkylaming ;
ci-C-Coalkylaming ; C-Ceralkary | C-Ce-halcgenoalloayy comparising up to 9 halogen
atoms that can be the same or different ;) O -Cealboy-2g-Ce-albyl G-
alkylsulphanyl ; G- -;halcg snoalbylzulphanyl -umpncmcl up o 9 halcgen atoms that
can be the same or different ; Co-Ce-albznyl ; C-Ce-halogenoalbenyl comprising up to 9
halzgen atoms that can b the same or different | Go-Co-allbynyl | Co-Ce-halogencall:ynyl
comprising up 0 9 hakugen atoms that can be the same or differant Gp-Ce-alkenyloey ;
Co-Cg-halogencallznyloxy comptising up to 9 halsgen atoms that can be the sams or
diffizrznt | Co~Cgalkynylony | CoCohalogenoalbynylosy comprizing up 1o 9 halagen
atoms that can be the same or diffsrant ;| C-Cr-oycloalbyl ;| Co-Cr-cycloalbyl-Ca-Cg-
alkyl ; Ci-Co-halogenocyclzalkyl comprizing up o 9 halagen atoms that can be the
Same oF clifrerent ; formyl ;. formylory  formylamine ; carbory ;) carbamaoyl ; N-
hydro=ycarkamoyl ; carbamats ; (hydresyimino)}-Ci-Cg-alkyl 3 Gi-Ce-alliylcaronyl ; Cy-
C-halogenoalkbylsarbonyl comprising up o 9 halogen atoms that can be the same or
differant ; Cy-Ce-alkylearbamaoyl ; r.l|-t_;..-u_.,.g_-aII-:yI-:arban*.-:-yl ; H-Cy-Ce-albyleycarkamayl ;
Cy-Cgmalkomycarbamoyl ; H-Cy-Ce-alkyl-Cy-Co-alkcmyoarbamoyl ; Gy-Ce-albomycarbonyl ;
C-Czrhalogenoalkorycarbonyl comprizing up 1o 9 halogen atome that can be tha same
or different ;  CoCgalbylaminccarbonyl ; Ji-Ci-Ceallylaminocarbaryl ; Cy-Cg-
alkylcarbonyla:y ; Gi-Ce-haloganoalkyloarbonylocy comprizing up to 9 halogen atoms
v GG
halogenaoallylzarbonylaming comprising iz b 9 halogen atoms that can be the same or

that can be the same  or  different ;)  C-Cegallylcarbonylaming

different ;| Ci-Cgallylaminocarbonylory  di-Gi-Ce-albylaminocarbonylosy ;) Ge-Oa-
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alkyloxycarbonyloxy; C4-Cg-alkylsulphenyl, C1-Cg-halogenoalkylsulphenyl comprising up

to 9 halogen atoms that can be the same or different, Cs-Cg-alkylsulphinyl, C,

Ce-

halogenoalkylsulphinyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or

different, C4-Cg-alkylsulphonyl, C+-Cg-halogenoalkylsulphonyl comprising up to 9

halogen  atoms that can be the same or different, C;-Cg-alkoxyimino, (Ch-Ce-

alkoxyimino)- Cq-Cg-alkyl, (C+-Cg-alkenyloxyimino)- C1-Cg-alkyl, (Cy-Ce-
alkynyloxyimino) C,-Cg-alkyl, a (benzyloxyimino)-C,-Cg-alkyl ; tri(C4-Cg-alkyl)silyl ;
tri(C-Cg-alkyl)silyl- C1-Cs-alkyl ; benzyloxy that can be substituted by up to 5 groups Q ;

benzylsulfanyl that can be substituted by up to 5 groups Q ; benzylamino that ca
substituted by up to 5 groups Q ; naphtyl that can be substituted by up to 6 groups
phenoxy that can be substituted by up to 5 groups Q ; phenylamino that cart1

be
Q;
be

substituted by up to 5 groups Q ; phenylsulfanyl that can be substituted by up ito 5
groups Q ; phenylmethylene that can be substituted by up to 5 groups Q ; phenylithat
can be substituted by up to 5 groups Q ; pyridinyl that can be substituted by up to |four

groups Q and pyridinyloxy that can be substituted by up to four groups Q ;

two substituents X together with the consecutive carbon atoms to that they are lir

ked

can form a 5- or 6-membered, saturated, carbo- or hetero-cycle, that can be substituted

by up to four groups Q that can be the same or different.;
nrepresents 1,2,3,40r5;

R, that can be the same or different, represents a hydrogen atom ; halogen ato

cyano ; nitro ; amino ; sulfanyl ; pentafluoro-A-6-sulfanyl ; C+-Cg-alkylamino ; di-C,

m;
Ce-

alkylamino ; tri(C4-Cg-alkyl)silyl ; Cs-Cg-alkylsulfanyl ; C1-C8-halogenoaIkylsulfanyl

comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C1-Cg-alkyl ;

Ci-

Ce-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different :

C,-Cg-alkenyl ; C,-Cg-halogenoalkenyl comprising up to 9 halogen atoms that can

be

the same or different ; C,-Cg-alkynyl ; C2-Cg-halogenoalkynyl comprising up to 9

halogen atoms that can be the same or different ; Cy-Cg-alkoxy ; C-Cg-halogenoalk
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C2 Cg-alkenylo
Co-Cgalkynyloxy ; C5-Cy-cycloalkyl ; Cs-Cr-cycloalkyl- C4-Cg-alkyl ; C1-Cg-alkylsulphin
C+-Cg-alkylsulphonyl  ;  Cy-Cgalkoxyimino (_C1-Ca-aIkoxyimino)—C1-CB-alkyl

(benzyloxyimino)-C,-Cg-alkyl ; phenoxy ; benzyloxy : benzylsulfanyl ; benzylamino

naphtyl ; halogenophenoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same

different ; C4-Cg-alkylcarbonyl ; C4-Cg-halogenoalkylcarbonyl comprising up to 9 halog

OXY
Xy 5

yl;
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atoms  that can be the same or different ;  C-Ceallborycarbonyl ; Ci-Za-
halogenoallcycarbonyl compriging up to 9 halogen aloms that can bs the same or

diffzrernt ; Go-Ce-allylaminocarkanyl ; di-Cy-Ce-alkylaminccarbonyl ;

F2 and R°, that can be the same or diffzrent, raprasant a hydrogen atom ; Cy-Cg-alkyl ;
Cy-Ce-halogenoalkyl comprizing vp to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; G-Cgalbory-Ci-Comalbyl | CaCp-albeznyl ;) CoZe-halogencallanyl comp 'I‘IHI.I 19
up to @ halogen atoms hat can be the same or diffarent ; Co-Cealbynyl ; CGo~Cp-
halogenoalkynyl comprising up t 9 halagen atoms thal can be the same o different ;
C;f-C:7--:~.ycloa|ltv| Ce-Cormtyuloallyl-Co-Coralkyl ; Ca-Cr-halogenooyclmallyl comprizing up

9 halogen atoms that can bs the same or diffzrent ; formyl ; ©-Ca-alkylzarkonyt ; -
C;.-h:alogen.:aalkyl-::arbonyl comprising up to 9 halogen atoms that can ke the same or
different ; G-Cealkylsulphonyl | Ci-Ce-halogenoalbylsulphonyl comprising up o 9
halogan atoms that can be the same or diffsrent ;) phenyl that san ke substituted by up
to & groups (1 ; naphthyl that can bs substituted by up to 6 groups O ; phenylmethylzne
that can be substitutad by U to & groups O ; phenylsulphonyl that can e substituted by

up to 5 groups Q

G, that can e the sams or diffzrent, represents a halogen aton | oyanc ; nitrd | Cq-Ce-

allyl ; Cy-Cealbory 5 Ci-Gealbylzulphanyl | Cy-Cg-habogzncalbyl comprising up @ 9,

halogen atoms that can be the same or differant ; C,-Cg-halogenoalbory comprizing up

to 9 halogen atoms that can be the same or different | tri(G,-Colalkylzilyl and tri(Cy-
Colalkylsilyl-C-Ce-alkyl ;

| as salts, H-oxides, metallic compls-es, metalloidic comple-es and optically active or

netric isomers thereof,
Any|of ths compounds according to the invention can s-ist in ong or more optical aor chiral
iscrmer forms depanding on the number of asymmstric centres in the compound. The invention

thus re

"scalzi

lates aqually 1o all the optical iscmers and 1o thedr racemic or scalemic mitures (the term

nic” denotes a miture of enantiomers in diffzrent proportions), and o the mictures of all

tha poszible sterzcisomers, in all proportions. The dizsteradizamers andior the optical isomers

canl b separated according to the methods that are Fnown per 2 by the mzan ordinary stilled in

the lart.

'
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Any of the compounds according to the invention can also exist in one or more geometric

isomer forms depending on the number of double bonds in the compound. The invention| thus

relates equally to all geometric isomers and to all possible mixtures, in all proportions.

The

geometric isomers can be separated according to general methods, that are known per se by

the man skilled in the art.

For.the compounds according to the invention, the following generic terms are generally lused

with the following meanings:
» halogen means either one of fluorine, bromine, chlorine or iodine ;
» heteroatom can be nitrogen, oxygen or sulfur ;

» any alkyl group, alkenyl group or alkynyl group can be straight or branched ;

» inthe case of an amino group or the amino moiety of any other amino-containing group,

substituted by two substituents that can be the same or different, the two substituents

together with the nitrogen to that they are attached can form a heterocyclyl group,

preferably a 5 to 7-membered heterocyclyl group, that can be substituted and

contain other hetero atoms, for example morpholino or piperidinyl.

Preferred compounds according to the invenﬁon are compounds of formula (I) wherein |A is

selected in the list consisting of:

- a heterocycle of formula (A")

(A"

wherein :

can

R’ to R® that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom : Ci+Cs-

alkyl ; C+-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different

C+-Cs-alkoxy or C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the sa
or different ;

- a heterocycle of formula (A?)

me
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(A%

wher1ein :

R e B - i e A iEE ot .

Y 1o B2 that can be the same or different represent a hydrogzn atem ;) a halogen atom ;) C-Cs-
all-‘.yl;; Cq-Ce-halogensalky! comprizing up to @ halagen atoms that can be the sams or differant ;
Cy-Cemalkory of Cy-Ce-halogenoalkory compriging up to @ halogen atoms that can be the same

or different ;

- a hsteracycle of formula (A%
|
1 7

N

l
R®

(A%)
wherein :
7o [ N T -
R’ represents a hycrogen atom ; a halogen atom ; C-Ce-alkyl | Ci-Cs-halagencalkyl comprising
up 1o 9 halogen atoms that can bz the sams or different | Ci-Ce-allory or Cy-Ce-halogenoall oy

comprising up to @ halogen atoms that can ba the same or differant |

Re r]-';presenls a hydrogen atom or a Ci-Cs-allyl |

1
|
-a ﬁetero-:ycle of formula (A“)

(A%)

wherein :

9. 11 . - . - P 1 T S :
P 1o B that can be the game o differant repressnt a hydrogen alom ;& halogen aton ;) ©-Cs-

altyl ; aming ; Cy-Ce-alkoxy | Ga-Ce-allylsulphanyl | Zy-Cs-hiadogenoalbyl comprising up 1o 9
halogen atoms that can ba the game or differant or Cy-Ce-halogenoall ey camprising ue © 9

halsgen atoms that can be the same or different ;

I
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- a heterocycle of formula (A%

R13 / s \ R‘|4

(A%)

wherein :

R'? and R" that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom
Cs-alkyl ; C4-Cs-alkoxy ; amino ; C,-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms tha
be the same or different or C,-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that ca
the same or different ;

R' represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; Cy-Cs-alkyl ; C,-Cs-alkoxy : amino : C
halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C

halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

- a heterocycle of formula (A%

R
A
F@
(A°)

wherein :

R' represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; a cyano ; C4-Cs-alkyl ; C4-Cs-alkoxy ; C;
halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C,
halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

R and R that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom ;
Cs-alkoxycarbonyl ; C,-Cs-alky! ; C,-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms
can be the same or different or C,-Cs-halogenoalky! comprising up to 9 halogen atoms that
be the same or different ;

RY represent a hydrogen atom or C4-Cs-alkyl ;

- a heterocycle of formula (A”)

_Cs-
Cs-

Cy-
that

can

; Co-
t can

n be

1-Cs-
1-Cs-
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(A))

wherein :

R represents a hydrogen atom or a Cy-Ce-alkyl

F20 te, P2 that can b the same or differant represent a hydiogen atom | a halogen atom ;) Cy-
Cealkyl or Ci=Ce-halvgenoalkyl compriging up to 9 halogen atoms that can be the same or

different ;

- a heterocycle of formula (A%

(A%)

wherein :

23 e e - TR, . S PR -~ - -
R ;rr:.[..nn:s.»:nts a hydrogen atom ; a halogen atom ; Cy-Ce-alkyl or C-Ce-halogenoalbyl

c-:'n1tprising up to & halogen atoms that can ke the same o differant ;

F,.'Z4|_ o t‘:,, i.'.i.-;. ft-» ...“"~_"'- PRTH P . o - . - ..
Y irgpresants a hydrogen atom or Gy-Cg-alkyl or Ci-Cs-halogensalkyl comprizing up to 9

haldgen atoms that can be the sams or different ;

- a helerooyalz of farmula (Ag)

| (A°)
wh%zrein :
2 represents & hydrogan atom ; a halogen atom ; C-Ce-albyl or Ci-Cs-haloganoaibyl
cc-n!’nprising up 1o 9 halogen atoms that can be the same or differsnt |
F:zel repregents a hydrogen atom ;| Gy-Ce-allyl or CGi-Ce-haloganoallyl comprising up to 9

halogen atoms that can ba the same or different

/3
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- a heterocycle of formula (A1°)

(A™)
wherein :
R¥ represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C,-Cs-alkyl or C4-Cs-halogeno
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;
R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C4-Cs-alkyl ; C,-Cs-halogeno
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different : C4-Cs-halogenoal
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; amino ; C1-Cs-alkylar
or di{C,-Cs-alkyl)amino ;

- a heterocycle of formula (A'")

R.SO/( \ R%®

S
(A"
wherein :

alkyl

alkyl
koxy

mino

R* represents a hydrogen atom ; a halogen atom : C4-Cs-alkyl ; C,-Cs-alkoxy ; C,-Cs-

halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or.C4+Cs-

halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;
R* represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; Gi-Cs-alkyl ; Ci-Cshalogenos
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C1-Cs-halogenoalk
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; amino ; C+-Cs-alkylary

or di(C4-Cs-alkyl)amino ;

- a heterocycle of formula (A"?)

Iky!
oXy

ino
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wherein :
P?1

represents a hydrogen atom or a C-Cs-alkyl

F2orepresents a hiydrogen alom ; a halogen alom ; Co-Cs-albyl or Zy-Ts-halogenasalby)
comprising up to 9 halogan atoms that can be the 2ame or different ;

R¥ represends a hydrogen atom | a halogen atom | a nilro ; Gy-Ce-allyl ) Gi-Cealliony ) Cy-Ce-
I'ualoéenoalltcr-:y comprising up 1o 9 halogen atomes that can be the same or different or O4-Cs-

halegenoalkyl comprising up 1o 9 halsgen atome that can be the same or diffsrant ;

- a heterocycls of formula (A™)

(A™)

whefein :

R™ reprasents a hydrogen atom ;5 a halogen alom  Gi-Ce-albyl | C3-Co-oycloallyl ; C-Cp-
I‘ualqge'.nc-alkyl comprising up © 9 halogen atoms that can be the saﬁie of differant ; 5y-Ce-
alkory ; Ga-Ggalkynyloxy or Gi-Cg-halogencalkaxy comprising up to @ halogen atoms that can
be t"v:—: same or differant ;

R ]re|:~rese,nls a hydrogen atom 5 a halogen aton ; S-Camalkyl ;) @ cyano ;) C-Ceallony ; Ci-Ce-
alkyleulphanyl ; Cy-Ce-halogenoalkyl comprising ul o 9 halogen atoms that can be the sams or
diff-iren‘;t ; Gy-Gerhalogenoalliory comprising up 1o 9 halogen atoms that can be the same or
«:Iiffr:‘rent - amiin | Gi-Cs-alkylaming ar di(S-Cs-allyhaming ;

R®represents a hydrogen atom or Cy-Cs-alkyl ;

-a I}eteroc;y':.le of farmula (A™)

wherein :

Iy
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R¥ and R* that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom

; Co-
Cs-alkyl ; C4-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the sanme or
different ; C,-Cs-alkoxy or a C,-Cs- alkylsulphanyi ;
R® represents a hydrogen atom or C,-Cs-alkyl ;
- a heterocycle of formula (A'®)
R
N/ \ 40
~ o ~R

(A™)
wherein : v
R* and R* that can be the same or different represent a hydrogen atom : a halogen atom |; C,-
Cs-alkyl or Ci-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or

different ;

- a heterocycle of formula (A'®)

'

N 43
0 R™

(A™)
wherein :

R* and R* that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom ; C,-

Cs-alkyl ; C4-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or

different or amino ;

-a heterocycle of formula (A"

R45 R44
N
(A"

wherein :
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I

C‘--all yl or Gi-Ce-halogenoallyl comprizing up io @ halogzn atoms that can bes the same or

dlffel‘ent ;

- a helerocyrls of farmula (A18)

: / \
N\S RS
(A™)

whetein :

47 T SO - -~ -
K ll‘upllssﬁnls a hydrogen alom ;o a halogen atom ;) Ce-Cgalkyl or Ci-Ce-halogenoalkyl
-“rarrTJnalng up b 9 halogen atoms that can be the sans or diffarent ;

R represents a hydrogsn atom 5 a halogan atom ;) C-Csealkyl ; Gi-Ce-halogznoathyl

|
umpnclng up to B halogen atoms that can be the same o different or Cy-Ce-albylsulfanyl ;

|
allﬂ terocycle of formula (A %

i R R

!

| N

~

| S

f (A19)
Wllcluln

e de ® that can bs the same or diffzrent represent a hydrogen atom ; a halogen alon | Cy-

7|| b G-Csmalbary ; Co-Ce-halogenoalkary comprizing up o 9 halogen atoms that can be

the Sanms or different or C-Ce-halogenoalkyl comprizing up to 9 halogen atoms that can be the

sa Me o r different ;

!
{
- & hetsronyals of formula (A%)

i
i
i
i
|
|
i
i
|
I
whlereln :
{
l

1y
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R* and R*' that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom|: G-
Cs-alkyl ; C1-Cs¥alkoxy ; C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be
the same or different or C,-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the

same or different ;

-a heterocycle of formula (A%")

52

D

N S
\N/

(A*)
wherein :

R represents a hydrogen atom ; a halogen atom : Cs-Cs-alkyl or C4-Cs-halogeno
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different.

alkyl

-a heterocycle of formula (A%)

(A%)
wherein :
R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom : C+-Cs-alkyl or Cs-Cs-halogenoalky!
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different.

=

Na N

-a heterocycle of formula (A%)

‘ \RSS
R

(A%)
wherein :
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F4

l
R uu'uJ I"RB that can be the same or differznt reprasent a l-y-h- gen atom ; a halog:sn atom

dlf‘fE:l’F'nt ;

55 =
F n':pn:s._
I
I

is a hydrogsn atom or Cy-Cs-alkyl |

-a I'.e;terocy-::le of formula (A%*)
! R

N
Y \Rsa
59

R
| (A%%)
wherein :
R %md R (hat can be the sams o differsnt raprasent a hydragen atom ; a halogen alom ; G-

N

Ce-albyl or G-Ce-halagznoalkyl comprising up to 9 halcgen atoms that can be ths same or
different ;
R feprasents a hydrogen atom or Gi-Cs-alkyl ;

60 61

|
|

-ah #‘:e' ydt:'uffuﬂuma(A %)
}
\
|
! N~ N
| .

.62
R

I
1’ ) (Azs)
whérein :
Rso,ancl R* that can be the same or differznt represent a hydrogzn atom ; a halsgen atom ; G-
f-all yl o Cy-Ce-haloganoatkyl comprising up to 3 halogen atoms that can be the sama or
dlffr:.runt
P & r-—| wresants a hydrogen atom or Cy-Ce-alkyl

i

-a hetsrooyole of formula (AZB)

4
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(A*)

wherein :

R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C4-Cs-alkyl ; Cs-Cs-cycloalkyl ; Ci-Cs-

halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; Ci-Cs-

alkoxy ; C,-Cs-alkynyloxy or C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that
be the same or different ;

can

® represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C1-Cs-alkyl ; a cyano ; Cy-Cs-alkoxy ; C{-Cs-
alkylsulphanyl ; C+-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or

different ; amino ; C4-Cs-alkylamino or di(C,-Cs-alkyl)amino ;
R™ represents a hydrogen atom or C+-Cs-alkyl.

|
More preferred compounds according to the invention are compounds of formula (1) wherei
is selected in the list consisting of A% ; A®; A and A™ as herein-defined.

nA

Other preferred compounds of formula (1) according to the ‘invention are those wherein T

represents sulphur.

Other preferred compounds according to the invention are compounds of formula () whereln Z

represents a C3-C; cycloalkyl substituted by up to 10 groups or atoms that can be the same or

different and that can be selected in the list consisting of halogen atoms ; C-Cgalkyl ; C,
halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C,4

alkoxy or C4-Cg-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same

1Ce-

Ce-

or

different; more preferably Z2' represents a non-substituted Cs-Cr-cycloalkyl ; even mbore

preferably Z' represents cyclopropyl.

Other preferred compounds according to the invention are compounds of formula (1) wherein

that can be the same or different, represents a halogen atom ; C1-Cg-alkyl ; C4-Cg-halogenoa

comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different : tri(C4-Cg-alkyl)silyl : C,-C

i
{
I
|
{
1
{
t
1
t
i
|
i
|
i
|
i
i
|
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all-cmy or 0-Ca-halogznoallavy comprising up 1o 9 haldgen atorns that can e the same or
different.

Other more preferrsd compounds according to the invention are compounds of formula (1)
wherein two consacutive substituents ¥ togethzr with the phanyl ting form a substiluted or non
eubslitoted  1,2-benzodicowolyl 5 1,2,3 d-slahydro-quino-alingl ;3 d-dihydro-2--1,4-

benzoxazinyl ; 1,3-benzodioxanyl ; indanyl ; 2,3-dihydrobenzofuranyl ; indolinyl.

Cither praferred compounds according to the invention are compounds of forrmula (1) whensin R,
that tan be the same or diffzrent, represents a hydrogen atom ; halogen atom ; ayand ; Cy-Cg-
alkylamine ; di-C-Cealbylaming  bi(C-Ce-albylsilyl | G-Ceallyl ) Cy-Ce-halogenoalkyl
comjpriging up to 9 halogen atoms that can be the same or differznt | C-Cgalkosy C;,-C:s-
halogenoalkoxy comprising up o 9 halogen alomz that can be the same or diferznt | T-Cg-

albyleulfany! ; aming, hydrowyl | nitro ;) C-Ca-alkosyearbonyl | Go-Ce-allynyloey.

The |

to the invention can be combined in various mannare. Thees combinations of preferrad features

above mentioned prefersncss with regard to the substituents of the compounds according

th |uq‘ providz sub-tlasses of compounds according to the invention. Examples of such sub-
classes of praferrad cormpolnds according to the invention can ba combinsd:
L prefered fzatures of A with prefered features of T, 2, 2% 23 v n, Rand Q;

-2

L prefened features of T with praferred features of A, 223 Ran Q

L preferrad features of 27 with preferred fealurzs of A, T, 22 2% 2 0, Rand 3 ;

L preferred features of =2 with prefamed features of A, T, 2, 2% o n, Rand 22 ;

L prefarred features of Z* with praferred features of A, T, 27, 22, n, Fand Q ;

- prafamed features of X with prefarred features of A, T, 2, 2% 22 0, R and Q

- preferad fzatures of nwilth preferred features of T, oL D e Rand G

- praferrzd features of R with prefemed fzatures of A, T, 2', 22 Z“, ¥ rand O

- preferred f»'»aluu cof O with praferred features of A, T, 2", 22 2% L nand R

In these combinations of preferred features of the substituente of the c:orm:-oui‘nds aceording o
the invantion, ths said preferrecl fraturzs can also be sslected among the more preferred
featlureg of each of A, T, 2, 22 22 %, n, Foand Q 20 as o form most prefered subclasses of

compounds according o the invention.

The prezent invention ales relates to 2 procezs for the preparation of compounds of formula (1).
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Thus according to a further aspect of the present invention there is provided a process Pl for

the preparation of compound of formula (I) wherein T represents S, as illustrated by

following reaction scheme :

| z
)
hIl X,

thionating agent A

- - \[(
7

(I : "
Process P1

wherein A, Z' to Z°, X and n are as herein-defined.
Process P1 can be pérformed in the presence of a thionating agent.

Amide derivatives of formula (ll) are known or can be prepared by known processes

example as described in European patent application EP-06/356008.

Suitable thionating agents for carrying out process P1 according to the invention can be sulphur

(S), sulfhydric acid (H2S), sodium sulfide (Na,S), sodium hydrosulfide (NaHS), boron trisu|

(B;S;), bis (diethylaluminium) sulfide ((AIEt,),S), ammonium sulfide ((NH,4).S), phospho

the

for

fide

'ous

pentasulfide (P,Ss), Lawesson’s reagent (2,4-bis(4—methoxyphenyl)—1,2,3,4-dithiadiphosphetane
24-disulfide) or a polymer-supported thionating reagent such as described in J.Chem.Soc.

Perkin 1, (2001), 358,

in the presence' or in the absence, of a catalytic or stoechiometric or more, quantity of a b
such as an inorganic or an organic base. Preference is given to using alkali metal carbona
such as sodium carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbona
heterocyclic aromatic bases, such as pyridine, picoline, lutidine, collidine : and also tert
amines, such as trimethylamine, triethylamine, tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimet
aminopyridine or N-methylpiperidine. '

ase
tes,
te ;
ary
hyl-

Suitable solvents for carrying out process P1 according to the invention can be customary inert

organic solvents. Preference is given to using optionally halogenated aliphatic, alicyclic

or

aromatic hydrocarbons, such as petroleum ether, hexane, heptane, cyclohexa
methylcyclohexane, benzene, toluene, xylene or decalin ; chlorobenzene, dichlorobenze
dichloromethane, chloroform, carbon tetrachloride, dichlorethane or trichlorethane ; ethers, s

as diethyl ether, diisopropyl ether, methyl t-butyl ether, methyl t-amyl ether, dioxa

ne,

e,

l‘Jch

ne,
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tetrahydrofuran, 1,2-dimesthorysthans or 1, 2-disthoryethanz | nitriles, such as aczlonitrile
proplonitile, n- or -butyronitrils or benZonitrile | sulphurovs solvents, such as sulpholans or

carbon disufide.

Wheln carrying out process P1 acconding to the invention, the rzaction temperatures can be

.1 PTITT T e o
varleld within a relatively wide rangs. In general, these processes are camizd oot =t

. I 700 1ENS o
temperatures from 0°C 1o 160°C, prefeably from 100 o 120°C. A way o control the

tzrperaturs for the proceeszs according to the invention is to use micro-wave lechnology.

Frocees P1 according to the invention iz generally carried out urvler atmasphearic pressurz. It is

poszible to operate undear slevated or reduced prassure,

When carying out proness P1 according to the invention, 1 male or an eacass of the sulphur
zquivalent of the thiohating agent and from 1 to 2 maolzs of the base can bz employzd per molz

of the arnide derivative of formula (.

It is'also possible to employ the reaction companents in other ratios. Wark-up is carried out by

known mesthods.

In general, the reaction mixturs is concentratad under reduced pressure. The residus that
»
ramains can be fresd by Enown mathads, such as chromatography or recrystallization, from any
irmpurities that can still ke prasent.
|

- . . . .
According to a further aspact according ta the invention, thers is provided a process P2 for the

p-rel'aratic»n of a compound of formula (1), whersin T is selectad in the list consisting of 1-R®, N-
OR?, 11 IR?R® or 11-Cl1, as illustratzd by the following reaction schems
7|—‘1 [///\ ' S
—H-(X) AL W J
H™ Nx :7"\';/“"" ' + \”/ Al /"IL PN X
~ . RN
- 72 2 T ” 227\ 3
! ' T
l {l (V)
i ) 0)

A

| Process P2

whérein
|
e A o W e WP and B are as harsin-dafined ;

|
|
e P rapresente a chloring atom oF & mathylsulfanyl goup,

13
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In process P2 according to the invention, step 2 can be performed in the presence of anlacid

binder and in the presence of a solvent.

N-cycloalkyl-amine derivatives of formula (Ill) are known or can be prepared by krown
processes such as reductive amination of aldehyde or ketone (Bioorganics and Medicinal
Chemistry Letters, 2006, p 2014 synthesis of compounds 7 and 8), or reduction of imines

(Tetrahedron, 2005, p 11689), or nucleophilic substitution of halogen, mesylate or tosylate

(Journal of Medicinal Chemistry, 2002, p 3887 preparation of intermediate for compound 28).

|
N-substituted carboximidoy! chloride of formula. (IV) are known or can be prepared by known
processes, for example as described in Houben-Weyl, “Methoden der organischen Chemie”

(1985), E5/1, p 628-633 and Patai, “The chemistry of amidines and imidates” (1975), p 296-301.

N-substituted or N,N-disubstituted hydrazonoyl chloride of formula (IV) are known or can be

prepared by known processes, for example as described in Tetrahedron, 1991, 47, p 447 |land
Journal of Heterocyclic Chemistry, 1983, 20, p 225

N-cyano carboximidoyl chloride of formula (IV) are known or can be prepared by known
processes, for example as described in Tetrahedron Letters, 1968, p 5523 and Bioorganic land
Medicinal Chemistry, 2006, p 4723.

Suitable acid binders for carrying out process P2 according to the invention can be inorganic
and organic bases that are customary for such reactions. Preference is given to using' alkailine
earth metal or alkali metal hydroxides, such as sodium hydroxide, calcium hydroxide, potassium

'hydroxide or other ammonium hydroxide derivatives : alkali metal carbonates, such as sodium

carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate ; alkali metal or

. - |
alkaline earth metal acetates, such as sodium acetate, potassium acetate, calcium acetate :

alkaline earth metal or alkali metal hydrides, such as sodium hydride or potassium hydricjie ;
alkaline earth metal or alkali metal alcoolates, such as sodium methylate, sodium ethyléte,
sodium propylate or potassium t-butylate ;and also tertiary amines, such as trimethylam%ne,
triethylamine, tributylamine, N,N-dimethylaniline, pyridine, N-methylpiperidine, N,N—dimetﬁyl-
aminopyridine, ~ diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene (DBN) or diaza-
bicycloundecene (DBU) ; or a polymer-supported acid scavenger (for example as detailed in
http://www.iris-biotech.de/downloads/scavengers.pdf).

It is also possible to work in the absence of any additional acid binder.
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Suitable solvents for canying out process P2 according to the invantion can be customary inert
orgqniw solvents. Prefersnice iz given o using optionslly halogenated aliphatic, alicyclic or

l
Tatl- hydrocarbons,  such  as  patrolzur ather, hesans,  heplane,  oycloharane,

methyleyclohsrane, banzens, toluzns, =ylens or decalin; chlorobenzans, dichlorobanzsne,
I . )
dic hlula.ynv“thane, chloroform, carbon tetrachbzrids, dichloesthzane o ichlorethane ; ethers, such

as (‘Tln.—.thyl ether, diisopropyl ether, methyl t-butyl ether, methyl t-amyl sther, diccans,

t-‘:tralhydrofu.lran, 1,2-dimethoxyethans,  1,2-disthorysthane or anisolz ; nitriles, such as
;o amides, such as [ N-

dimétl'lylformamirJe, P dimethylacetamide,  Hlamethylfonmanilids,  H-msthylpyreolidons or

ac:et-‘:,nilrile, propionitrilz, n- or i-butyronitrile or - Benzonitrile

| . . . .
hesamethylphosphoric triainice | asters, such as methyl acslate or ethyl acstats, sulphoviclas,
i
ch ae dimathyl sulphoxide, or sulphones, such as sulpholans.
|

\

|
Whan carr ying out process PC according to the invantion, the reaction temperatures can be
varied within a relatively wide range. In general, these processes are camiod oul al

1er.1&,.3|~aturrss from 0°2 to 1605, praferably from 10% o 120%2. A way o control the
!

te;rrwerature for the processes according to the invention is to use micro-wave technclogy.

|

Procs

also

wss P2 accomding to the inventicn is generally carried out under atrmospheric pressure. It is
ssibhz to operats undar elevated or reduced pressure.

When carrying out process P2 ac:c:orcling to the invention, the amine derivalive of formula (1)
canbe employed as its salt, such as chicrhydats or any other convenient salt.

Wh l'g' N carrying out process P2 according to the invention, 1 mols or an excess of the amine
derivative of fomnula (1) and from 1 o 2 moles of the acid binder can be employad per mols of
the 7l'l-subslilutecl carbovimidoyl chloride of farmula (IV).

it is% also possibls 1o emplay the reaction componants in other ratios. Work-up is carried wut by
knof\Nn rsthods.

In é-&l‘nnaral, the reaction mizbire is concentrated under reduced pressurs. The rasidus that
rerains can b frecd by Fnown mathods, such as chromatography or recrystallization, friom any
iI’I'IF!UTItIc: that can still be present.

!

|

1

Compounds of forrula (1) according to the invention can be preparsd accoding to the herzin

szoribed processes. It will nevaithaless be undearstood that, on the bagis of his general
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knowledge and of available publications, the skilled worker will be able to adapt these

processes according to the specifics of each of the compounds that it is desired to synthesis

[

In a further aspect, the present invention also relates to a fungicide composition comprising an

effective and non-phytotoxic amount of an active compound of formula (1).

The expression "effective and non-phytotoxic amount” means an amount of composition

according to the invention that is sufficient to control or destroy the fungi present or liable to

appear on the crops, and that does not entail any appreciable symptom of phytotoxicity for
said crops. Such an amount can vary within a wide range depending on the fungus tc

the
be

controlled, the type of crop, the climatic conditions and the compounds included in the fungicide

composition according to the invention. This amount can be determined by systematic field trials

that are within the capabilities of a person skilled in the art.

Thus, according to the invention, there is provided a fungicide composition comprising, as an

active ingredient, an effective amount of a compound of formula () as herein defined and

agriculturally acceptable support, carrier or filler.

According to the invention, the term "support” denotes a natural or synthetic, organic

an

> or

inorganic compound with that the active compound of formula (1) is combined or associatelj to
make it easier to apply, notably to the parts of the plant. This support is thus generally inert and
should be agriculturally acceptable. The support can be a solid or a liquid. Examples of suita[zble

supports include clays, natural or synthetic silicates, silica, resins, waxes, solid fertilisers, wa
alcohols, in particular butanol, organic solvents, mineral and plant oils and derivatives ther
Mixtures of such supports can also be used. '

The composition according to the invention can also comprise additional components
particular, the composition can further comprise a surfactant. The surfactant can be
emulsifier, a dispersing agent or a wetting agent of ionic or non-ionic type or a mixture of s

surfactants. Mention can be made, for example, of polyacrylic acid salts, lignosulphonic 2

ter,

eof.

In
an
uch
cid

salts, phenolsulphonic or naphthalenesulphonic acid salts, polycondensates of ethylene oxide
- !

with fatty alcohols or with fatty acids or with fatty amines, substituted phenols (in partictljlar

alkylphenols or arylphenols), salts of sulphosuccinic acid esters, taurine derivatives (in partict

alkyl taurates), phosphoric esters of polyoxyethylated alcohols or phenols, fatty acid esters

polyols, and derivatives of the above compounds containing sulphate, sulphonate and

phosphate functions. The presence of at least one surfactant is generally essential when

Iar

of

the
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acliv-:r compotnd and/ar the inert support are waler-ingolubls and when the vector agant for the
appli%ﬁatiorn is water. Prafarabily, sufactant content can be cormprized from 5% to 40% by weight
of the composition.

Opl'ic:;nally, additional componsnts can also be includad, =g, protective aolloids, adhesives,

=y Sl

lhiv::l:»i:n.riers, thi-otropic agents, penstration agenls, stabilissrs, sequeastering ageants. More

genelrally, the active compounds can be combined with any solid or liquid additive, that complies

with ilhe usual formulation techniques.
1
I

In g-:a[.neral, the cormposition according to the invention can contain from 0.05 1o 99% by weight
of active campaound, preferably 10 15 70% by waight.
[

i
C;omiposi(icn‘us according to the invention can bz wsed in various forms such as asrosol
diaﬁp-fens.er, capsulz suspansion, ool fogging concentrate, dustable  powchar, emulsifiabla
c-:n‘u:l.-:arutrat-:»., amulgion cil in water, amulsion watzr in cil, encapsulated granuls, fine granule,
flowable concantrate for seed treatment, gas (under pressnrs),gas genarating paoduct, granulz,
hot !fugging concentrale, macrogranule, microgranubz, oil disparsible powder, oil miscible
flowablz concantrale, oil miscible liquid, pasts, plant redlet, powider for dry sesd teatrmznt, seed
cc-at?ed with a pesticide, solublz concentrate, soluble powder, solution for ssed treatment,
susp:;ensic;n concentrate (flowabhz concentratz), ultra low volurme (ULVY) ligquid, ultra low volume
(ULV) suspension, watsr disparsiblz granules or tabletz, waler dispezraible powdear for slurry
treatment, wabsr soluble granulzs or tablzts, water soluble powder for seed treatment and
wetliable. powdar. Thess compositions includs not only compositions that are ready to be
appl:ied o the plant or seed to bz trsated by means of a cuitable device, such as a spraying or
du.s:t:ing devies, but aleo concentrated commercial compositions that must be dilubed befora
appl;icaticvn tii the crop.

.

I

|

The

compounds according to the inventizn can also b mized with one or more insecticide,
fungiic:i-:le, bactericide, attractant, acaricide or pheromone adive substance or other compounds
withi hiclogical activity. The miztures thus obtained have normally a broadensd spectrum of
acii\:/ily. The miures with other fungicide compounds ar: particularly advantageaus.

E:-:almples of suitablz fungicide mizing patners can be selected in the following lists:

i
I
|
|
}
:
I

(2%
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(1) Inhibitors of the nucleic acid synthesis, for example benalaxyl, benalaxyl-M, bupirimate,
clozylacon, dimethirimol, ethirimol, furalaxyl, hymexazol, - metalaxyl, metalaxyl-M, ofu}ace, '
oxadixyl and oxolinic acid. I

(2) Inhibitors of the mitosis and cell division, for example benomyl, carbendazim, chlorfenaézole,
diethofencarb, ethaboxam, fuberidazole, pencycuron, thiabendazole, thiophanate, thiophaliwate-
methyl and zoxamide. 1

(3) Inhibitors of the respiration, for example diflumetorim as Cl-respiration inhibitor: bixrilfen,
boscalid, carboxin, fenfuram, flutolanil, fluopyram, furametpyr, furmecyclox, isopyrazam (9R-
component), isopyrazam (9S-component), mepronil, oxycarboxin, penthiopyrad, thifluzamid?e as
Cll-respiration inhibitor; amisulbrom, azoxystrobin, cyazofamid, dimoxystrobin, enestrobiurin,

famoxadone, fenamidone, fluoxastrobin, kresoxim-methyl, metominostrobin, orysastrc_Lbin

|

i

(4) Compounds capable to act as an uncoupler, like for example binapacryl, dinocap, fluazinam
i

and meptyldinocap. ' i
(5) Inhibitors of the ATP production, for example fentin acetate, fentin chloride, fentin hydroxide,
and silthiofam. '

picoxystrobin, pyraclostrobin, pyribencarb, trifloxystrobin as Clll-respiration inhibitor.

i
|
|
(6) Inhibitors of the amino acid and/or protein biosynthesis, for example andoprim, blasticidin-S,
cyprodinil, kasugamycin, kasugamycin hydrochloride hydrate, mepanipyrim and pyrimethanil,
(7) Inhibitors of the signal transduction, for example fenpiclonil, fludioxonil and quinoxyfen.

(8) Inhibitors of the lipid and membrane synthesis, for example biphenyl, chlozolinate,

edifenphos, etridiazole, iodocarb, iprobenfos, iprodione, isoprothiolane, procymidone,

propamocarb, propamocarb hydrochloride, pyrazophos, tolclofos-methyl and vinclozolin.
(9) Inhibitors of the ergosterol biosynthesis, for example aldimorph, azaconazole, bitertanol
bromuconazole, cyproconazole, diclobutrazole, difenoconazole, diniconazole, diniconazole-M

dodemorph, dodemorph acetate, epoxiconazole, etaconazole, fenarimol fenbuconagme
H t

fenhexamid, fenpropidin, fenpropimorph, fluquinconazole, flurprimidol, flusilazole, flutriafol
furconazole, furconazole-cis, hexaconazole, imazalil, imazalil sulfate, imibenconazole
P H

ipconazole, metconazole, myclobutanil, naftifine, nuarimol, oxpoconazole, paclobutraizol

pefurazoate, penconazole, piperalin, prochloraz, propiconazole, prothioconazole, pyributicérb,
pyrifenox, quinconazole, simeconazole, spiroxamine, tebuconazole, terbinafine, tetraconaziole,
triadimefon, triadimenol, tridemorph, triflumizole, - triforine, triticonazole, uniconaziole,
viniconazole and voriconazole.

(10) Inhibitors of the cell wall synthesis, for example benthiavalicarb, dimethomorph, ﬂumoni'ph

iprovalicarb, mandipropamid, polyoxins, polyoxorim, prothiocarb, validamycin A, and valiphen

3

al.
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(1) ?nhibitors of the mealanine biozynthasis, for exampls carpropamid, diclocyrnet, fanoxanil,
pl'nthg—]{lide, pyronuilon and tricyclazols,

(12) :L“:ornpc-uncls capalble to induce & host Jdefsnce, like for example acibanzdolar-S-methyl,
probénazde, and tiadinil.

(12) Sompounds capablz to have a mullizite action, lile for exampls bordeaus: mivturz, caplafol,
a::apté;m, chlorcdhalonil, copper naphthenate, copper oxide, copper coychlorids, copper
preparations such as copper hyidro<ide, copper sulphate, dichloluanid, dithiznon, doding,

dc:,dirf:e frze base, ferbam, flucrofolpet, folpet, guazating, guacatine acelatz, iminoctadine,
t

imincl',c'.laclinv:— albasilats, iminoctadine  triacetats, mancopper, mancozzbh, maneb, metiram,
metitam =inc, oxine-coppar, propamidine, propinsb, sulphur and sulphur preparations including

calv::i;ijm polysulphids, thiram, tlylfluanid, Zineb and Ziran.

{ 4);Furlher compounds like for s=ampls 2,2-dibutyl-G-chlorothisnc[Z, 2-A) pyrivsidin-4(2H-ona,
ethyi (22)-3-amino-2-cyanc-3-phenyiprsp-2-ancats, H-[2-(1,3-dimsthylbuiy)phenyll-S-luore-1,3-
r_|imeithyl-1 H-pyrazolz-d-carboxamidz,  H-[2-[1,1-bi(cyclopropyl)-Z-ylphenyl)-2-(diflusrometiyl)-
1 -mmf:lhyl- 1H-pyrazole-d-carba-amide, (RE)-2-(2-{[E-(Z-chlora-2-mathylphenosy }-5-
flusropyrimidine-d-yllaxy) pheny-2-(mathoryiming-tH-methylethanarnide, (CE)-2-(2-(((ZE,3E)-4-
2,G-fclic.hIorr.,phenyl)lz-ul-B-en-Q-ylidene]amino}c-:~'.y)mrsthyl]phenyl}-2-(metl’.o:-tyimino)-N-
metl?’nylelhanamide, 2-chiloro-1 -01,1,3-trimethiyl-2, 3-dihydro-1H-indsn-d-y)pyridine-3-
carbwamide,  M-(R-sthyl3,5.5-trimathylcyclohexyl)-3-(Formylamine )-2-hydrosybenzamids,  A-
mathary-2-rsthyl4-(2-((((1E)-1-[3-

(lriﬂ:uorornethyl)phenyl]elhylidene}amino)otay]methyl} phenyl}2,4-dihydro-2H-1,2 4-triazol-3-one,
(CE}2-(metheyiraing)-Hmethyl-2- (- EF1-2-

(triftucrornathyphenyl]zthylidenslaminc josylmethy phenyethanamide, (:E').g_
(me;ll'.o:-:yimino WH-raathyl-2-{Z-[(E)-({1-[3-
(lrifl?uorc-rnelhyl)phenyl]eli1o:~ty}i|'nino)metl‘uyl]|:~henyl}elhanamide, (ZE)-2-12-[([EX1-(3-(E)1-
fluoro-2-phenylxthenyllosylphenylethylidenszlamino) ooy methyllpheny}-2-(rethosyiming)-N-
methylethanamide,  1-(d-chlorophenylFZ-(TH-1,2 d-tiazolk- 1-yleyclohaptanal,  mathyl 1-(2,2-
dimethyl-2, 2-dihydro-1H-indzn-1-vI)-TH-imidazole-S-carbosylate, Heathyl-H-mathyl-H-{2-roethyl-
E»-(ilé‘iﬂ uorormathyl)-4-[2-(trimethylsilyproposylphenyllimidoformarnmide,  F-E-(diflusromathyl)-2-

rathyl-d-[3-(timethylsitylpropasylphsny-H-ethyl-H-methylimidoformamine, 0-L1-[(4-
rn:‘:lfl‘no:»:ypl’neno&:y)melhyl]-f),Q-dimetl'nylpropyl} 1H-imidazole-1-carbothioate,  T-[2-(4-{[3-(4-
ch I»f»ro phenyl)prap-2-yn-1-yljoyl-2-metha-yphenyelhy - 1 2-(methylsulfonylvalinamics, B~
czi‘-l-faro—?"—(4-rrualhylpipe ridin-1-y1)-6-(2 4, 6-tiflucrapheny)[1,2,4 triazolo 1, 5-a]pyrimiding, -
an'.fino-'l 3, -thiadiazole-2-thiol, propamacart-fosetyl, 1-[(4-rnethoxyphancy nedyl)-2,2-

| - -
dimzthylpropyl  TH-imidazole-1-carbosylatz, 1-mizthyH-[2-(1,1,2, 2-strafluoroethosy )phenyl]-2-

Z/
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|
|
|

(trifluoromethyl)-1H-pyrazole-4-carboxamide, 2,3,5,6-tetrachIo_ro-4-(methylsulfonyl)pyridine?, 2-
butoxy-6-iodo-3-propyl-4H-chromen-4-one, 2-phenylphenol and salts, 3-(diﬂuoromethy;|)-1_
methyl-N-[2-(1,1,2,2-tetrafluoroethoxy)phenyl]-1H-pyrazole-4-carboxamide, 3-(d ifluoromethyl)-1-
methyl-N-[2-(1,1,2,3,3,3-hexafluoropropoxy)phenyl}-1H-pyrazole-4-carboxamide, 3/4,5-
trichloropyridine-2,6-dicarbonitrile, 3—[5-(4-chlorophenyl)-2,3-dimethyﬁsoxazolidin-3-yl]pyriéine,
3-chloro-5-(4-chlorophenyl)-4-(2,6-difluorophenyl)}-6-methylpyridazine, 4-(4-chlorophen3)l)—5-
(2,6-difluorophenyl)-3,6-dimethylpyridazine, quinolin-8-ol, quinolin-8-ol sulfate (2:1) (sialt),
benthiazole, bethoxazin, capsimycin, carvone, chinomethionat, chloroneb, cufra})eb,
cyflufenamid, cymoxanil, cyprosulfamide, dazomet, debacarb, dichlorophen, diclomezfine,
dicloran, difenzoquat, difenzoquat methylsulphate, diphenylamine, ecomate, ferimch)ne,
flumetover, fluopicolide, fluoroimide, flusuifamide, fosetyl-aluminium, fosetyl-calcium, fosietyl—
sodium, hexachlorobenzene, irumamycin, isotianil, methasulfocarb, methyl (2E)-2§-{2_
[({cyclopropyl[(4-methoxyphenyI)imino]methyl}thio)methyl]phenyl}-3—methoxyacrylate, mel-thyl
isothiocyanate, metrafenone, (5-bromo—2-methoxy—4-methylpyridin-3-y|)(2,3,4—trimethox]i -6-
methylphenyl)methanone, mildiomycin, tolnifanide, N-(4-chlorobenzyi)-3-[3-methoxy-4- (pro%p-2-
yn-1-yloxy)phenyl]propanamide, N-{(4-chlorophenyl)(cyano)methyl]-3-[3- -methoxy-4- (prop.z‘.yn_
1-yloxy)phenyllpropanamide, - N-[(5-bromo-3-chloropyricin-2-yl)methyll-2,4-dichloropyridine-3-
carboxamide, N-[1-(5-bromo-3-chloropyridin-2-yl)ethyl]-2,4-dichloropyridine-3- carboxamldef N-
[1-(5-bromo-3-chloropyridin-2-yl)ethyl}-2-fluoro-4-iodopyridine-3-carboxamide, N-{(Z)
[(cyctopropylmethoxy)imino][6-(difluoromethoxy)-2, 3-difluorophenyllmethyl}-2- phenylacetam|de
N-{(E)-[(cyclopropylmethoxy)imino][6-(difluoromethoxy)-2,3- -difluorophenylmethyl}-2- 1
phenylacetamide, natamycin, nickel dimethyldithiocarbamate, nitrothal- -isopropyl, octhilindne
oxamocarb, oxyfenthiin, pentachlorophenol and salts, phenazine-1-carboxylic acid, phenothnn
phosphorous acid and its salts, propamocarb fosetylate, propanosine-sodium, proqumaz|d
pyrrolnitrine, quintozene, S-prop-2-en-1-yl 5-amino-2-(1-methylethyl)-4- (2-methylpheny|).3-qxo_
2,3-dihydro-1H-pyrazole-1-carbothioate, tecloftalam, tecnazene, triazoxide, trichlamide,’ 5-
chloro-N'-phenyl-N'-prop-2-yn-1-ylthiophene-2-sulfonohydrazide and zarilamid.

The composition according to the invention comprising a mixture of a compound of formula )

with a bactericide compound can also be particularly advantageous. Examples of suitable

D

bactericide mixing partners can be selected in the following list: bronopol, dichlorophen,

nitrapyrin, nickel dimethyldithiocarbamate, kasugamycin, octhilinone, furancarboxylic acid,

oxytetracycline, probenazole, streptomycin, tecloftalam, copper sulphate and other copper
preparations. }
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The ot .||| wounds of formla (1) 2nd the fungicids composition aceording o the invention can he

us.ad to curatively or preventivaly control the phytopathogznic fungi of plants or crops.

|
|
|
Thu - according 1o a further aspact of the invention, therz is provided a method for curatively or
plaw;ntively controlling the phytapathogenic fungi of planis or crops charactarised in that a
c-:-mpl'-ouncl of formula (1) or a fungicids composition according to the invention is applied to the
saad, the plant or ta the fruit of the plant or to the soil wherzin the plant is grewing or wharzin it
is dvr-lsired to grow.
The Inml hod of treatment acoording to the invention can also ba useful to treat propagation
nutulal such as tubers or rhizomes, but alss saeds, sszdlings or seedlings pricking out and
p|anl|s or plante pricking out. This method of treatment can also be uesful to trzat rocts. The
rnell':ucv-:l of treatment according to the invention can also be useful (o treat the cverground parts
of lh:e plant such as trunks, stems or stalks, lsavaes, flowsrs and fruit of the concemed plant.
o!.g the plants that may becan be protectsd by the method according to the invention,
mentlon may bscan be made of cotton; flax; vine; fruit or vegetablz crops such as Resaceas sp.
(for lnutar e pip fruil such as apples and paars, but also stong fruit such as apricots, almonds
clﬁu‘i peaches), Ribesividas sp., Juglandaczas sp., BPetulaceas sp., Anacardiaceas sp.,
Fag?::- sp., Moraceas s, Oleaceas sp., Actinidaceae ep., Lawaceas sp., Musaceas sp.
i netance hanana trees and plantins), Rubiacese sp., Theaceas sp., Starouliczas sp.,
Rut;?c:eae g, (for instance lemons orangze and grapefiuit), Solanaczas sp. (for instance
tormatose), Lillaceas sp., Aslzraceas sp. (for instance letluces), Umbelliferas sp.,Cruc:ifera«z,- sp.,
C ‘I'uer.opc,diacn'uae sp., Cucurbitacea:s sp., Papilicnaceas sp. (for instance peas), Rosaceaes sp.
(for, |H\1clll' = strawbetriss); major crops such as Graminas sp. (for instance maize, lawn or
c.uer-?al such as whaat, rye, rice, barlzy and triticalz), Asteraceas sp. (for instancs sunfliwsar),
C ;|‘L15=ifen'eule gp. (for instance oolza), Fabacas «p. (for instance peanuts), Papilicnaceae sp. (for
man‘" soybean), Solanaceas sp. (for instance potatoes), Chenopodiaceas sp. (for instance
heetroots), Elagis ep. (for instance il palm); horticullural and forest crops; as well as genstizally

|uod|f ied horcologues of these crops.

. .
mv:;:nhcn, mention can be made o

7]

e Powilery Mildew Diszases such a
I
| Blurneria diseasis caused for evample by Blumeria graminis |

Podoephaara dissases caused for example by Fodosphasra leucotricha ;
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Sphaerotheca diseases caused for example by Sphaerotheca fuliginea ;
Uncinula diseases caused for example by Uncinula necator

¢ Rust Diseases such as
Gymnosporangium diseases caused for example by Gymnosporangium sabinae :
Hemileia diseases caused for example by Hemileia vastatrix ;
Phakopsora diseases caused for example by Phakopsora pachyrhizi and Phakog
meibomiae ;
Puccinia diseases caused for example by Puccinia recondita, Puccinia graminis or Puc
striiformis )
Uromyces diseases caused for example by Uromyces appendiculatus

» Oomycete Diseases such as
Albugo diseases caused for example by Albugo candida ;
Bremia diseases caused for example by Bremia lactucae :
Peronospora diseases caused for example by Peronospora pisi and Peronos
brassicae ;
Phytophthora diseases caused for example by Phytophthora infestans
Plasmopara diseases caused for example by Plasmopara viticola :
Pseudoperonospora diseases caused for example by Pseudoperonospora humuli
Pseudoperonospora cubensis ;
Pythium diseases caused for example by Pythium ultimum ;.

» Leaf spot, Leaf blotch and Leaf Blight Diseases such as
Alternaria diseases caused for example by Alternaria solani ;

Cercospora diseases caused for example by Cercospora beticola ;

Cochliobolus diseases caused for example by Cochliobolus sativus  (Conidiafc
Drechslera, Syn: Helminthosporium) or Cochliobolus miyabeanus
Colletotrichum diseases caused for example by Colletotrichum lindemuthianum ;
Cycloconium diseases caused for example by Cycloconium oleaginum ;
Diaporthe diseases caused for example by Diaporthe citri ;

Elsinoe diseases caused for example by Elsinoe fawcettii :

Gloeosporium diseases caused for example by Gloeosporium laeticolor ;
Glomerella diseases caused for example by Glomerella cingulata ;

Guignardia diseases caused for example by Guignardia bidwellii ;

Leptosphaeria diseases caused for example by Leptosphaeria maculans and Leptosphat
nodorum ; ’

Cladiosporium diseases caused for example by Cladiosporium cucumerinum - !
’ \

sora

cinia

pora

and

rm:

oria
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Ma ghaporihe dissases caused for example by Magnaporthe grisea ;

r\flycoar»hanarﬁll-:t © diszases  caused  for  smampls by Myoosphasrella  graminicola,
Mycosphasralla arachidicola and My:osphacralla fijiensis ;

F'h-aeosphaena dizseases cavssd for exampls by Phasasphaaria nodorum |

Fyrenophora dissases caussd for ecample by Pyrenophora teres or Fyrenophora tritizi
r'epenﬁS'

3

l“,amulaucu- dize

caused for e alnrl'- by Ramularia colla-cygni or Ramularia areola |

s
F-’hynuhuspumun diseases cauzed for e-ample by Rhynchosporium secalis ;
wpt‘ mia diseases caussd for swample by Septoria apil and Septoria lycopersicr ;

Typhuh dissases causad for exampls by Thyphula incarnata ;

Venlutia diseases causad for axample by Venturia inacqualis ;
‘ o PRuoot-, Sheath and Stem Diseases such as

Corticium diseases causad for esampls by Corticium graminearunt ;

FuQﬂrILIITI tliszases caused for example by Fusarium osysporun ;

Gaeumamn myGas diseases caused for evamplz by Gaeumannaormyces graminis |
Rhizocionia dissases caused for examiphz by Bhizoctonia solani

Tarocladium diseases ca o for evanple by Sarocladivm oryzaeg

Sclerotium diseases caused for examplz by Scleratium crvzae

}Tapes;ia diseases caused for evample by Tapesia acuformis ;

Thislaviopsis diseases caused for exampla by Thielaviopsis basicola

o Ear and Paniclz Diseasas including Maize cob such as

/\Itunaua diseases caused for evample by Alternaria spp.

:/3°p«"l’f_ji||u‘5 diszases caused for evampb: by Aspergillus lavus

'(’ ladosporium diseases caused for axample by Cladiosparium cladasporizidas
F laviceps dissases caused for example by Claviceps puipurea ;

;Fusanur y discazes cavsad for evampde by Fusarivm culmorum ;

fGibl:.erella dizeaszas caused for evample by Gibbaralla -2z2&

fMamgraplmalla diseasze caussd for exarmpls by Monographalla nivalis ;

' e Srmut- and Eunt Diseases such as

Sphacelotheca dizzasss caused for srample by Sphacelotheca reiliana

fTiIlelia disess e caused for sxample by Tillatiz caries |

Urocystic digeases caused forevamphs by Liocystis aoculta
. Lstilage dissasas caused for evampla by Ustilago nuda ;
I e Fruit Fot and Mould Dizeases cuch as

|
s azpergillue diseases cavsed for svampls by Aspergillus flavus ;
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Botrytis diseases caused for example by Botrytis cinerea ; -

Penicillium diseases caused for example by Penicillium expansum and Penicillium

purpurogenum
Rhizopus diseases caused by example by Rhizopus stolonifer
Sclerotinia diseases caused for example by Sclerotinia sclerotiorum

Verticillium diseases caused for example by Verticillium alboatrum

 Seed-and Soilborne Decay, Mould, Wilt, Rot and Damping-off diseases

Alternaria diseases caused for example by Alternaria brassicicola ;
Aphanomyces diseases caused for example by Aphanomyces euteiches ;
Ascochyta diseases caused for example by Ascochyta lentis
Aspergillus diseases caused for example by Aspergillus flavus ;
Cladosporium diseases caused for example by Cladosporium herbarum
Cochliobolus diseases caused for example by Cochliobolus sativus ;.
(Conidiaform: Drechslera, Bipolaris Syn: Helminthosporium) ;
Colletotrichum diseases caused for example by Cofletotrichum coccodes ;
Fusarium diseases caused for example by Fusarium culmorum ;
Gibberella diseases caused for example by Gibberella zeae ;
Macrophomina diseases caused for example by Macrophomina phaseolina ';
Microdochium diseases caused for example by Microdochium nivale ;
Monographella diseases caused for example by Monographella nivalis
Penicillium diseases caused for example by Penicillium expansum ;
Phoma diseases caused for example by Phoma lingam ;
Phomopsis diseases caused for example by Phomopsis sojae
Phytophthora diseases caused for example by Phytophthora cactorum ;
Pyrenophora diseases caused for example by Pyrenophora graminea ;
Pyricularia diseases caused for example by Pyricularia oryzae ;
Pythium diseases caused for example by Pythium ultimum ;
Rhizoctonia diseases caused for example by Rhizoctonia solani ;
Rhizopus diseases caused for example by Rhizopus oryzae ;
Sclerotium diseases caused for example by Sclerotium rolfsii ;
Septoria diseases caused for example by Septoria nodorum ;
Typhula diseases caused for example by Typhula incarnata :
Verticillium diseases caused for example by Verticillium dahliae :

o Canker, Broom and Dieback Diseases such as

Nectria diseases caused for example by Nectria galligena ;
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1 - Blight Diszases such as
Monilinia dissases caused for e~ampla by Monilinia lava ;

: e  Leaf Blistzr or Leaf Curd Disza

zes including deformation of blooms and fruit such

Ll'

as

E"“bamdlum diseaces caused for exampls by Exobasidivn vavans.

Taphrina diszasss caus szl for gxampls by Taphiina dsformans ;

i e Declinz Dizzases of Woodzn Flants such as

E%a diszase caussd for swample by Phacomonialla clamydospora, Fhasoacremoniun
aleophilun and Fomitiporia meditarranea ;

Ganodenma diseases caused by exarpls by Ganoderma boninense |

‘ e Diseases of Flowars sind Seads such a

ﬁ\

Eotrylis diszases causad for e -nnpl»—- by Eativtis cinarea ;

i e Diszasss of Tubars such as

Rhizoclonia diseases caussd for exampls by Rhizoctonia solani ;
Helminthosporinm diseagss cansed for exampls by Ilclru///thmp.wum &alani ;

e Club root diseases such as

Flagmeddiophora diseases, caused for evample by Flamodiophara brassicae ;
y /X

.

o Diseases caused by Racterial Organisms such as
ranlthomanas species for examplz Xanthomonas campestris p. oryzae
Feeudamenas spécies for example Faaudamonas syringae pv. lachrymans,
Erwinia spacies for example Erwinia amylwvora,

Tm funglmd' composition according to the invention can alsa be used against fungal dissases

es

lizhhz 1o grow on or inside timber. The term “imiber” means all typss of species of wood, and all

types of working of this wood intzndsd for construction, for z-ample solid wood, high-density

wood, laminated waod, and plywood. The meethod for treating timber according to the invention
mainly consiets i conptacting one or more compounds according to the invention, or a

composition according to the invention ; this includes for exampls direct application, spraying,

dipping, injection or any other suitable means.

The dose of active compound usually applied in the method of treatrment acoo

K]

rding 1o the

invantion is generally arv} advantageously from 10 10 200 g/ha, preferably frorm 50 60 300 g/ha

for applications in foliar treatmant. The dose of active substance applizd is generally and
advantageously from 2 15 200 g per 100 by of 2ead, preferably from 2 4o 150 g perc 100 by of

seed in the case of seed traatment.

24
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It is clearly understood that the doses indicated herein are given as illustrative examples of the
method according to the invention. A person skilled in the art will know how to adapti the

application doses, notably according to the nature of the plant or crop to be treated.

The fungicide composition according to the invention can also be used in the treatmer%ﬂ ‘of
genetically modified organisms with the compounds according to the invention ori the
agrochemical compositions according to the invention. Genetically modified plants are plants
into genome of that a heterologous gene encoding a protein of interest has been stably
integrated. The expression “heterologous gene encoding a protein of interest” essentially means
genes that give the transformed plant new agronomic properties, or genes for lmprovmg the
agronomic quality of the modified plant. :
The compounds or mixtures according to the invention can also be used for the preparatioin of
composition useful to curatively or preventively treat human or animal fungal diseases such as,
for example, mycoses, dermatoses, trichophyton diseases and candidiases or diseases cal;sed
by Aspergillus spp., for example Aspergillus fumigatus. i
The various aspects of the invention will now be illustrated with reference to the following table of
compound examples and the following preparation or efficacy examples.

The following table illustrates in a non-limiting manner examples of compounds according to‘ the
invention.

In the following table, M+H (or M-H) means the molecular ion peak, plus or minus 1 a.m.u. (atomic
mass unit) respectively, as observed in mass spectroscopy and M (Apcl+) means the molecular ion

peak as it was found via positive atmospheric pressure chemical ionisation in mass spectroscopyi

j
Y (), , .
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Ex ° A i g = (¥)n M:1 | LogP
/N\N/
1 | - cPr H H A-(4-Cl-phencxy) 450 4,59
| F
1
|
i
1
o 2-F-4-(3-C1-4-F- _
5 ! _ cPr H H phenyl) 450 | 4,73
| F
!
i
|
t
i AN
3| _ cPr H H 2-0h3-0F, ws | 382
! F
f
!
| .
| AN\
4 o cPr H H 2,6-Et, 350 4,39
|
| F
i
I
!
/N\N/
5; . ¢Pr H H 40P 586 | 4,08
! F
'
!
? /N\N/
6 . cPr H H 2,0,5-Cly 106 | 9,42
b
: F
\ /N\N/
7 _ oPr H H 2-Site, 376 | 4,84
F




Ex N° A z' z z (X | My TlogP |
/N\N/
8 cPr H H 2-CI-4-CF, 406 | 4,14
F
/N\N/
9 cPr H H 2-CI-5-CF, 406 3,96
F
/N\N/
10 cPr H Pr 2,4-Cl, 414 4,97
F
/N\N/ |
11 cPr H H 2-cHex 386 | 5,17
— |
1
F |
i
AN i
12 . cPr H H 2-1 430 3|,68
F |
|
1
/N\N/ |
13 o cPr H H 2,4,6-Br; 4,86
F
/N\N/
14 _ cPr H H 2-iPr 346 | 389
F
/N\N/
15 - cPr H Me 2,4-Cl, 386 4,‘14
F ;
t
|
/N\N/ g
16 . cPr H H 2-CF;-5-Me 386 4,(1)6
F
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[Exnd A T = =2 = (M)n M1 | LogP |
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i
; /N\N/
47 _ s cPr H Me Z-OBn 24 | 436
F
|
1 /N\N/
15 | . 3 cPr H H | 4-(24-0)-phencxy) | 1GA 5
!
) F
i
]
/N\N/
19 I‘ _ S cPr H M2 2,5-Cl, s | 4,09
‘ F
l /I\KN/
20 . S | ,2-MeycPr | H H 2C1G-0F, 124
F
. /N\N/
21 . s cPr H H 2-0H,SiMe, 200
F

. AN
7z . S cPr H H 2-Br-5-Cl 3,99
: F

‘ /N\N/

73 . S cPr H H 2-IBu 3en
' F
. /N\N/

24 . s cFr n H 2-Pn 374
. F

2'5 & cPr H H OF-27)-6-0F a4

|
|
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/N\N/
2% - 2,2-Me,-cPr H H 2-CF,-5.C) 434

F 1
| |
a7 _ cPr H H 2-CF,-5-C 406 | !
F !
|
i
N i
Z SN 5

" . cPr H H 2-Cl-4-CF, 420 ;4,54
F :
|
N
Z SN i
2 . cPr H H 2F-3CI6-CF, | 438 | |
F s
ﬁ
F ;
20 rgc/\\ A cPr H H 2,4,6-Cl, 420 | |
o ;
F i

31 \N\/:?{/k,_. cPr H | H 2Br 400 | 346
;
F .

a2 ~N X - cPr H | H 2:CFy-5-Me 404 | 4jo1
F :

23 ~N X cPr H H 3-0Bn 428 | 4jo6
i
i
i
F i
1

2 -~ . cPr H H 2-C1-6-CF, 424 | 3/
_ 1
{
i
!
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35 3 P H M G 10F, 12 | 109
1
|
i
36 % cFr H H T, ECl a2 | am
!
37 3 Fr H wol o oeiMe, za1 | 4,09
i
F
i
3. ~i N\\ “F s cFr H H H 322
F
- ~ N\\ /[ £ % cPr H H 2,4-Cl; 780
F
40‘ \N/N\\ /L F S 2.2-Me,-cPr H H 2-C1-6-2F, 482
F
" ~ N\ . & | 22MeqcPr | W H o 476
1
F
| /l
2 ~ N\\ . s cFr K H S50 2,09
|
i F
I
5 ~7 N - 5 | o2 MegePr | W M 2-GF E-3 482
i
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44 v e H H methylenedioxo o 14 01
— J
?
F !

s 7 X cPr H H 2,6-Cl,-4-0CF, | 492 }4,9
S F .
|
;
F
i

1 ~ X cPr H H 2-CI-6-CF, 443 467
\ E :
i
F :
i

a7 ~ X cPr H |- H 2-CF-5-C1- 443 | 4,94
\ F ;
i
|
F .

48 ~ X cPr H H 2,4-Cl, 409 | 405
\ F |
i
i
2 Ve j

a9 _N/ cPr H Me 3,5-Cl, 4:,49
ci :
|
7 !

50 _N/ cPr H H 2.CI-6-CF, 408 | 3,83
. |
Cl )
;
2\ ]

51 — cPr H | H 24 3,73
|
ci f
i
1
I
!

5 cPr H H 2,4,6-Cl 4,49
|
|

Ex N° A z z z (Xn { M+1 [ LogP
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53 : §_N?/I<” s 2Pr ] H ~y 126 | 353
: 0.
\_/

cPr H H 2 454 5,95

55 ! — ) oFr H H 2,5-Cly 37

s cFr Ho| me 5,k o5 | 229

The' follewing e-amplas illustratz in a nonslimiting manner the preparation and efficacy of the
compounds of formula (1) according to the invention.

i
Preparation evample:

General praparation c-amplz: thionation of amide of formula (1) on Chemspesd apparatus

In al 13 1l Chemspeed vial is weighted 0.27 rmole of phogphiorous pentasulfids (P2S:). 3 ml of
a Oi.‘lf;' molar soluticn of the amide (1) (0.54 mmals) in dic-ane is added and the micture is
hea:ted at reflux for two hours, The tzmperature is then coolad to 207G and 2.5 ml of watsr are
added. The mixture is heatzd at 20°C for one more hour, 2 ml of watsr ars then added and the
reaction mirture is extracted twises by 4 mi of dichloromethans. The organic phase is deposited
on & basic alumina cardridgs (2g) and eluted twice by 2wl of dichloromethane. The solvents
are. removad and the crude thisamidz derivative is analyzed by LOMS and HMR. Insufficiently

pura compounds are further purified by preparative LOMS.

Exhmple A in vivo teet on Altsrnaria brassicas (Leaf spol of crucifers)

Tl'ni‘-; aclive ingradisnts lsztad are prepared by potter homogsnization in a midure of
a-::élone/lwe,en/water. Thiz suepangion iz then diluted with watzr 1o obtain the desired activa

material concentration.
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Radish plants (Pernot variety),' sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in sta?ter cups

dient

and grown at 18-20°C, are treated at the cotyledon stage by spraying with the active ingre
prepared as described above.

Plants, used as controls, are treated with the mixture of acetone/tween/water not contalnmg the

active material.

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspensbn of
Alternaria brassicae spores (40,000 spores per cm ) The spores are collected from a 12 to 13
days-old culture. 1
The contaminated radish plants are incubated for 6-7 days at about 18°C, under a hum|d
atmosphere. i

Grading is carried out 6 to 7 days after the contamination, in comparison with the control plants

Under these conditions, good protection (at least 70%) is observed at a dose of 500ppm .wnth

~ the following compounds: 1, 3,4, 5, 6,7, 8,9, 12, 14, 16, 18, 19, 21, 22, 23, 24, 25, 27, 29‘ 31,

32, 33, 34, 35, 36, 37, 42, 43 and 50.

Example B:_in vivo test on Pyrenophora teres (Barley Net blotch)

in a mlxture of
acetone/tween/DMSO, then diluted with water to obtain the desired active material concentratlon

|
Barley plants (Express variety), sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in startericups

and grown at 12°C, are treated at the 1-leaf stage (10 cm_tall) by spraying with the a%ctive

ingredient prepared as described above. Plants, used as controls, are treated with the mlxtu!re of

acetone/tween/DMSO/water not containing the active material.

The active ingredients tested are prepared by homogenization

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspensior% of
Pyrenophora teres spores (12,000 spores per ml). The spores are collected from a 12-day-old
culture. The contaminated barley plants are incubated for 24 hours at about 20°C and at 100%

relative humidity, and then for 12 days at 80% relative hum|d|ty |

Grading is carried out 12 days after the contamination, in comparison with the control plants.

Under these conditions, good (at least 70%) or total protectnon is observed at a dose of 500ppm
with thefollowmg compounds: 1,2, 3,4,5,6,7,8,9, 10, 12, 14 15, 16, 17, 18, 19, 21, 22, ‘23
24, 25,27, 28,29, 31, 32, 33, 34, 35, 36, 37, 38, 39, 42, 43, 44, 46, 50, 51, 52, 53 and 55..

Example C: in vivo test on Sphaerotheca fuliginea (cucurbit powdery mildew). g
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The ;a-::live ingredients Leatad prepaied by homogenization in a  micture of

acel :1 neftween/watsr. This suspanzion i3 then dilulzad wilh waler to oblain the desired active

matcnal concentration.

Gher}:in plants (Vart petit de Parie variaty) in starter cups, sown on a £0/50 |3eét soil-pozzolana
s.ul:'stlrat»- and grown at 20°0/23°C, are treatad at the 2 leavas zlage by spraying with the
aquef-:yus suepeneion desoribed above. Plantz, ueed as controls, are trzated with an anquaous
solutflon not containing the active material.

After 24 hows, the plants are contaminatzd by spraying them with an aquscus suspansion of
Sphaeriheca fuliginga sporss (100 000 sporss per ml). The spores are collscted from a
contaminatzd plants . The contaminated gherkin plants arz incubated at about 20°C/25°C and at
F(u/?O% relative humidity.

Gladlng (% of efficacy) is camizd out 21 days after the contamination, in comparison with the

o:mtrol plants.

Ul’l-:lv-l‘ these conditions, good (at least /0%) of tolal protection is oheervad at a doge of F00pRM
with the following u:ompouncls;: 2,04, 8, 6,08 0,10, 14, 15,18, 17, 18, 19, 21, 20, 23, 24, o5 28,

ng, 31, 32, 33, 3, 35, 58, 57, 35, 30, 42, 43, 45, 46, 47, 48, 50, 51, £, £3, 55 and 56,

Sty el

Evample Do in vivo test on Mycosphacnzlla graminicolz (Wheat Lesf Spot)

The active ingradients tested are preparsd by homaogenisation in & mi-tuwre of acstons/tween/DM20

and than diluted with watsr {o shtain the desired acdive materizal concantration. |

Whal plants ( Sipion variety), sown on a B0/50 paat soil-pozzolana substratz in starer cups and

grown at 12°C, are trealed al the 1-leal stage (10 om tall) by spraying with the active ingredisnt

preparsd as descoilbad above.

Plants, used as contiols, are tnsabzd with the mixturz of acetonzfiwezr/DMSO/waler nol -:r-t'unm 7

the active material.

Afier 24 hours, the plants are contaminatzd by spraying them with an aquecus suspenzion of
Mycosphasrella graminicola sporas (200,000 sporzs per ). The spores arz collzcted from a

7-day-«::ld culture The contaminated whaat plants ars incubated for 72 hours at 12°0 and at 100%

relative hurmidity, anc then for 21 10 28 days at 20% ralative humidity.

Grading (% of sfficacy) is canizd out 21 to 28 days aflar the contamination, in comparison with the

control plants.

Undar these conditions, good (at lzazt 70%) or tolal protection is abserved at a dose of S00ppm

7000, 1,42, 44,106,117, 19, 2

07,328,029, 21,32, 24, 56, 29,41, 42, 43, 44, 46, 53, 55 and L6,

with the following compounds: 1, 2, 4, 6, 0, 0, 2%, 03, 04, 06 06,

29
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Efficacy example E : in vivo test on Puccinia recondita f. Sp. tritici (wheat brown rust).

The active ingredients tested are prepared by homogenisation in a mixture of acetone/tween/DMSO
then dlluted with water to obtain the desired active material concentration. .

Wheat plants (Scipion variety) in starter cups, sown on 50/50 peat soil-pozzolana substratei and
grown at 12°C, are treated at the 1-leaf stage (10 cm tall) by spraying with the active ingreidient
prepared as described above. Plants, used as controls, are treated with the mlxture of

acetone/tween/DMSO/water not containing the active material. ' |

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying the leaves with an aqueous suspens:on of
Puccinia recondifa spores (100,000 spores per ml). The spores are collected from a 10—day—old
contaminated wheat and are suspended in water containing 2.5 mlfi of tween 80 10%. ,The
contaminated wheat plants are incubated for 24 hours at 20°C and at 100% relative hum|d|ty,1and
then for 10 days at 20°C and at 70% relative humidity. Grading is carried out 10 days aﬁer the
contamination, in comparison with the control plants. :
Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500 ppm
with the following compounds: 3,4, 5, 6,7, 8, 9, 12, 14, 16, 17, 21, 22, 23, 24, 25, 27, 29, 32, 34 36
37, 38, 42,50, 51 and 52.
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1. A compound of formula (1)

|
wherein
.

A represents & carbodinked,  unsaturated  or partially saturated,  S-mzmnbered
heterceyalyl groups that can e substitutzd by up to four groups R ;

Trepresants S, H-F2, HH0R®, HHRPR® or -GN ;

n.pr.;s.:nts a non-substituted Co-Cr-ayddoallyl or a (f;..-(37-c~.yc'~,|‘_u|| vl substituted by up

to 10 atome or groups that can be the same or diferant and that can be selectad in the

list consisting of halogen atoms ; eyana ; Gi-Ce-albyl ; C-Ce-halog znoalkyl comprising
up o 9 halogen atoms thal can ke the same or diffsrent ; G-Caealbony | C=Cpe
halogancalkory comprizing up to 9 halogen atoms that can be the same or diferent ;
2-Coralkomycarbonyl | Ci-Co-halogenoalbasyatonyl comprising up 1o 9 halogen
aloms that can be the same or different | C-Cealbylaminocarbonyl ;) di-C-Ce-
alkylaminocarbonyl ;

22 and Z;, that can ke the same or differant, reprasent a hydrogen atom ; C-Ce-alkyl ;
C.‘-ifi.:.-al}jel'lyl  Co-Comalkynyl  cyano ; nitre 5 a halogen atorn ;) Cy-Ce-alkory 5 Ga Cp-
alkenylovy ; Ca-Caeallynylory | Ce-Cr-cyclaallyl ; C-Co-albylsulphenyl ; aming ; C-Cp-
alkylamind ; d|-(-..-t-;a-alkylarmno s CeCe-alkorycarbonyl ; G-Ce-allylearbamoyl ;) di-C;-
(‘.G-al}:ylc:arl;oamoyl ; H-CiZgmally -y -Comalbonyearbamoyl | or

2 and Z; together with the carbon atorm b that they are linked can form a substituted or
non subetituted Co-Co-oycloalkyl ;

o

&, thal can be the same or different, represants 2 halogen alom ;) nitro ;) cyano
hydrceyl ; sulfanyt ;) amine | pentaflucic-AG-aulfanyl | Cy-Ce-allyl | C4-C a-h'l!ugt—l woallyl

compricing up 10 9 halogan atoms that can be the same or different ; G -Cg-allylaming ;
’

=0
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di-C+-Ce-alkylamino ; C-Cg-alkoxy ; C+-Cg-halogenoalkoxy comprising up to 9 halbgen
atoms that can be the same or different ; C4-Cg-alkoxy-C,;-Cg-alky! ; C1-Cg—alkylsulfény| ;
C4-Cs-halogenoalkylsulfanyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the san}1e or
different ; C,-Cg-alkenyl ; C,-Cg-halogenoalkenyl comprising up-to 9 halogen atomé that
can be the same or different ; Co-Cg-alkynyl ; Co-Cg-halogenoalkyny! comprising up to 9
halogen atoms that can be the same or different C,-Cg-alkenyloxy ; Cjz-Cg-
halogenoalkenyloxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; C»-Cg-alkynyloxy ; C.-Ce-halogenoalkynyloxy comprising up to 9 hal(;)gen
atoms that can be the same or different ; C;-Cs-cycloalkyl ; C3-C7-cycloalkyl-C’:-Cg-
alkyl ; Cs-Cr-halogenocycloalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the
same or different ; formyl ; formyloxy ; formylamino ; carboxy K carbamoy! r N-

l

hydroxycarbamoyl ; carbamate ; (hydroxyimino)-C,-Cg-alkyl ; Cs-Cg-alkylcarbonyl ; C;-
Cg-halogenoalkylcarbonyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the samfe or
different ; C4-Cg-alkylcarbamoyl ; di-C,-Cg-alkylcarbamoy! ; N-C1-C8-alkyloxycarbam:oyl ;
C,-Cg-alkoxycarbamoy! ; N-C4-Cg-alkyl-C4-Cg-alkoxycarbamoy ; C1-CB-aIkoxycarbohyI ;
C4-Cg-halogenoalkoxycarbonyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the séme
or different ; C1-C8—alkylaminocarbonyl ;  di-C4-Cg-alkylaminocarbonyl ; Cy-Ce
alkylcarbonyloxy ; C,-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy comprising up to 9 halogen atoms
that can be the same or different C4-Ce-alkylcarbonylamino C-Cg-
halogenoalkylcarbonylamino comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; C;-Cg-alkylaminocarbonyloxy ; di-C1-C8-aIkylaminocarbonyloxy ; Cy-Cg-
alkyloxycarbonyloxy, C,-Cg-alkylsulphenyl, C1-Ca-halogenoalkylsuIphenyl comprisihg up
to 9 halogen atoms that can be the same or different, C4-Ce-alkylsulphinyl, C1;'Ce-
halogenoalkylsulphinyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different, C,-Cg-alkylsulphonyl, C4-Cg-halogenoalkylsulphonyi comprising up td 9
halogen atoms that can be the same or different, C1-Cg-alkoxyimino, (C1ica_
alkoxyimino)- C1-Cs-alkyl, (C4-Ce-alkenyloxyimino)- C4-Cg-alkyl, (C1-;Cs-
alkynyloxyimino} C,-Cg-alkyl, a (benzyloxyimino)-C,-Cg-alkyl ; tri(Cy-Cg-alkyl)silyl ;
tri(C4-Ce-alkyl)silyl- C,-Cg-alkyl ; benzyloxy that can be substituted byupto5 groups%Q ;
benzyisulfanyl that can be substituted by up to 5 groups Q : benzylamino that canjﬁ be
substituted by up to 5 groups Q ; naphtyl that can be substituted by up to 6 groups ‘fQ ;
phenoxy that can be substituted by up to 5 groups Q : phenylamino that canibe
substituted by up to 5 groups Q ; phenylsulfanyl that can be substituted by up to 5
groups Q ; phenylmethylene that can be substituted by up to 5 groups Q : phenyl that
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can be substitutsd by up to & groups Q ; pyriding! that can be substitutzd by up 2 four
groups G and pyridinylo-y that can be substitutad by up U four groups O ;

o two substitusnis ¥ together with the conseculive carbon aloms o thatl they arz linked
can forrm a 5 or 6-membared, saturated, carko- or hetero-cycle, that can be substituted

by up Lo four groups O that can be the same or differant ;

e nrepresents1, 2,2, 40r5;

] P, that can be the same o different, reprasents a hycli'c-gen atom ; halogen atom ;
cyano ; nitrs 5 aming 5 sulfanyl ; pentallucro-A-G-sulfanyl ; C-Cg-albylaming ; di-C-Cg-
alkylaming ; i(Si-Cemalbylilyl 5 C-Cg-albylsulianyl  Ch-Ce-halogenoallylsulfany
comprising up o 9 halogen atorms that can be the same or diffzrent ; C-Cealbyl ;) Cy-
Cg-halogenoalkyl comprising up 1o 9 halogen atoms that can be the same or different ;
Co-Ggmalbanyl ; Cy-Ce-halogencallznyl comprising up to @ halogen aloms that can be

the same or different ; Co-Caalbynyl | Ga-Co-halogensalkynyl comprising up to 9

halogen atoms that can e the sams or different | C-Cg-alkozy ; ©,-Ce-halogenaalkoxy
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; Co Ce-all=nylasy ;

CamCcealbynyloey ; Co-Cr-cycloalbyl l-;g-lfq-‘:y-leoal!-:yl- CyeCogmalbiyl ; Co-Coalbylsulphiny ;
Cy-Cemalbylsulphaonyl 5 Ci-Caalkosyiming (G-C-albomyimines -0 ,-Cy-alkyl
(benzyloryimino)-Ci-Ce-alkyl ; phendiy | benzylocy ;5 benzyleulfanyl ; benzylamino ;
naphty! ; halzgenophanoxy comprising up to 9 halogen atoms that can ke the same o
different ; G-Ca-allylcarbonyl ; Cy-Co-halogencalbylcarbonyl comprising up to 9 halagan
atomg that can be the same or different ; C-Cgalbosycarbonyl ;0 0y-Cp-
halogznoalkaycarbonyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
differznt ; C-Cemalkylaminocarbonyl ; di-Cy-Ce-allylaminocarbonyl ;

o P?and R, thal can be he same or differsnt, reprasent @ hydigen atom | C,-Cg-allyl ;
C-Comhalogenoalkyl comprizing up to 9 halogen atoms thal ¢an be the sams or
diffzrent | C-Ce-alkory-G-Cgmalkyl ;) Sa-Caalkanyl ;) Co-Ce-halogensalbenyl comprising
up to 9 halogen atoms that can be the same or diffzrent | Co-Cgalbyniyl | Cp-Cg-
halzgenoalkynyl comprising up 1 9 halogen alorms hat can be the same or diffzrznt ;
Co-Opmnycloallyl ; Co-Cotychoallyl-Cy-Ce-albyl  Ce-Cr-halogenoaycloallyl comprising up
1o 9 halogen atoms that can be tha sarme or diffzrent ; formyl C.-C‘-g-all:ylc.arlzvc.hyl DC-
Ce-halogenoalkylcarbonyl comprizing v to 9 halogen atoms thal can be the same or

different ; Cy-Cgalkylzulphonyl | C-Ce-halogenoallylzulphonyl  comprizing up o 2
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halogen atoms that can be the same or different ; phenyl that can be substituted By up
to 5 groups Q ; naphthyl that can be substituted by up to 6 groups Q ; phenylmethylene

that can be substituted by up to 5 groups Q ; phenylsulphonyl that can be substitutéd by
up to 5groups Q ;

» Q, that can be the same or different, represents a halogen atom ; cyano ; nitro ; C4-Cg-
alkyl ; Ci-Ce-alkoxy ; Cs-Ce-alkylsulfanyl ; C,-Cg-halogenoalkyl comprising up to 9
halogen atoms that can be the same or different ; C,-Cg-halogenoalkoxy comprisinb up
to 9 halogen atoms that can be the same or different ; tri(C,-Cg)alkylsilyl and tri(C,-
Cyg)alkylsilyl-C,-Cg-alkyl ; ‘

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or
geometric isomers thereof.

2. A compound according to claim 1 wherein A is selected in the list consisting of:
- a heterocycle of formula (A")

(A"
wherein :
R’ to R® that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom : Cy-Cs-
alkyl ; C4+-Cs-halogenoalky! comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

C4-Cs-alkoxy or C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same -
or different ;

- a heterocycle of formula (A%

wherein :
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F* to FE that can be the same or different l‘r?(ﬁl‘r&&&l’li 2 hydicgan alom & halegen atom ; G

g
alkyl ; C-Cs-halogencalkyl comprizing up to D halogan atoms that can ke the same or diferent ;
G.-Clsi-all'.c-:-ty or C~Ce-haloganoallory compriging up to 9 halogen atoms that can be the same
or different ;

- a hetaracyclz of farmula (A%)

|
R®

| (A%)
wherein
T oo, . 4 g b . e - -~ - . -
R reprizsants a hydrogen atom ; a halogen aton | G-Ce-alkyl ; Gi-Ce-halogenoallyl cormprising

up o 9 halogen alomes that can b the samiz or different | C-Ca-allomy or ©-Ca-halogenoall-avy
cornprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

R? yepresents a hydrogen atom or a Cy-Cs-alkyl

- a heterocycte of formula (AY)

. R10 R11

. / \
| s
(A%

wherein :
R® to P that can be the zame or diffarent represent a hydrogen atom ; a halogen atom ; Gy-Ce-
albyl ; amino ; C-Cs-alkory ; Ci-Gealbyleulphanyl | Ci-Cs-halogznoalkyl comprising up 9
halogzn atomes that can be the same or differsnt or Ci-Ce-halogenoalboey comprising up to 9
halogen atoms that can be the same or diffsrent ;

- a heterocycls of formula (A°)

R12

[\

22



(A%)

wherein : :

R'™ and R™ that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom : G,

Cs-alkyl ; C+-Cs-alkoxy ; amino ; C4-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms thai can
5  be the same or different or C4-Cs-halogenoatkoxy compnsmg up to 9 halogen atoms that can be

the same or different ;

R™ represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C+-Cs-alkyl ; C4-Cs-alkoxy ; amino ; C-Cs-

halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C%-Cs-

halogenoatkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;
10

- a heterocycle of formula (A®%)

R15 :
R16 / \ R18
: N
I |
(A°)

wherein :
15 R' represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; a cyano ; C4-Cs-alkyl ; C,-Cs-alkoxy ; C1' Cs-
halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C1—C5-
halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; ;
R and R that can be the same or different represent a hydrogen atom : a halogen atom Ci-
Cs-alkoxycarbony! ; C+-Cs-alkyl ; C4-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms ihat
20 can be the same or different or C4-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that 5can
be the same or different ;

R"" represent a hydrogen atom or C,-Cs-alky! ;

- a heterocycle of formula (A7)

l
19
25 R

wherein :
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Fre '-,%Pr,:_,gehtg a hydrogen atom or & Cy-Cg-allyl

20 o0 E22 ot e bt o e

F2 (¢ BE# that can be the same or difsrent represent a hydvagen alom ; & halogen atom ;-
Ce-allyl or 2)-Cs-halogencalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the sams or
different ;

- a heterocycle of formula (A%)

(A°)
wherein :
R reprecents a hydrogsn atom | a halogen atom ;) G-Co-albyl or Ci-Ce-halogencalkyl
comprising up to 9 halogen atoms that can bz the sama o differznt ; )
R* represents a hydrogen atom or C-Cgalkyl or G-Ge-halogenoallyl comprising up to 9

halogen atoms that can be the same or diffsrent ;

- a heterocycl: of formula (A®)

wherein :

R represents a hydrogen atorn ) a halogen atom ; C-Cs-alkyl or C-Cs-halogenoallyl
comprsing up 1o 9 halogen atorms that can be the same or different ;

F2 reprezents a hydvagen atom | C-Ce-albyl o Cﬁ;-Cs-halog-aru:»all-:yl cormprising up to 9
halogezn atams that can bz the same ar differznt |

- a heterocycds of farmula (A™)

27

N

R28/< \

S
(A")
wherein :

37
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R¥ represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; Ci- -Cs-alkyl or C;- C5—halogenoa!kyl

comprising up to9 halogen atoms that can be the same or different ;

R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom : Cs-Cs-alkyl ; C+-Cs-halogendalky}
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C1-C5-halogenoalkoxy
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; amino : C,-C

or di(C4-Cs-alkyl)amino ;

s-alkylamino

- a heterocycle of formula (A”)

R30/( \ R29-

S

(A"
wherein : .
R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C;-Cs-alkyl ; Ci-Cs-alkoxy ; C,-Cs-
halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C;-Cs-
halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; |
R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom : Cy-Cs-alkyl ;
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different -

; C1-Cs-halogenoalkoxy
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; amino ; C,-C

-Cs-alkylamino
or di(C4-Cs-alkyl)amino ;

- a heterocycle of formula (A'?)

R
o\
32 N
R N/
||?31
(A™)

wherein :

R* represents a hydrogen atom or a C4-Cs-alkyl

R* represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; Cy-Cs-alky! or C4-Cs-halogenoalkyl
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

R* represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; a nitro ; C,-Cs-alkyl ; C,- -Cs-alkoxy ; C,4-Cs-
halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different or C1~C5—

halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different ;

; C4-Cs-halogenoalkyl
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- a heteroeyclz of forranla (A"%)

(A™)
wherein :
P repracents a hydrogen atom ; & halogen atom ; Co-Ge-albyl | G3-Ceoyaloalkyl | 175-Can

halogenaalkyl comprising ui o @ halogen aloms thal can be the same or different | C-Cs-
alkoey ; Cas-alkynylosy of Ci-Ce-halogencatbory comprising up to 9 halsgen atoms that can

be the sams or different ;
RS peprecents a hydrogen ator | a halogen atom ; C-Ce-albyl ;& cyana ; C-Ce-albomy | C-Cs-
alkylsulphanyl; Cq-Ce-halogencalkyl comprising up o9 halogen atoms that can ba the same or

diffzrant ; C-Ce-halogenoalkory comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; amino ; Gy-Cealkylaming or di(S,-Cs-alkylamino ;

P yeprasents & hydrogen atom or Gi-Ce-alkyl ;

-a heteracycle of fomaula (A™)

(A")
wherein :
F and R that can be the same or different represent a hydrogzn ator | a halogen atorn | G-
Ce-alkbyl ; Cy-Dg-halogencalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
differant ; Cy-Ce-alkory or a Cy-Cs-alkylsuiphanyt;

F2 represents a hydrogen atormn of Gy-Ce-alliyl ;

- a heterocycle of formula (A'°)

3V
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(A™)
wherein :
R™ and R" that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom - Ci-

Cs-alkyl or C1-C5-halbgenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ;

- a heterocycle of formula (A'®)

'

43

(A™)

" wherein :

R* and R* that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom : C,-

Cs-alkyl ; C4-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different or amino ;-

-a heterocycle of formula (A”)

wherein :
R* and R* that can be the same or different represent a hydrogen atom : a halogen atom ; C,-

Cs-alkyl or C,-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ;

- a heterocycle of formula (A'®)
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wherein :
R represents a hydrogan atom oa halogen atom 5 Co-Cs-alkyl or Gi-Ce-haloganoallyl
cormpriging up to @ halogen atoms that can be the sams or different ;

F° reprasents a hydrogen atom ; a halogen alom ; Cy-Cs-allyl C-Ce-halzgznaallyl
comprising up to 9 halogen atoms that can ba the gamea or different or C-Ce-alkylsulfanyl ;

- a heterocycle of formula (A™)

49

A

~

s
(A™)

R48

whelf‘ein :

R and P that can ke the sama or different rapresent a hydrogen al»:»rﬁ ; @ halogen alc;rn‘; =
Cealkyl ; ©y-Ce-alkory ; C-Co-himlogenoallosy comprizing up t 9 halogen atoms that can he
the same or different or G-Cs-halogencalkyl comprising up to 2 halagen atoms that can be the

sames of different ;

- & haterocycle of formula (A%)
50

7\
N\S R51
(")
wherein :
F5'5nd P that can be the same or different represent a hydrogen atorn ;) a halogen atom ; Cy-

Cg-albyl ; Sy-Cemalkony Z-Cs-halegenoalbory comprising up to 9 halogen atoms that can be

ke gamez or different or Ci-Cs-halodznoalbyl comprizing up ta 9 halogen stoms that can be the

sarme or different ;

-a heterocycle of formula (AT
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wherein : i
R> represents a hydrogen atom ; a halogen atom : C+-Cs-alkyl or C;-Cs-halogendalkyl
comprising up to 9 halogen atoms that-can be the same or different. i’

.

N S
\N/

(A%)

-a heterocycle of formula (A%)

wherein :

R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom : C+-Cs-alkyl or C,-Cs-halogenoalkyl
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different.

=

N N
NS ~ R

-a heterocycle of formula (A%%)

56
(A%)
wherein :
R* and R that can be the same or different represent a hydrogen atom ; a halogen atom : C,-

Cs-alkyl or C;-Cs-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ;

R® represents a hydrogen atom or C-Cs-alkyl ;

-a heterocycle of formula (A**)
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RH
N&

,

~ N\\ RSG
R59

(A*)
wherein :

F5 and F¥ that can be the sa

26
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me of differant represent a liydrogen atom | a halogen atom ; Cy-

Cs-alkyl or 5-Cs-halogznoalkyl comprizing up 17 9 halogzn atoms that can be the zamz or

different ;

P2 raprasants a hydrogen atorm or Ci-Ce-alkyl ;

-a heterooycle of formula (A®)

j/N\RBZ

(A™)

N

wherein :

60 .. 681 [ TR PR R 1 S, )
P and R that can b the same o different represant a hydrogen atom ; a halogen atom ; C,-

Cgalkyl or CCg-halogencalbyl camprising up 83 9 halegen atoms that can b ths same or |

different ;

R represents a hydrogen atom oF Ci-Cs-allyl

-a heteronyale of fonnula (AZG)

(A%)
wherein :

F® represants a hydrogen atom | a halogen atom Co-Cemallyl 5 O3

cycloallyl 5 C-Cs-

hatogenoall:yl compriging up 1o 9 halogan atoms that can be he same o diff2rent ;) C)-Cs-
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alkoxy ; C2-Cs-alkynyloxy or C;-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can
be the same or different ;

R® represents a hydrogen atom ; a halogen atom ; C4-Cs-alkyl ; a cyano ; C4-Cs-alkoxy ; C;-Cs-
alkylsulphany! ; C4-Cs-halogenoalky! comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; C;-Cs-halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or
different ; amino ; C4-Cs-alkylamino or di(C4-Cs-alkyl)amino ;

R* represents a hydrogen atom or C;-Cs-alkyl.

3. A compound according to claim 2 wherein A is selected in the list consisting of A? - AGE; A"
and A®. '

4. A compound according to claims 1 to 3 wherein T represents sulphur.

5. A compound according to claims 1 to 4 wherein Zf represents a Cs-C, cycloélkyl
substituted by up to 10 groups or atoms that can be the same or different and that can be
selected in the list consisting of halogen atoms ; C,-Cg-alkyl ; C4-Cg-halogenoalkyl comprising
up to 9 halogen atoms that can be the same or different ; C4-Cg-alkoxy or C1-Cg-halogenoalkoxy
comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different. ‘

6. A compound according to claims 1 to 5 wherein Z" represents a non-substituted C;-C;-
cycloalkyl.

7. A compound according to claims 1 to 6 wherein Z' represents cyclopropyl.

8. A compound according to claims 1 to 7 wherein X, that can be the same or different,
represents a halogen atom ; C;-Cg-alkyl ; C4-Cg-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen
atoms that can be the same or different ; tri(C,-Cg-alkyl)silyl : Cs-Ce-alkoxy or C;-C-
halogenoalkoxy comprising up to 9 halogen atoms that can be the same or different; or wherein
two consecutive substituents X together with the phenyl ring form a substituted or non
substituted  1,3-benzodioxolyl 1,2,3,4-tetrahydro-quinoxalinyl ~ ; 3,4-dihydro-2H-1 4-
benzoxazinyl ; 1,4-benzodioxanyl ; indany! ; 2,3-dihydrobenzofuranyl ; indolinyl.

9. A compound according to claims 1 to 8 wherein R, that can be the same or different
represents a hydrogen atom ; halogen atom ; cyano ; C,-Cg-alkylamino di-CrCa-alkylamin;o .

tri(C4-Cg-alkyl)silyl ; C4-Cg-alkyl ; C4-Cg-halogenoalkyl comprising up to 9 halogen atoms that
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can be the sams o different ; C-Ce-alliovy | Cy-Ce-halogznosll.axy comprising up 1o 9 halogen

-

atorns thal can be the same or differznt | C-Cgallylsulfanyl ; amino, nitrae ;) G-Cge

alk-o-ycarbonyl ; C.-Ce-allynyloxy.
10. A fungicide composition comprising, as an aclive ingredient, an effective amount of a
compound of formula (1) ascording to claims 110 9 and an agriculturally acceptable zupport

carrier of filler.

11, A method for contradling phytopathogenic fungi of crops, charactarized in that an

agronomically effective and substantially non-phytoto«is quantity of a compound according to
claims 1 to 9 or a composition accorling 1o claim 10 is applied (o the 30l where plants grow or

are capablz of growing, to the bsaves and/or the fruit of plants or 1o the seads of plants.

KE
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DERIVADOS DE N-CICLOALQUIL-BENCIL-TIOCARBOXAMIDA O N-CICLOALQUIL-BENCIL-
AMIDINA -N'-SUSTITUIDA FUNGICIDAS

DESCRIPCION

La prasente invenciin se refiere detivados de Meviclealyuil-bengil-
ticcarbosamida o M-cicloalquil-bencil-carba-imidamida MN-zustituida, a 30 proceso de
preparacion, a su utilizacisn como agentes fungicidas actives, partioularments en
forma d2 composiciones fungicidag, v a méledoz para el control de hongos
fitopaldgenos, especialments de plantas, que utilizan  estos COMpLEstos o
Somposicionss,

En la solisitud de paterte  intzrnacional WO-00/25419  se  (ratan

Qenéricaments cierlos derivadas de 2-piridil-rnetitence-tio

D

arbaamida en una amplia
descripcian de numerasos compusstos ds la siguients fémula

TN
|

N
R N2
R R

&n la que Y representa haldgena, W pusde representar un atomo de azufre, B

pueds representar alquila (04-Cy, R Puede representar cisloalguils WGy y R3
pueds reprasentar diversos sustituyentes entre los que se encusntra &l fenilo. Sin
ambargo, asts documenta no describe R sugiere especificaments  selaccionar
eompUEstos en los qus &l dloma de nitrdgens del resto de ticcarboeamida pueds
estar sustituida con un cizlealquilo.

En la salicitud de patente  internacional WO-06/093123 se tralan
ganéricarments cierlos derivados de Z-piridib-metilenc-tiocarboamida @n una amplia

descripciin de numercsos compusstas ds 1a siguiznts firmula:

//N

\

w

en la que W pusdes representar un atome de azuire, WV opusde representar N-
cizhalquilo y R pueds representar diveraos suslituyentas antre los que se
encusntra &l fenilo. Zin embargs, este decumento no dezcribe nio sugicre
espacificaments ssleccionar compuestos an las que el atoma de nitrdgens del resto

de tincarbeamida puede sstar sustituids con un cicloalquila.
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La solicitud de patente internacional Wa-06/ 10020 describe derivados de
a siguisnte formula:
Y
2 \ f )
ST
ZZ Z1

o

2-piridil-metilzna-carbosamida e |

3
X)s

en este documesnto no se insinud &N Ningun maomenta |a reparacion de los
derivadias ds M-bencil-(tiocarbesamida o car bacimidamida) fungividas de acuardo
con la invencion.

Siempre a5 de gran interés en -al'campc» de la agricultura &l usc de nuevos

compuestos plaguicidas con objsty de evitar o reprimic el desarrallo de cepas

resiztentas a los ingradientes activos, Es también de gran interés Ia utilizacion de

NUBVES COoMpUsStos que szan mas activos qQus 108 ya conccidas, con objelo de

reducir las cantidades de compuesta activo que se han de utilizar, manteniendo al
mismo tiempo una eficacia al menas equivalente a la de los compuestos ya
Gonocidos. Ahora se ha encontrade una nusva familia de compuestos U posEen
108 efectos o las venlajas mencionadas antsriormente,
Por consiguisnte, 1a presents invencidn proporciona derivados de N-
cicloalquil-hencil-tiocarbo-amida o F-cicloalquil-L

encil-carbosimidamida N-sustituida
de férmula (1)

en la que

* A representa un arups  hetsrociclico de 5 miembros, insaturado o
parcialments saturada, unide = sarbono, qus pusds

cuatrd grupos R;

sustituiree con hasta

* 2, raprazenta un ciclcalquily (25-C;) no sustituids o un ciclkaaluily (C4-C;)
sustituids con hasta 10 atomes o Pupes que pusden ser igualss o
diferantas v que puedsn seleccinnarse de 1a listz consistents en dtomes de
halégena; ciano; alguilo Ca-Ca); halogenaalguile (C-Cg) que comprende
hasta 9 atomas de habigena que pueden ser iU

<

bes o difsrentes; aloo- (C-
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Cs); halogenaalaoxi (Z1-Co) que comprande hasta 9 atomos de haldgeno
que pusden ser iqualas o diferentes; alco-i (Co-Co)carbonil; halagenoalcoxi
(C4-C3) carbonile que comprande hasta 9 stomas de haligens que pueden
ser iguales o diferentas; aleuil (Ci-Cy)aminocarkanilo; dialguil(C,-
Cg)aminocarbonilo;

22y 7 que pusdsn ser iguales o diferentss, representan un atomo de
hidrégens; alquilo (T4-C); alquenilo (Ca-Ca); alquinilo (C2-Tg); ciana; nitro; un
atomo dz haligena alcasi (C=20); aliquenilive (T2~ C); alquiniloi (Cz-Cy);
ciclaaliuiln (C5-C5); alquil (C=Zp)sulfsnila; aming;  alquil (*=1-Cg)amino;
dialqui(Ci-Cy)aming;  alsoi (Ci-Co)aarbonilo; aliuil (Ci-Comarbamallo;
dialquil(C,-Ce)carbamaile; H-alguil (Z-Cg)-alcoi (C-Co)carbamalla; o
22y junte con &l dtama de carbono al que &3tan unidos pusden formar un
cicloaliuilo (23-C;) sustituido o na suslituido;

Y, que pueds ser igqual o diferents, representa un dtomo de haligens; nitro;
ciana; hidrovile; sulfanilo; armine; penlafluora-Ag-sulfanilo; alequile (154-Cg);
halogencaliuilo (C1-Cs) que comprende hasta 9 atomos de halégezna que
puaden ser iguales o diferentes; alguil (Cq-Cg)aming; dialquil{C-Cg)amino;
alcovi (24-Cy); halogenoaleo:i (Ci-Ce) que comprande hasla 9 atomas da
haléaeno que pusden ser iquales o diferantes; alooi (Z4-Cg)-alquilc (S1-GCa);
alquil (C-Cy)-sulfanilo halagsnocalauil (C-Ca)-sulfanile que comprende
hasta 9 atomos de halégeno que pueden ser iguales o difzrentes; alquenilo
(C2~Co); halngancalquenile (C2-Cg) que comprends hasta o atomos de
halfgeno 'que puedan sar iqualss o diferentas;  alquinila (- C);
halogzncalgqueniloxi (CamZg) que comprands hasta 9 atomas de haldgeno
que pueden serigualas o diferentas; alquenilo-i (C2-Cy ) halogenaalguinilo
(Ca-Co) qua comprends hasta & atomas d halégezno que pusden seriguales
o diferent=s; alquinilo«i (C2-Cg); halogencaliuinilosi (2:32) que comprende
hasta 2 atomos e halégeno qus pusden ser iqualez o diferantes;
cickalguilo (05-C); ciclcalguila (Cs-Zp)-alguile (54=Cy; halogenaciclealyuilo
(Co-C7 ) qua comprende hasta 2 Alomas de halégenc que pueden ser
iguales o difersntes; fomile; farmilced; farmilaming; carbei; carbamoflo; M-
hidroxicarbamoila: carbarnata;  alguil (S Z)hidresiiming,; alquil - (C4-
Cs)carbnnila; halogzncalquil (C-Cg)-zarbanilo ques comprends:  hasta 9
atormos de haldgeno que pusdsn ser iquales o diferentes; alquil (G-

Cy)carbamific; dizbquil(C)-Ca)earbarmailo; H-alouil (C-Cg)aicarbamoilo:

Y o
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aleozi (Cy-Cy)carbamaile - alauil (C-Cy)-aliosi (Ci-Co)carbamallo; alvo
(Cy-Cp)arbonile; halogenaalzos (C4-Cy) carbonilo que comprende hasts 9
atomos de haligens que pueden ser iguales o diferentes; alquil (C,-
Co)aminacarbonilo; dialquil( S, -Co)aminacarbonilo,; alouil (C4-Sg)carbaniloxi:
halogenoalquil  (Z-Cg)-carbonilaxi que comprende hasta 9 atomes de
halégene que pueden sar iguales o difsrentes; aluil (Cy-Co)marbonilaming:
halogencaliuilcarbonilamino (C4-C5) que comprends hasta 9 dtomos de
haltgeno  que  puedsn  ser iquales o diferentes; alguil ~ (Cy-
Cs)aminacarbanilz-i; dizlaquil(Cy-Cp) aminacarbonilacd;  alquilos (Cq-
Co)earbanilozi, alquil (Ci-Cy)sulfenilo, halogencalaquil (C-Cg)sulfenilc que
comprande hasta 9 atomas de halégenn que pusden ser iquales o diferentss,
alquil (C4-C)sulfinila, halogencalquil (Z-2g))sulfinilo que comprends hasta 9
atomos de halieno qus pusden ser iguales o diferentes, alquil (iZ,-
Ca)sulfnilo, halagenoalguil (Ci-Ca)sulfonilo que comprends hasta 9 atomo

de halégana que pueden ser iguales o diferentes, aloosi (G- -Ce)iming, (alcox

(C4-Ci).imino)-alquilo (T4-Cg),  (@alkquenil (Ci-Coasiiminam)alouile (C:-.-C;,-),

- {@lguinil (C-Cy)oxiiming)-adguile (C-C3), un alguils (C-Ce)benciloviiming:

tri(alquil (C4-Cg))silile; triG@lequil  (Z-Cg))silil-alquilo (C=Co); bancilosi que
Puede estar sustituido por hasta & grupos O henailsulfanilo que pusds estar
sustituido con hasta & grupas 9; bencilamine que pusde estar sustituicda por
hasta 5 grupas 0 naftilo que puede estar sustituido por hasta @ grupos Q;
fenovi qus pusds estar sustituido por hasta 5 grupas Q; fenilamino que
pusde astar sustituids per hasta 5 arupens ;) fenilsulfanils que pueds astar
sustituidn con hasta 5 grupas Q) fenilmetileno que pusds sstar sustituido por
hasta & grupos 3, fanilo qus pusde estar sustituido por hasta 5 grupas O,
piridinilo que puede estar sustituide por hasta cuatro grupes Oy piridinilos
que puede astar sustituido por hasta cuatro grupos O,

dos sustituyentes  junto con los atemas de sarbano consecutivos a los que
estan unidos pueden formar un carbaciclo o heterecic o, saturada, de 5o ¢
glementas, que pusds estar sustituide por hasta cuatro grupos 3 que
pusdan serigualss o diferentes;

nrepresenta 1,2, 3,46 5;

R, qua pueds serigual o difar snle, representa un atomo de hidroeyeno; un
atomo e habigens; ciana; nitr; an ning; sulfanilo; pentaflucra-A-a S-sulianilo;

alquil (C-Co)aming, dialgquil(S,-C Ca)aming; trit@lquil (T-Cg))sililn; al. quil (2=

Uil



o

10

15

20

(18]
w»n

30

[43]
[(4,]

-5-

Ce)sulfanila; haloganalquil (Z4-Cg)-sulfanils que Lomprends hasta 9 atomos
d2 haligeno qus pusden ser iuales o difsrentes;  alouita (Ci-Ca);
halagencalguila (C-5,) qua “omprende hasta 9 atomos de haligeno que
pusden ser iguales o difsrantas: alguenilo (CamCy); halogencalguenil (T2-Cg)
que comprends hasta 9 atomos de haldgens que pusden ser iguales o
diferentss; alguinilo (C2-Ca); halogenaalquinila (52-Ce) que comprends hasta
9 atomos de halégenc que pusden seriguales o diferentzs; aloosi (Ci-Cg);
halogenoalzoyi (C4-Cg) que comprends hasta 9 atomos de haligene que
pueden ser jquales o diferentes; alquerili.g (CaCg); alqquiniloxi (Ca-Cy);
ciclalguilo (CryC:}'); cicloalyuile (C5-Crlalquil (Se-C); alguil (Z4-Ca)aulfinilo;
alouil (Cy-C)-sulfonile ; alcosi (Ca-Cylimine; (aleosi (C4-Ce)-imino)-alquilo
(C4-Cs);  alquilo (C.;-Ca)bencilc-;-:iimin.:.; fencei;  henailovi; bencilsulfanilo:
bencilaming; naftila: halagencfenas que comprends hasta 9 atomos de
haligeno que pueden ser iqualas o diferentes; al;uil (C4-Cg)carbonilo;
halogenaalauil (Z4-Z)-carbanila s comprend: hasta 9 atomos  de
halégeno que pusden sar igualzs o diferentes; alcovi (Cy-Cg)carhonilo;
halogencalcayi (T-Ce) que comprende hasla 9 Atomos de haldgeno que
puaden ser igualss « diferentzs; alquil (Ci-Co)aminacarbanilo; dialquil(C4-
Cs)aminacarhonilo;

R®y R®, que pusden ser iguales o diferentss, reprasentan un atomo de
hidrgeno; alquile (Ci-Cg); halogenoalqﬁilo (C4-35) que comprende hasta 9
atomaos de haldgeno que puadan ser igualss o diferentzs; alcoi (2-Cs)-
alquilo (C4-Cy); alquenilo (CeTy); halogenaalguenilo (CamZe) qua comprande
hasta 9 atomos e haligeno que pueden ser iquales o diferentes; alguinilo
(CaCy); halogenoalquirilio (C2-GCg) que comprends hasta 9 Atomos de
halégene  qus pusden ser igualas o difzrentes; cicloalguilo (Cs-Cy);
cicloalquilo (C-Cy)-alipuil (2-Cy); halogenocicloaliuilo (Cs-C; ) que
comprends hasta 9 Atomos de halbgens que pusden ser iguales o
diferentes; formila: alouil (C)-Cy)zartwnila; halagenaalquil (Cy-Ce)-carbonilo
que comprends hasta 9 dtomes Je haligena que pueden ser igualss o
diferentss;  alquil (54-Cy)-sulfanilo halagenoalquil (Ci-Cy)aulfonile  que
comprznde hasta 9 atomos de haldgenos que pusden ser igualzs o
diferzntzs; fenila que Pusdes astar sustituide por hasta & Jrupas O naftilo
que pusds estar sustituido par hiasta & grupes O fenilmetileno que Pueds

sstar sustituide por hasts 5 arupess Qs fenilsulfonile que pueds estar
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sustituido por hasta 5 rupos Q ;

0, que pueds ser iqual o diferents, reprssenta un atome de halégena; ciano;
nitro; alquilo (T4-Cg); alceni (T4-Cg); aloquit (Ci-Cg)-sulfanilo ; halagensalquilo
(C1-C3) que comprends hasia 2 atomos de halégena que pueden sar igualas
o diferentss; halogenoalios (G-Cy) que comprends hasta 9 atomos de

-halégeno que pueden ser iquales o difsrantes; alquil tri(C-C;)sililo y alquil

tri(C4-Cg) alquilo (C1-Cg)sililo;
asi “omo sus sales, Ml-ci<idos, campileies melalicos, complaos metaloidicos e
isdmeros dpticaments activos o gaométricos;

Cualquiera d= los sompuestos de acuerdo con la invencian Pueds sxistir en
una o mas formas de isdmeros Gptices o quirales, dependiends del ndmero de
centros asimétricas en al compuesto. Asi, la invencion se refiere igualmente a tados
los isdmercs dpticns YV a sus mezclas racémicas o escalémicas (sl témino
"Bscalémico” indica una mezcla de snantidmercs an diferentes proparciones), y a.
las mazclas de todos los prosiblas esteracisimenss, an todas las proporcionas, Los
diasteranisimaras Vi los isdmeras dpticos Puden separarse de acusrdo con los
metados que son conocidos Per &2 par quien tisne &-periencia nomal en la materia.
Cualquizra de los compuestos de acuerda con la invencion pueds evistir
tambidn en una o mas farmas de isdmeros Asomitricas, dependiends del numero
de doblas enlaces en =l compassta. Asf, la invencion se refiere iqualmente a tadas

Ios isdmeros gecmétricas y a toddas las posiblas meazclas, an todas las Proporciones.
Los isdmarns genmétricos pusden separarse de acuerde con metodos ganerales,
que son conocidos par si mismos For cualquisr avperts en la materia.
Para los compuestos de acuerdo con la iNvensian, gensralments se usan los
siguizntas términcs JENSricos con los siguientes gignificados:
* halégena significa uno ds flaor, bromo, clore o yodo;

o hatercatomo puade ser nitrégena, evigena o acufre;
* cualquier grupe alquiln, arupa alquenils o grupo alquinile pusde ser lineal o

ramificado :

2n el caso de un rups amine o del restoy aming de cualguier otro grupa que

contiens amine, sustituide por dos sustituyentss Aue pueden ser iguales o

diferentas, las dos sustituyentas junto con el nitrdaens al que @stan unidos

puaden formar un arupo hatsraciclily, preferentementa un grups haterocialilo
de 5 a 7 miamhbras, que pueds estar sustituido y pusde contener otros

hetercatomos, por sjermple morfaling o piperidinilo.

43
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Los compusstos preferidos de acuerdo con la invension son los compuestos
d& férmula (

I} &nla que A 56 selecaiona de la lista qua consi
- un heteracicla de formula (A')

ste en:

/ \
0]

5 (A")
en la que:

R3

R'a RS, que pueden ser iguales o diferentes, representan un dtome de hidrdgeno;

un-atomo de habdgena; alquile (C-25; halagenaalquile (T26) que comprande
sden seriqualas o diferentes: g

5, alcoxi (C4-Cs) o
10 halogencaloo-i (Z-Cs) que comprende hasta 9 atomos de haligeno que puaden

hasta 9 atomos de haldgeno que pu

ser iqualss o diferantas;

- un heterocicls de farmula (A%)

(A?)
15 enla que:
R*a RS, qus Pueden seriguales o difsrentes, repressntan un atomo de hidrégeno;

un atema de halégene; alguilo (4-Cs); halogencalguile (G4-Cs) que comprende
hasta 9 atomos de haldnens que pusden ser iquales o diferentes;

halagenoalsayi (T4-Cs) que somprends hasta 9 atemas de halégs

20 seriguales o diferentes;

alzasi (C4-Cs) o

- un hetaracicls de fomula (A%)
R7
H
N\N/N

I
R?

(A)
en la que:

Iz haldgeno, aljuils (5-Cs);
halogenoalguilo (T4-Cs) que comprande hasta 9 atonmios Jde hakdgeno que puedsn

Uy
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ser iguales o diferentes; aloosi (74-C5) o halagencalicasi (“-Cs) que comprenda
hasta 9 atornas de halégena que pueden sar igualzs o diferentes:
R®represanta un atomo ds hidrdgena o un alquile (Zq-Cs);

- Un helsrocicla de fdrmula (A?)
R10 R11

/ \

s
(A%)

RQ

en la que:
R%a R™, que pueden ser igualss o difsrentss, representan un atomae de hidrégeno;

un atomo de halégsno; alquilo (C4-Cs); amineg; alooxi (Z4-Cs); alquilsulfanilo C-Cs);
halogencalquila (G-75) qus comprends hasta 9 Stomos de haligeno que pusdsn

zer iguales o diferentss o halogenaalso:i (Z-Cg) que carmprends hasta 9 atomos de

halégena que puaden sar iguales o difarentes;
- urheterociclo de formula (A®)

R12

R13 / s \ RM
(A%)
en la que:
R2yR®™ que pusdsn serigualss o Jiferentas, representan un atoma de hidrégeno;

un atomo de halogsn; alquilo (C4-Cg); alcei (24-Cs); aming: halogenaalquilo (-
Cs) que comprends hasta 9 atomos de halégens que pueden ser iguales o
diferentes o halogenoalonsi (C1-Cg) que comprands hasta 9 atemos de haligeno
que pueden ser iguales o diferentes;

R representa un atoma de hidrogena: un 4tome de haldgenc, alquilo (C4-C5);
alcoxi (Z4-C35); amina: halogenoalguily (25-C5) que comprends hasta 9 atomas de
haldgent que pusdsn ser igualzs o diferantes o halagenaalcasi (C,-Cs) que
comprende hasta 9 tomos de haldgeno AU pusden sariguaks

- un heteraciclo de formula (A®)

s o diferantas;
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(A%)
en la que:
P"® representa un atomnao de hidragena; un atome de haldgena; un ciang; alquilo (G-
Ce)s aloovi (04-Cg); halogencalaai (Ci=75) que comprende hasta 9 atamos de
haldgens que pusden ser iquales o diferentes o halogencaluilo (24-Cs) que
comprends hasta 9 atomes de haldgeno que puedsen ser iquales o diferentes;
Ry R, qua puadan ser igualzs o diferentss, reprasentan un atomo de hidrégeno;
un atomo de haldgeno; alcoxi (Ci-Co)carbanila; alquila (S1-Cs); halogencalcoxi (Cy-
Cs) que comprende hasts o atomos de haldgeno que pusden ser igualss o
diferent=s o halzgenaaliuito (Z4-Cs) que comprende hasta 9 atomos e haldgena
que pusden ser iguales o diferentas;
RY represanta un atamao de hidrdgena o aljuila (Z4-Cs);
- un heteraciclay de fomula (A7)

R22 R21

(A7)
en la que:

R reprasenta un atamo oz hidrdgena o un alguile (Ci-Cs);

R¥q R2, QU= pusden ser igualss o diferentes, repressntan un alomc e hidrégeno;
un atomo Js haligeno; alguily (Z4=Cg) o halagenaalyuilo (T-C5) que comprenda

hasta 9 alomos de halégeno que pusden ser iguales o difersntes;
- un heterocicla de farmula (A%

R23

en la que:

Uo -
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R® reprasanta un atomo de hidragens: un atome de haligeno; alquile (C4-Cs) o
halogenoalguila (C4-Cs) que comprends hasta 9 Alomos de haligena qus puaden
seriguales o diferantes; '
R* reprasenta un atomo ds hidrdgene o alquila (Z24-Cs) o halogencaliuils (:24-Cs)
quz comprends hasta 9 atomos de haligens que pusden ser iquales o diferantes;
- un heterociclo de férmula (A%)

N
R /140 \ R®

(A%)
en la que:
R® represanta un Atoma de hidrogeno: un atome de halégeno; aklquile (%1-Cs) o
halogenaalquiln (C4-C5) que comprends hasta o atomnos e haligena que puaden
serigualss o diferentes;
R®reprasenta un atomo de hiddrageno; alquilo (C4-Cs) o halogenaalyuil (5i-Cs) que
comprende hasta 9 atomos de haldgens que puzden zer iquales o diferenfes;
- un heterocizlo de formula (A

R27

en la que:

R reprasenta un Gtome de hidrogena; un atomo de haldgena; alguils (Z4-C5) o
halagencalquito (Z4-Ce) que comprends hasta 9 atomos de haligens que pueden
ser iguales o diferentes;

R? representa un atame de hidrogeno; un ateme de haligena; alquils (C)-Cs);

halogenoalguila (C-Ce) que comprands hasta 9 atomas de haldégena que fuscden

seriguales o difsrentes; halagsnoalsosi (Z1-Cs) que comprends hasta 9 atemos da

halégens que puedsn ser iquales o difsrentes; aminc: alguil (Z4-Csamino o di-
(alquil (24-Cs))amino:
- un heterocicla de frmula (A')

bt
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(A")
en la que:
R raprasenia un atoma de hidrogena; un atome de haldgenc abuilo (2,-Cg);
alcovi (C4-Cg); halogenaalooi (C-Cs) que comprands hasta 9 &tomes de halédgeno
quz pusden ser igualzs o diferentss o halegenaaliuilo (54-75) que comprende
hasta 9 atomos di halégeno que pusden ser iquales o diferentes;
R® reprasenta un atoma de hidrogena; un atamo de halégena; alguilio (4-Cs);
halogenaalguilo (24-Cg) que comprends hasta 9 atomos de haldgeno que pueden
ser iguales o diferentes; halagenoaloo- (C4-Cg) que comprends hasta 9 atomos de
haligeno que pueden ser iquales o diferentas; amino; alguil (S4-Cs)aming o di-
(alquil (C4-Cs))amino:
- un heteraciclo de fémula (A™)
R33
R¥ / N/\N
'1?31
(A™)
en la que:
R raprasenta un atome de hidrégena o un aljuila (C-C);
R¥ raprasenta un atome de hidrogena; un atome de haldgena; alquils (24-C5) ©
halzgenoalquilo (Z-C3) que comprsnds hasta 9 atemos de haldgent que pueden
seriguales o diferentes;
R®reprasenta un atoma de hidrogena; un atama de halégena; un nitro; alquils (Cq-
Ce) alcavi (C-Cg); halagencaloo-i (C=Zg) que comprende hasta 9 atomos da
haldgeno que pueden ser iguales o difsrentes o halogencalguily (2,-C5) que
comprends hasta 9 atomies e hakigeno que pusden ser iguales o diferantes:
- un hetaraciclo de formula (A')

(A™)
en la que:

P* reprasenta un atomo de hidrogens; un 4tomo de Falbgenc, alquila (5,-Cs);
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cicloalquilo (C5-Cs); halogencalauila (C-Cg) que comprends hasta 9 atomos de
halégeno que puedan sar iguales o diferentes; alooxi (Z4-Cs); algquinil (ZioaCg)ai o
halogenaalcoxi (C-Cs) que comprends hasta o alomos de haligens que pueden
ser iguales o diferentes;

R¥ representa un atame de hidrogens; un atame de haldgenc, aliguilo (S4-Z5); un
cland; alecxi (C4-Cg); alguilsulfanil: (24-Cs); halogenaabyuili (C4-Cs) que comprende
hasta 2 atomos de haléaeno qus puedzn ser iguales o difsrantss; halagenoaloasi
(Ci-Cs) que comprends hasta 9 atomes de haléqeno que pusden ser iguales o
diferentes; amino; alquil (C,-Cg)amine o di-(alquil (Z4-C5))amino;

R¥* representa un atomo de hidrdgeno o alguila (2,-Cg);

- un heterociclo de formula (A™)

(A')
en la que:
R¥ v R®, qua pueden ser iqualas o diferentes, representan un atome de hidrigeno;
un atomo de haldgeno; alguils (C4-Cs); halsaenaalguile (CiC5) que comprende
hasta 9 atomos de haldgena que pusden ser igualzs o difsrentss; alcecd (5,-Cs) o
un alkyuilsulfanilo (C-Cs);
R* reprasenta un dtemo de hidrégano o aliquilix (C4-Cs);

- un heterociclo de famula (A'9)

R4

(A™)
en la que:
Ry R*, que puadan ser igualss o diferantas, rapresentan un Abama de hidrageno;
un atorno de haligens; alquile (G-Cg) o halzgencalguile (54-05) que comprands
hazta 9 Atomos de haldgens que pueden ser iguales o difzrentes:

- un heterocicla de farmula (A'°)

s
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43
\0 R

(A™)
en la que:
R*y R*, que pusden ser iguales o diferantas, reprasentan un atomo de hiclrégeno;
un atomao de halégena; alguilo (24-Cs); halagenoalguils (T4-C5) que comprende
hasta 9 atomos de haléQens que pusden ser iquales o diferentes o aming;
- un helerociclo de farmula (A")
R45 R44

‘e

~o

(A")
en la que:
R*y p*, que puaden seriguales o diferentes, representan un atomo de hidrgeno;
un atoma de haldgeno; alquilo (Ca-%5) @ halagenaaliguil (Sr-Ce) que comprends
hasta 9 atomos de haldgens que pusden ser iJuales o diferentss:
- un heterocicls de fsrmula (A™)
R47
'S

46
\S R

(A™)
en la que:
R representa un atomo de hidragens; un atome de haldgena; alquila (G-Cs) 0
halagenaalquilo (C4-C;) qua comprende hasta 9 atomos de hahigeno que pusden
2eriguales o Jdiferantes;
R* reprasenta un atoma de hidrageno; un atome Je haligena; alquils (C4-Cs);
halogencalquile (7-Cg) que comprendes hasta 9 atomos de haligeno que pusden
ser iguales o diferentss o alouilsulfanils (:Z9-Cs);
- un heterociclo de farmula (A")

R49 R48
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(A™)
en la que:

Sy R que pueden ser iguales o diferantas, representan un atomo de hidrdgeno;
un atoma de halégeno; alquils (Ci-Cs); abeci (4-Cy); halogenoalio (C4-Cs) que
comprends hasta 9 atonos de haligens que pusdan ser

halogencalguile (S,-25) ) QUE comprends hasta @ atomaos de haldgenas qQus puedan
ser iguales o difsrentss;

inuales o Jdifsrentss o

- un heterociclo de famiula (A%)
R50

/
N \ R®"

S

(A%)
en la que:

0y R, que puedsn ser iguales o diferentes » FEpresentan un dtomo de hidrégeno;
un atomea de haldgena; alguilo (C0-Cs); aloosi (Cy-12g); halogenoalce:-i (54-C5) que
comnprends hasta 9 atomos de haligeno que pueden ser iguales o difsrantes o
halog=nialguilo (Ci-Cs) qua comprande hasta o atmos de haldgens quz pueden
seriguales o difsrentes;

- un heterociclo de famula (A1)

(A*)

20 enlaque:

R® reprasenta un Atame «

halogencalquilo (12,-C5) que comprende hasta 9
seriguales o diferentas;

12 hidrogens; un atamo de hal deng aluily (C4-Cg) o

9 atornos de haldgens que pueden

- i heterociclo de formula (A™)

R53
N \\N S
25
(A%)
en la que:
R reprasenta un atoma de hidrogens; un Atome de halége

=Ny alouils (24-C5) o
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halcgenaalailo (C,-2;) aue comprends hasta 9 atomos de haldgens que pueden

R
N

N
\Y ~N R55
RSG

(A%)

ser iguales o diferentss;

- un hateroicls de famula (A%)

en la que:

R* v R%, qua pusdan sar iguakes o difersntss, representan un atame de hidrigeno;
un atoma de halégenc; alquils (S4-25) @ haloganaalguils (C1-Cs) que comprende
hasta 9 atomos de haldgsno que pusden ser iquales o diferentas;

R5® repressnta un atomo de hidrégena o aliuiles (24-Cg);

- un heterociclo de fomuta (A2)

(A*)
en la que:
R y R%, que pueden ser igualzs o difsrentss, representan un atoma de hidrégeno;
un atomo de haldgens; alquilo (%4-Cg) @ halgenoalyuilo (T4-C5) que compranda
hasta 9 atomos de haldgzno que pusden ser iqualzs & diferantes;
R* rapresenta un atomo de hidrdgena o alquils (2,-Cy)

N

\YN\Rez

(A%)
en la que:

R®y R, que pueden sar iquales o diferentes, representan un alome de hidrégeno;

un atama diz haldgena; alijuils (C4-25) o halogenaalaguils (%-Cs) Que comprends
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hazta 9 alomas de haldgena qus pusden ser igualss o difsrentes;
R%rapresenta un dtoma de hidrégena o alyuil (5-05);
- un heteraciclo de frmula (A%)
R65
\

63
R N

ll_\,e4

N

5 (Aze)
en la que:
R reprasenta un dtomo de hicregeno; un &tomo de haligeno: alquilo (24-Cs);
cicloalguilo (C4-Cg); halogenoalquila (12,-C5) que comprende hasta 9 alomos de
haldgena que pueden ser iguales o diferentes; alcosi (C4-Cg); alquinil {CaCig)omi o
10 halagenoalsasi (2-0;5) que comprends hasta 9 dtomnas de haligeno que pueden
serigualss o difsrentas;
R® representa un Atorme de hidlrcgena; un doma de haldgens; alquila (C-Cs); un
ciany aloosi (T-75); alguilsulfanilo (C4-1Z5); halagencaluils (S,-Cg) que comprandea
hasta 9 4dlomos de haldgena que puedsn ser iuales o diferentzs; halogenoaloosi
15 (C4-Cs) que comprende hasta 9 atomos de halégeno que pusden ger iguales o
C diferentss; amine: alauil (Cy-Cs)amine o di-(alyuil (Z-Zg))aming;
R raprasenta un atoma e hidragena o alquils (T,-C);
Loz compuestos mas  prefaidos de acusrdo con la invenciin  son

compuestos de frmula (1) en la que A se seleaciona de la lista e consiste en A

20 A% Ay A" zame se definen en la pressnte memeria,
Otros compuestos praferidos de formula (1) de acuerdo con la invensian son
aquellos en la que T representa azuire.
Otros  compusstos  prefaridos de acuerds con g invenciin  son o3
;- compuestos de farmula (1) en la que 2" representa un cicloalguila (Te-C7) sustituida
25 par hasta 10 grupos o atomos que pusden ser iguales o diferentas y que pusda
seleccionarse de la lista consistents en dlomos de habigenc, alquile (2-Cg);
halogenaalguila (C1-Cy) que comprends hasta 9 4tomios de haldgens que puedan
sariguales o diferantas; aloosd (2,-0;) o halogenoalzas (C-0) que comprende
hazta 9 atomos de haligenc que Pueden  ser iguales o diferentss. mas
30 preferiblemente 27 reprezenta un clchaalguila (T5-C7) no sustituido; incluso mas
preferantsments 2 repressnta ciclaprapilo.

Otroe compuestos preferidos de acuerds con la INVencian  son  1os
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complestas de fdrmula (1) enla que que pueds serigual o diferents, representa
un atomia de halégeno; alguilo (Zi-Ci); - halogenaalguils \CimTg) que comprende
hasta 9 atomos de haldgeno que pusdsn ser iguales o diferentes; tri(alquil (C,-
Ce)silila; alcoxi (T-0;) o halzgencalaos (2-05) quee comprznda hazta 2 dlomes de
halégeno que pueden sar iguales o difzrentss.

Otros  compusstos mas preferidos de acuerdo con la invencian son
compuestos d: fnaula (1) en la que dos sustituyentes ) consesutivos junto con el
anillo de fenils forman un 1,2-ben=adicrclile sustituido & no sustituida: 1,2,3,4-
tstrahidro-quina:-alinila; A,d-dihidro-2H-1 H-benzocazinio; 1 4-hanzodic-anilo;
inclanili; 2,3-dihidrabeanzafuranilo; indalinilo.

Otros  compuestos  prefaridos de acusrda con la invencidn son los
cormpuestas de fmula () en la qua R, que pusde serigual o difersnte, representa
un atoma de hidrdgeno; un Momo de halégena; ciana;  aliuil (Cq-Cgamino;
dialquil(Ty-Ca)amineg; trifalquil (Za=2g))siliko; alguilo (C4-Cg); halogenoaliuila (24-Cp)
que comprende hasta 9 atomos de halégens que pusden ser iguales o diferentes;
aAlzosi (C4-Cg); halogencalcosi (C=C) que comprends hasta 9 atemos die halageno
que pusden serigualzs o difsrentes: aliuil (4-Ce)zulfanila; aming, hidrilo; nitro;
alcovi (C-Co)zarbonila; alquiniloi (22-Cg).

Las preferzncias  anteriorments mencionadas  con  relacisn a log
sustituyentas de los compuestas de acuerda con la invenciin puaden combinarse
de varias formas. Estas combinacionss de caracteristicas preferidas proporcionan
asl subclassz de compuestos acardss oon la invenciin, Se puedsn combinar
ejemplos de tales subclasas Jde compuestos preferidos de acusrdo con la invencion:

- caracteristicas preferidas de A oon caracterlsticas preferidas de T, 2V, Z8 o8

X,n,RyQ;

- caracteristicas preferidas de T can caractaristicas preferidas de A, 27, ==

X,n,RyQ

- caracteristicas prefaridas de 2 con caracteristicas preferidas de A T, =

X,mRyQ;

- caracleristicas preferidas de 2 con caractsristicas prefaridas de A, T, ndiat

X,n,RyQ;

- caractaristicas praferidas de 22 con caracteristicas preferidas de A, T, 2 28

X,n,RyQ;

- caracteristicas preferidas de - con caracleristicas preferidas de A, T,

2’ n,RyQ

=3
-y

—_—y ey

S\
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(24

- caracteristicas preferidas de n con caracteristicas preferidas de T, 24, =2 =

X,RyQ;

- caracteristicas preferidas de R con caracteristicas preferidas de A, T, 20, 20

28, X,nyQ

- naractsriaticas praferidas de O con caracteristicas preferidas de A, T, 2%, 72,

28, X,nyR.

En astas combinacionss de caracteristicas preferidas de los sustituyentes
de los compusstos de acuerdo con la invencian, dichas caracterizticas preferidas
pusden ademas seleccionarse entrs las caracteristicas mas preferidas de cada uno
de A, T, 20 22 2 v 0, R v ) para farmar las subclases mas preferidas de los
compusstos de acuerdo can la invencidn,

La presents invencion también se refiere a un proceso para la preparacion
de compuestas de farmula (1),

Asi, de acuerdo con un aspects adicional de 1a presents invencidn, se
proporciona un procesa P11 para 1a preparacion del compussto de firmula (1) en la

que T representa 3, como se ilustra en &l siguiente 230uema Jde reaccion:

z' lé\ z! =
A ',!L | Xn agente de tionzcidn | ‘/ _"—('\l\)n

(q 717 \Za g 22/\23

(n Ui

Proceso P1

enelgue A, 2'a 3 X y nson coma s definen en la prasente memaoria,

El procesa P1 pusds llsvarss a cabo en presencia de un agenta iz tionacidn,

Los derivados de amida de farmula (1) son conorides @ puzden prepararse
pr procesos conocidos, por ejemplo como ss desaribe en la solicitud de patenta
europea EP-0G/3553008.

Los agentss de tionacidn adecuados para levar a cabo ol process Pl ode
acusrde con la invencidn pusdsn ser azufre (3), acido sulfhidrice (H23), sulfura de
sodio (Ma:3), hidrosulfury de sadia (HaHS), trisulfuro de bor (B:S5), sulfurs de bis
(distilaluminio) ((AIEt)-3), sulfure ds amonic ((1H.)-S), pentasulfuro fosfaraso
(PaS:), reactive de  Lawesson (2 A-disalfurn de 2-his(d-meto-ifenil)-1,2,3,4-
ditiadifasfetana) o un agents de tionacian sopartada por un polimera tal como e
describe en J.Chem. Soc. Pairlin |, (200), 358,

&N presencia o en ausencia de una cantidad catalitica o astequicmétrica o mas de
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una bass tal como una hase organica o indrganica. Se da preferencia a utilizar
carbonatos de matales alcalinos, tales como e carkonato sddico, carbonato
potasics, bicarbanato potasica, bicarbonato s3ivlicg; bases heterociclicas aromaticas,
tales comao piridina, picoling, lutidina, colidina; v también aminas terciarias, tales
comae trimstilaming,  trietilamina, tributilamina, 1, H-dimetilanilina, N, N-dimetil-
aminopiridina o N-metilpiperidina.

Los disolventes adecuades para realizar o procesa Pl de acuerdn con la

invencidn  puzden  ser  habitualmente  disclventes Organices  inertes. 3o da

L

preferencia a la utilizacion opcional de hidracarbures  halagenacs alifaticos,
aliciclions o aromaticos, tales como Sler de pelrilzo, hesana, heptano, ciclohaxano,
métilciclohe<ana,  hencsno, wlueno,  ileno o decalina; clorobanceno,
diclorabencana, dickrometans, cloroformi, tetrackorurs de carbono, dickrostana o
tricloroctan; &teres, talss como éter diedilico, &ter diisapropllica, Ster medtil t-butilico,
eter metil t-amilico, dicanc, telrahidrofurans, 1,2-dimetovistans o 1,2-distoxistano;
nitrilos, tales coma acetonitrila, propionitiilo, n- o i-butivonitrils o benzonitrilo;
disolventss sulfurosos, tales corme sulfalano o disufure de carbano,

temperaturas de reaccién pusden variar dentra de un intsrvale relativamente grande.
En general, estoz procesos s realizan a emperaluras de 070 a 160°0,
preferiblements de 10°C a 120°C. Una farma de controlar 1a lemperatura an los
procesos de acuerdo con la invenciin as usar tecnalogia de microondas.

El proceso P1 de acusrdo con 13 invencion se rzaliza gensralmente a
presion atmosférica. También s pasible OpErar a prasion clevada o reducida.

Cuando se realiza &l process P1ode acuerds con la iInvencisn, pusde
empkzarss 1 mal o un evcasa del squivalants ds aufre dal agentz da tionacion y de
123 males de la base por mal del derivads de amida de formula (11).

También es pasible emplsar los componentes de la reaccion en otras
proparciones. El desarmollo s: realiza por métodos conacidos.

En general, la mezola de reacciin se concentra a presion reducida. E
residun que quada pusde separarse de cuakuisr impureza que pueda estar tedavia
prasents por métodess conccides, tales como cromalografia o recristalizacian,

De acuarda con otro aspects de acuerds con ia INVENGiin, s& proporciona
un process P2 para la praparacion 4z un compuesto de famula (), enla que T se
selesciona en la lista consistents & H-F2, H-CF2, HHHRAR® o H-CN, coma 32 ilustra

por &l ziguients ssquema de reaccion:
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7' PN 7' =
o e
/T‘ll.. . ,J’\‘;; 7 o + e A ,IIL ~ n

riadl “\23 H ” zz/\; .

(I (V)

Proceso P2
en los que
o AZ'aZ’W'aW®yB san coma se defing en 13 prasents memaria -
o LR represanta un Atoma de cloro o un grupa melilsulfanilo,

En &l procesa P2 de acuerdo con la invencion, 1a elapa 2 pueds realizarse
2n presencia de un aglutinants acida y en presencia de un disolvente.

Los derivados e rl-cfiu:;lc'alczluil-amina de formuta (1) son conocidos o
PUETEN Prepararse por procesos conocidos tales como aminaciin reductara de
aldehido o cetona (Ricorganics and Medicinal Shemistry Letters, 2006, pag. 2014
sintszis de los compusstos 7 v 8), o reduccidn de iminas (Tetrahedron, 2005, pag.
11639), o sustitucién nuchedfila de haldgens, mesilate o (osilato (Journal of
Medicinal Chemistry, 2002, pag. 39587 preparacian del products intennedic para &l
compuesta 28).

El clorura de carboximidoflo H-suslituida de famula (IV) se conoce o puada
Lrapararss por procssos -:;om;y:;iclos, Por sjemplo como se describe &n Houben-Weyl,
Methoden der arganischen Chemis” (1928), ES/1, 625-623 y Patai, “The chamistry
of amidines and imidates” (1975), . 206-301.

Los cloruros de hidrazonsilo N-sustituidios o HLH-disustituides de farmula
(IV) son conacidas o pusden prepararse par prozesos conacidos, por gjernplo come
1923, 20, p 225

Los cloruros ds M-ciano carbosimidoilo de fanmula (IV) son aonocides o
PUECEN prepararse por procescs conocidos, por gjemple como se desaribe en
Tetrahadron Letters, 1963, p 5522 vy Bioarganic y Meadicinal Chernistry, 2006, p
4723.

Los aglutinantes acidos adecuadas para realizar el procese P2 de acuerdo

20N la invencian puedesn ser bases inorganicas y organicas que son habitualas para

dichas re
aczciongs, Se da preferencia al uso de hidrdeidos de metales alcaling: o

alzalinctérreos, tales corma hidréeide sédicn, hidrévido calcico, hidrdvide potasico u

ST
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otros derivados de hidréxido de amonio; carkonatos de metales alcalinos, tales
como carbanato sédicn, carbonato potasico, hicarbonats potazico, hicarbonato
sodicg; acetatos de metales alzalines o alcalinstéreos, tales come acetats sédico,
acetate potasico, acelato de calcio; hidruros de metales  alcalinatéreos o de
metales alzalings, tales como el hidrare sédion o hidruro potasice; les alzoholatos
de metales alsalings o alcalinotérreos, tales coma metilats de sadic, etilato de sadin,
propilaty de sodio o thutilato de potasio; y también aminas terciarias, talss como
trimatilamina, tristilamina, tributilaming, H,H-dimetilanilina, piridina, F-metilpiparidina,
P H-dimatilaminopiriding, diazabiciclocctana (DABCD), diazakiciclononsna (DBEH) o
diazahicicloundeceno (DBU), o un eliminadar de acido soportade sobre polimero
(or ejenipla GO 3e detalla &n hiltp:/fwww.iris-
biotech.de/downloads/scavenigers.pdf).

También as posible trabajar 2n ausencia de coalquisr aglutinant= Acido
adicional.

Loz disolventes adecuadas para realizar sl proceso P2 de acuerdo con 1a
invencion pueden ser disolventss arganicas inertes habitualzs. Se da praferencia a
la utilizacidn  opcional de hidrocarburos  halogenados  alifaticos,  aliciclicos o
aromaticos, tales como dter de petrdles, hevano, heptano,  ciclahe-ano,
metilciclzherano,  benceno,  tweeno,  «ileno o decalina;  clorohencena,

diclorabenceno, diclonometana, chroformo, tetrackarure de carbans, diclorostano o

z

tricloraetana; dteres, tales coma ster distllizo, éter diisopropilicn, &ter matil-t-butflice,
éter metil-t-amilicn, dicano, tstrahidrofuranc, 1,2-dimetosistans, 1,2-dictoxistans o
aniscl; nitrilos, tales como acetonitrila, propionitilo, r- o i-butironitrilo o benzonitrilo;
amidas, tales comao MLMH-dimetiformamicda, HH-dimetilacetamicda, H-meatilformanilida,
H-mctilpirrolidona o triamida he-amedilfosfdrica; ésterss, tales como acetato de
metily o acetato de elilo, sulfdidos, tales como sulfé-ida de dimetilo o sulfonas,
tales como sulfolana.

Cuanda se realiza el process P2 de acwerds con la invencion, las
temperaturas de reaccidn pusden variar dentro de un intervalo relativaments amplio.
En general, estos procesns se realizan a temperaturas ds 070 a 160°C,
praferibbaments de 10°C a 120°C. Una forma de controlar la temperatura en los
procesos de acusrdo con la invencion &2 usar tecnaloagla de microndas.

El procese P2 de acuerdo con la invenciin se realiza generalments a
presion almosférica. Tambien s posibbs opsrar a preaisn elavada o reducida.,

Cuanda 3 realiza el proceso P2 de acusrds con la invencian, =l derivado
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aminado de fmula (I11) pueds emplearse somo su sal, tal come clarhidrato o
cualquier otra sal conveniente,

Cuando se realiza &l procese P2 de acuerds con la invencion, puede
smplearses 1 mol o un swcesa del derivado aminada de fémula (N yde1a3moles
de aglutinants acido por mal de clorure de carbacimidollo H-sustituide de isrmula
(Iv).

También es posible emplear 08 componentss de 1a reaccion an otras
proparzionss. Bl desarrolly & realiza por métados conccidos.

En general, la mezola de reaccion se concentra a presion reducida. El
residun que queda pueds separarse de cualquicr impureza que pueda estar todavia
presents por métodos conacidos, tales coma cromatografia o recristalizacian.

Los compuestos de frmula (1) de acusrds oon 12 invencian puedezn
prepararse $2g0n 1os procesos desaitos en la presents memonia. Debe antenderse
sin embargo que, én base a su conocimiento general y a las publicaciones
disponibles, ¢l experto sn la malsria serd capaz Jde adaptar estos procesas a las
caracteristicas des cada una de los compuestos qus se desea sintetizar.

En un aspecto adicional, la presentz invencion lambién ss refiers a una
COmposicidn fungicida que comprends una cantidad eficaz y no fitoldeica de un
compuesto activa de fdrmula (1).

La expresion “canticdad ficaz v no filotdica” s= refiere a una cantidad de
composician de acusrdo con la invencion que es suficients para controlar o destruir
los hongos presentes o que pueden aparecer en loas cultives, y que ni conlleva
ningin sintorma apreciable de filwtoricidad para dichos cultivos. Dicha cantidad
pueds variar en un amplio intsrvalo dependiends del hongo que s vaya a combaatir,
el tipo de cultivo, las condiciones climaticas y Ios compusstos incluides en la
composician fungicida de acuesrdo con 13 insencion. Esta cantidad se puede
determinar mediants ensayos de campa sisteméticos, que estan dentro de las
capacidadss Jde una parsona experta 2n la materia.

Asl, de acuardo con la invencibn, se proporciona una compaosicion furgicida
que comprends, coma ingrediente activa, una cantidad sficaz ds un compuesto de
formula (1), coma s defing en la presents memoria y un soparts, vehiculo o carga
aceptabls desds el punto de vista agricola.

Segun la prezents invencidn, &l témino “sopcrts” indica un Compuesto
organica o incrganico, natural o sintético, con &l que se cambing o asocia ol

compuesto de fimnula (1) para hacerly mas facilmente aplizable, fundamentalmente
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sabrs 1as partes Je 1a planta. Asi, ests soports as generalments inerte y debaria ser

aceptabls desde el punta de vista agricala. El soparts puede ser un salida o un

liquido. Los ejemplos de saportss adecuados incluyen arcillas, silicatos naturales o

sintéticos, silice, resinas, ceras, fertilizantes solidas, agua, aleoholas, en particular

butanal, digalventes arganicos, aceites minerales y vegstales y derivados de los
mismas, También se pusden utilizar mezclas de talss Soportes.

La composicién de acuerda con la invencian pueds comprender lamkién
Componantzs acli-:i.onales. En partizular, la compaosiciin puede comprendar ademas
un tensicactive. El tenzicactivo puede ser un emulsionants, un agente de dispersian
O un agentz humaestantz de tips idnico o no idnice o una mezcla de dichos
tensicactivos. Se pusdes hacer mencion, por ejsmplo, a sales de acido poliacrilico,
sales de Acido lignosulfinico, sales de acide fenclsulfénice o naftalensulfonica,
policondznsados ds d<ido de etileng con alooholas grasns o acidos grasos o
aminas grasas, fendles sustiluidos (2n particular alguilfenoles o avilfenales), sales
de ssleres del acido sulfasuccinica, derivados de laurina (en particular tauratos de
alquilo), éstares fosfaricas de alooholes o fenales polistovilados, ésleres de acidos
grasos de policles vy derivados de o compusstos anteriores que contisnen
funciones sulfato, sulfonato y fosfate. La presencia de al menos un tensioactive =]
por lo genaral esencial cuanda &l compusste active yio el soports inerts son
insolublzs @ agua, v cuands el agenle vector para la aplicaciin ez agua.
Preferiblernente, el contenide en tensicactive pueds estar comprendide entre 5% y
40% en pssa ds la compaosicion.

Opcicnalments, también se puadsn incluir otros componsnies, por @),
coloides protectores, adhesivos, sspesantes, agentes livotrdpicos, agentss de
pEnetracion, estabilizantes, agentes secuestrantzs. De manera mas general, los
Compusstos activos se pueden combinar con cuakjuisr aditivo sdélidia o liquida, que
cumpla con las técnicas de farmulacion usuales.

En general, la compasiciin de acusrdo con la invancisn puade contener de
0,05 @ 99% an a0 de compuesty activo, preferiblements, de 10 a TO% &n peso.

Las compasiciones de acusrds con la invencién se pueden utilizar en
diversas fomas, tales como: dispensadior de aerosal, suspension n capsulas,
concentrado  para fumigacion  sn frio, polvo  de espolvares,  concentrado
emulsionable, emulsién de acsite an agua, emulziin de agua en aceite, granulados
sncapsuladas, granulados finos, concentrada fluids para <l tratamicnto de semillas,

gas (a presion), producty gensrador de gas, granulados, concentrade para
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fumigaciin en calientz, macragranuladas, microgranuladas, polve dispersable en
aceite, concentrado fluido miscibls en aceits, liquido miscible en aaite, pérs.ta,
bastoncillos vegetales, polva para tratamients de semillas en seco, semillas
recubiertas de pesticida, concentrade soluble, polva soluble, disclucicon para el
tratamiento de semillas, concentrada en suspension (concentrada fuido), liquids en
volumesn ullrabajs (vub), suspension en velumen ultrabajo (vub), granulads o
comprimidis dispersables en agua, polvo dispersable en agua para tratamiznto en
sugpeension, granulados o comprimivlos solubles en agua, polvo salukbls en agua
para el tratamisnto de semillas v palva humectable, Estas COMPoSIcion:s incluyan
no salo composiciones que estan listas para ser aplicadas a la planta o semilla a
tratar por medio de un dispositive adscuadn, tal come un dizpositivo de atomizacicn
0 de espalvoraa, sing también las COMposicionas comerciales concentradas Jue
han de diluirse antes de la aplicacion al cultiva.

Los compuestos de acusrds con la invencian puedsn mezclarse también
oon una o mEs sustancias activas insecticidas, fungicidas, bactericidas, atrayantes,
acarizidas o feromonas u otros compuestos con actividad Licligica. Las mezclas
asl abtenidas tienen normalments un sspectro de actividad ampliade. Las mezclas
Con otras compuestas fungicidas son particularments ventajosas,

Se pueden seleccionar ejemplos de fungicidas de mezcla asociados
adecuados en las siguientzs listas:

(1) Inhibidares de la sintesis de  Acidos nucleicns, por ejempls benalavilo,
henalavila-M, hupirimate, clazilacon, dimetirinad, eiimed, furalazilo, himavazol,
metalazilo, metalavilo-M, ofurace, o-adizila y acido oxalinico,

(2) Inhikidorez de la mitssis v division celular, o &ernplo bensmila, carbendazim,
clorfenazad, distofencarh, staboxam, fuberidazal, pencicuron, liabendazal, tiofanato,
ticfanato-metilo y zaxamida,

(?) Inhibidcres de la respivacion, por gjEmplo diflumetorim coma inhibidor del Gl de
la respiracion; hizafen, boscalid, carbin, fenifuram, flutolanil, fluapiram, furametpir,
furmeciclie, isopirazam (components 9R), izapirazam (componente 93), mepronil,
cricarboring pentiopirad, tifluzamida come inhibidar dsl Gl de Ia raspiracian,
amisulbrom, azovistrobing, ciazofamid, dimaristrobing, enestroburing, farnc-acona,
fenamidona,  fucvastrobing, Fresoxim-metilo, metominastrobing,  orysastrabina,
picoristrabing, pirackastrobina, pirbencarb, tifloistrobing come inhilicor del CHI de

(4) Compuastos capaces de actuar come un desacoplador, coma por ajemplo

6l
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binapacrily, dinacap, Auazinam y meptildinosap.

(5) Inhibidores de la produccion de ATP, par sjempls acetats de fentina, clorurs de
fantina, hidrd=ido d2 fentina y siltiofam.

(6) Inhibidores de la hicsintesis de aminodcides yhr proteinas, por ejemplo
andaprim, blasticidina-S, ciprodinile, Fasugamicina, hidraclarurs de kasugamicina
hidrato, mepanipirin y pirirnetanil.

(7) Inhikidores de la transducaion de sehales, foar efempda fenpiclonilo, Audio:onil y
quinoxifeno,

(2} Inhibidores de la sintesis de lipidos v d= la membrana, por ejEmplo bifenil,
clozolinato, edifenfos, etridiazal, iadocarb, iprobenfios, iprodiona, isaprotiolano,
procimidana, propamocart, hidrackoruro de propamocart, pirazafos, tolchfas-metilo
y vinclozalina.

(9) Inhibidorzs de la biosintesis de ergostsral, paor &jempls aldimorf, azaconazol,
bitzrtanol, bromucanazal, ciproconazl, diclabutrazal, difenacanazal, diniconaczal,
dinicanazol-M, dodemart, acetato de dodemidf, eporizonazal, etaconazal, fenarimol,
fenbucanazil, fenhe-amida, fenpropidina, fenprapimart, fluquinconazol, furprimidal,
flusilazol, flutriafol, furconazol, furconazol-cis, hexaconazol, imazalile, sulfato de
imazalilo, imibenconazal, ipoonazol, matconazal, miclobutanilo, naftifina, iLarimol,
orpoconazal,  paclobutrazol,  pefurazoats,  penconazol, piperalina,  procloraz,
propicenazol,  proticconazaol, pirbuticark,  pirifencs, quinconazal,  simeconazal,
espirc-aming, tebuconazol, terbinafing, tetraconazol,  triadimefon,  triadimenol,
tridemai, triflumizal, tifarina, triticonazol, uniconazol, viniconazal y variconazol,

(10) Inhibidores de la sintssis de la pared celular, par ejemplo bentiavalicarhb,
dimetomorf,  flumarf,  iprovalicark, mandipropamida,  policinag,  palicscrim,
proticcark, validamicina A y valifenal.

(11) Inhibidares de 13 biosintesis de melanina, [ror gjermnplo carpropamid, dichacimet,
fenoxanilo, ftalida, pircquilon y triciclazal.

(12) Compuestos capaces de inducir una defensa del huésped, como por sjemplo
acibenzolar-S-metile, probenazal y tiadinilo.

(12) Compuastos capaces de l@ner una accién multisitio, come par ejemplo mazala
burdeos, captafol, captano, clorotalonilo, naflenats de cobre, deido de cabre,
eiclorra ds cobre, preparacionas de cobire tales comc: hidrdeida 92 cobre, sulfato
de cobrz, diskfiuanid, ditianon, dodina, dodinag base likes, farbam, fluorofolpet,
folpet, guazatina, acelato de guazating, imincctading, albesilata da irmincctadina,

triacataty de iminoctadina, mancobre, mancozel, mansh, metiram, metiram zine,
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avina-cobre, propamidina, propineb, azufre Y preparacionss de azufre, incluyando
polisulfuro de calcio, tiram, Wlifluanid, zineb y Ziram.

(14) Otros compusstos tales como, por sperply,  2,3-dibutil-G-cloroliznalZ, 3-
d]pirimidin-4(3H)-cna, (22)-2-amina-2-ciana-2-fanilp prop-2-ancato de stilo, T-[2-(1,3-
dirnetilbutinfenil]-5-fluora-1, 2-dirmetil- T H-pirazol-4-c carbwaamida, H-L2[1,1'-
bi(cichapropil)-2-ilffenil)-2-(difluciometil)- 1 -metil- 1 H-pirazal-d-carko: -arnida, (2E)-2-(2-
16-(3-clora-2-metilfena:i)-S-flusrapirimicin-d-il]o: itfenil)-2-(metoviiming)-N-
metiletanamicla, (ZE)-2-{2-[([(2E,2E)-4-(2 B-dichkarafenilbut-3-an-2-
ilidenalamino}oimetilfenil}-2-(metzsiiming)-H-metiletanarmida, 2-cloro-t-(1,1,3-
trimatil-2, 2-dihidro- 1H-inden-d-ilpiridina- 2-carbao-amida, M-(3-etil-3,5,5-
trimetilciciohesil)-2-(formilamine)-2-hidroxibenzarmida, S-rebozi-2-metil-4-(2-{[({( 1E)-
1-[3-(triflucrometifenilletilidenslamingJasimeilfenil)-2, 4-dikidra-3H-1,2 3-triazol-3-
ona, (ZE)-Z-(medaiirming)-1H-metil-2-(2-{[({(1E)-1-[3-
(triflucramatiNfenilltilidenatamine)osiimatilfenistanamida, (ZE)-Z-(mstoiiming)-N-
metil-2-{2-[(B)-({1-[2-(riflucrzmetil)fenillzta=dimino)medilfenillstanamida, (ZE)-2-{2-
[(I1E)-1-(3-{[(E)-1-fluzrz-2-feniletenil]ox i} fenil)s stilidenojarminatosimatil]fenil)-2-
(metoviiming)-N-metilztanarmida, 1-(4-clorofenit)-2-(tH-1,2,4-triazol-1-
ihcicloheptanal,  1-(2,2-dimetil-2, 3-dihidro-TH-inden- 1-il)- 1 H-imidazal-S-carbovilato
de rnedilo, H=til-n -rnstil-F-{2-metil-S-(trifluarcmetil)-4-{3-
(trimetilsiliproposilfenilimidofonmamica, H-{5-(diflucrometil)}-2-metil-4-[3-
(trimetilsiliproporilisnil-t-etil-H-metilimidoformamida,  1H-midazol-1-carboticato
de O-[1-[(+-matoriphencsmstil]-2, 2-dimetilpropilad, 1 2 ({2 (d-clorafenil)prop-2-
in-1-il]oei}-3-rnetarifenil)etil]-H2-(metilsulfonilvalinamida, S-clora-7 7 ~(4-metilpiperidin-
1-i)-8-(2, 4 B-trifluorcfenil)[1,2, riazalol 1,5-a)pirimiding,  S-arina-1,3,d-tadiazol--
ticl, propamocarb-fosetil, 1H-imidazol-1-carboxilats de 1-[(4+-metoxifenosiymetil]-2,2-
dimetilpropilo, T-meatl-fH-[2-(1,1,2, 2-tatraflucroe etoi)fenil]-3-(trifluceomeatil)- 1H-pirazol-
4-zarbocarnida, 2,2,8 6-tstrackoro-4-(mistilsulfonilpividing,  2-buta- i-G-yocdo-3-propil-
4H-zromen-4-ona,  2fenilfencl  y  salas,  3-(diflucrornetil)- --metil-1- -[2-(1,1,2,2-
tetrafluoraetoei)fienil]- 1H-pirazol-d-carbo~amida, Z-(clifluercmetit)-1-roetil-f -[2-
(1,1,2,3,3,3-he-aflucropropoxiyfenil]- 1H-pirazol-d-zarbecamida, 2,4, 5-tricloropiridina-
2,6-dicarbonitrila, 2-[5-(4-chorafenil)-2,2-dimetilisorazolidin-2-ilpiriding, A-cloro-5-(4-
chorafenil}-4-(2,G-difluarafenil)-G-metilpiridazing,  4-(d-clorafenil)-5-(2, G-diflucre ofenil)-
26-dimatilpiridazing, quinalin-2-ol, sulfato de quinalin-S-ol (2 1) (sal), bentiazol,
hetorazin, capsimicing, carvona, cinemetionata, cloonel, cuiraneh, cifluiznamid,

cimozanil, ciprosulfamida, dazomel, debacarh, diclorafen, diclomezina, dicloran,
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difenzoquat, metilsulfato de difenzoquat,  difenilamina, eonato,  ferimzona,
flumatover, fluapicalida, flucraimida, fAusulfamida, fosetil-aluminio, feestil-calcio,
fasatil-zodio, hevaclorobencena, irumamicing, iscdianil, metasulfocark, (2E)-2-{2-
[(eictopropil[(d-re aeifeniliminomstitithio)metilienil-2-metoxiacrilato  de metilo,
isttiocianato de matilo, metrafenona, (5-bromo-f-metc»:-:i-4-metilpiridin-3-il)(2,3,4-
trimetzi-G-metiifenihmetancna,  mildiomicing, talnifanida,  H-(4-clorokwencil)-3-[3-
matoi-4-(prop-2-in- 1-ilnienillpropanamida, H-[(d-clorclenil)(cian ymetil]-3-[3-
mestozi-4-(prop-2-in-1-ilesifenillpropanamida, l-[(5-I:u'omo-:?--c:loropiridin-:‘-il)metil]-
2A-diclaropiricdina-3-carbo=arnida, H-['I-(5-brc-mo-3~c:lm'c:»|:niriclin-2-il)etil]-2,4-
dicloropiridina-3-carbo-amida, H-[1-(5-broma-2-clonapiridin-2-il)etil-2-fluorc-4-
yodopiridina-2-carbosamida, II-{(Z)-[(c:ic:l::-pro|:-ilmetc:.:-:i)imino][E;-(clirIuc.rcmetc-:-:i)-i,3-
diflusralenilimetil}-2-fznilacestamicla, H-{(E)-[(cicloprapilrmstosi)imina][6-
(difluorcmetci)-2,3-diflucrafenilmetill-2-fenilaces [amivla, natamicina,
dimstiMitiscarbamato de niguel, nitrotal-isoprapil, octilinana, a-amacark, cifentiin,
pentaclorafenal v sales, acido fenazina-1-carboeilico, fenolring acids fosforoso v sus
sales, fosetilato de propamocarh, propanosina-sodio, proquinazid, pirrolnitrina,
quirtozens,  S-amino-2-(1 -meibstil)-4-(Z-mietilfenil)-3-oea-2 3-dinidro-1 H-pirazol-1-
carhotioats de S-prap-2-en-1-ilo, tecoftalam, tzcnazeno, tiazdxide, triclamida, 5-
clora-H'fenil-H-prop-2-in-1-iltiofsno-2-sulfanohidracida y Zarilamid.

 La Gompasiciin de acuarda con la invencidn que somprends una maezxcla da
un compuesto de famula (1) con un compussts bactericida Fuede ser también
particularmente  ventajosa. Los ejemplos de mescla bactericidas  asociados
adecuados s pusden seleccionar de la siguiente lista: beonopal, diclorofeno,
nitrapiring,  dimetilitiocarbamato de niqual, Fasugamicina, octilinona,  acido
furancarbavilion, oxitetracicling, probenazol, estreptormicing, techsftalarn, sulfato de
cobre y otras preparacionss de cobra,

Los compusstos de farmula (1) v la compasicion fungicida de acuerdo con la
invencisn se pusden usar para combatic de fonma larapeutica o preventiva los
hangos fitopaldgenas de las plantas o de 1os cultives.

Par 1o tanto, segin olra aspecto de la invencian, se proporcionz un métado
para combatir, de forma terapeiutica o prevantiva, los hongos fitopatdgenas de
plantas o cultivos caractarizado por que se aplica un compuesto de fomwla (1) o
una compesicion fungicida de acuerde con la invencian a la samilla, a la planta, al
frutc de la planta o al susls &n el que Grece o &n el que se desea que crezca la

planta.
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El método de tratamiento de acuerdo con la invencidn puede servir también
para tratar material Jds propagaciion tal come tubérculos o rzomas, perc tlambién

semillas, plantulas o siembras ds plantulas v plantas o siembras de plantas. Este

método de tratamiento también pusde ser Al para tratar raices. El métads de
tratarmiento de acusrda con la invencidn también pusds sor Otil para tratar [as partss

asreas de la planta tales coma troncos, tallos o vastagos, hojas, flores y fruto de la
planta &n cuestion,

Entre las plantas qus se pusden proteger por &l métoda de acusrdo aon 1a
invencion se puedan mencionar: algodan; @l ling 1a vid: cullives de frutas o
vegetalss tales como Rosaceas sp. (por ejemplo, iruta de pepita tal como
manzanas y paras, pers también fruta de husso tal coma albaricoques, almsndras v
melcotongs), Ribesioidas sp., Juglandaceas sp., Belulaczas sp., Anacardiacsae
sp., Fagaceas sp., Moraceae sp., Oleaceas sp., Actinidaceas sp., Lauracsas sp.,
Musaceaa sp. (por gjsmpls banansros v platansros), Rubiaceas sp., Theaceae sp.,
Sterculiceas sp., Rutacsas sp. (por sjemply limones, naranjas y pomelos);
Solanaceas sp. (por gemplo, mates), Lillaceas sp., Asteraceas sp. (par sjsmplo,
lechugas), Umnbelliferas sp., Crusiferas sp., Chenapodiaceas afr., Cucurbitaceas sp.,
Papilionaceas sp. (por ejempls, quisanles), Rosaceas sp. (o jemplo, fresas);
cultives mayoras lales como Graminas sp. (por ejempla maiz, pasto o cercales
tales coma trigo, centeno, arroz, cebada y tritizale), Asteraceas sp (por sjemplo,
girasal), Cruciferae sp. (por gjempls, colza), Fabacas sp, (por ejernplo, garkanzos),
Papilionaceas sp. (par cjemplo, soja), Solanaceas sp. (por ajemplo, patatas),
Chenopodiaceas sp. (por gjemplo, remelachas), Elasis sp. (por Ejemplo, palma de
aceite); cultivos hortioolas v arbdrzos; asi come 1o homalogos genéticamenta
modificados de estos cultivos.

Entre las enfenmedades de plantas o cultives qus s pusdsn proteger por 2l
metodo de acuerdo con la invencion, se pueden mencionar:

e Enfermadades por Qidio tales comeo:
Enfermadades por Blumicria, sausadas por ejemplo por Blumeria graminis;
Enfermedades por Podosphasra, causadas por ejemplo por Padosphasra
leucotricha;

Enfermadades por Sphasrotheca, causadas por gjemplo por Sphasrotheca

fuliginea;
Enfermadades por Uncinula, provocadas por gjemplo por Lincinula necator,

¢ [Enfarmedades por raya, tales como:

&5
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Enfermedades  por Symnosporangium,  causadas por sjempls por
Gymnasparangium sabinae;
Enfermedadsas por Hemilzia, causadas por sjemplo por Hemilsia vastatri
Enfermedades  por Phakopsora, causacas por ejemplo por - Phakopsora
pachyrhizi y Fhakopsora meibomias;
Enfermedades por Puccinia causadas por eiemplo por Puccinia recondita,
Puccinia graminis o Puccinia striiforrnis;
Enfermedades  por Uromysss  causadas por eemply por Uramyces
appendiculatus;
* Enfermedades por Oomycets tales comao
Erfarmeadades por Albuge, produzidas por sjemplo por Albugo candida;
Erfennadadss por Bremia causadas por sjamplo [or Bremia lactucae;
Enfermedades por Paronospora, producidas [or &jsrmplo por Peronaspora pisi y
Peronospora brassicae;
Enfermedadss por Phytophthora  causadas for efemplo e Phytophthora
infestans;
Enfarmedadss por Plasmapara causadas por gjemplo por Plasmapara viticola;
Enfermedades  par Psewdoperconospora causadas por - sjemply por
Psaudoperanaspwara himuli y Psaudoperonospora cubensis;
Enfarmedades por Pythium, pravecadas por ejemplo por Py thium ultimum;
* Enfermedadas por Manchas foliares, Fiojeces foliares y Tizén Foliar
tales como:
Enfemnadades por Altsrnaria, causadas por sjempla por Altzraria solani;
Enfermedadss por Carcospora, cauzadas por &jemplo por Cercospora beticala;
Enfermedades por Cladiosporium, cauzadas o ejEmipla por Cladicsparium
cucurnerinum;
Enfarmedades por Cochliocholus, causadas For sjernplo por Cochliobiolus sativus
(=n forma de conidior Conidiafem: Drechslera, Sin: Helminthosporium) o
Cochlicbalus miyabeanus;
Enfemmedadss por Collstotrichum, causadas por ajrnply por Zalletatrichum
lindemutianum;
Enfermadades por Cycloconium, causadas por gjemply por  Qyclaconium
oleaginum;
Enfermedades por Diaparths, causadas por ajernplo por Diaporthe citri:

Enfamedades por Elsings, causadas por Ejernpla por Elzincs faweeattii;
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Enfermedades por Slososporium, causacdas Por ajempls por Glososporium
lacticolor;
Enfermadades por Glomersia, causadas par ajsrmiplo por Slomerslla cingulata;
Enfermedades por Guignardia, causadas par &jemplo por Guignardia bidwallii;
Erfermedadss por L»:pt«..s.|.nh:amua causadas por ejempls por Leptosphasria
rmaculans y Leptosphasria nodarum;
Enfermedaclas por Magnapaorths causadas por ajemplo por Magnaperthe grisea;
Enfermedadss por Mycosphaerslla causadas por sjemplo por Mycosphasrella
araminicola, Mycosphaarella arachidicala v Mycosphasrzlla fijignsis;
Enfermedades por Phasasphasria causadas For sjemplo por Phaeosphasria
nodarum;
Enfamizdadss por Pyrenophora, causadas for sjempla por Pyrenc ~| phora teres
Pyrenaphora tritici repentis;
Enfermedades por Ramularia, causadas par ajemplo por Ramularia calla-cygni
o Ramularia areola;
Enfermedadas  por Rhynchosporium,  causadas por ejemplo por
Rhynchosparium secalis;
Enfermedades por Septaria causadas por gemplo por Septonia apii y Septoria
lycopersici;
Enfermedades por Typhula, causadas ror gjemplo por Thyphula incarmata;
Enfarmadades por Venturia causadas por ejemplo por Vanturia inaequalis;

* Enfermadades dz 1a raiz, vaina y tallo, tales como
Enfermedadss  por Corticium,  causadas por - ejemple por  Corticium
graminearum;
Enfermedades por Fusarium, causadas por gjempla por Fusarium oxisparum;
Enfarmedades  por Gasumannomyces,  causadas por gjEmplo por
Gasumannomyces graminis;
Enfermedadss por Rhizoctonia, causadas P ejempphl por Rhizoctonia solani;
Enfarmedades por Sarcoladium,  producidas por sjemplos por Sarocladium
oryzae;
Enfermedades par Sclarctium, producidas por ejempla por Solerotium onyzae;
Enfermedadeas por Tapesia, causadas por sjermpda por Tapesia acufonmis;
Enfarmedades por Thislaviopsis, causadas por ejempls por Thislaviopsis
basicola;,

¢ Enfermedades de las espigas v paniculas, qua incluyen la mazorea

Yz
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de maiz, talss como
Enfermedades por Altsrnaria, cauzadas par sjemplo por Mizmaria spp.;
Enfermedades por Aspergilluz, causadas por Sjempla por Aspergillus flavus;
Enfermedades por Cladasparium, causacdas poc ajemply por Cladiosporium
cladosporicides;

Enfermedadss por Claviceps, producidas Pr sjernplo par Claviceps purpurea;
Enfermedadss por Fusarium, causadas por sjempla por Fusarium culmarum;
Enfermadades por Gibberalla, causadas i ejsmplo por Gibharalla zeae;
Enfermaedades por Monographella, causadas por sjemplo por Monagraphella
nivalis;

o Enfarmzdadss por Carkin y Tizén, tales como:

Enfermedades por Sphacelothzca, preducidas o ejempls por Sphaceiotheca
reiliana;

Enfermedades por Tillstia, producidas For gjemplo por Tilletia caries:
Enfermedadas por Uracystis, causadas par sjermnplo por Uracystis ocoulta;
Enfermedades por Ustilage, producidas por Sjemplo por Ustilags nuda;

o Enfarmedades por Podredurmbrs y Moho de la Fruta tales c:dmo:
Enfermedades por Aspargillus, cauzadas For ejgmpds por Aspergiflus flavus;
Enfermedades par Balrytis, causadas por ejempla por Bolrytis cinerea;
Erfarmedades por Penisillium, causadas por gjemplo por Penicillium e-pansum
y Penicillium purpurogenum;

Enfermadadss por Rhizopus, producidas por sjernplo por Rhizopus stolonifer
Enfermedades  por Sclerotinia,  producidas por Sjempls por Sclarotinia
sclerotiorum;

Enfamadades  por Verticillium,  producidas por sjemplo por Verticilliun
alboatrum;

o Enfarmedadss par Putrefacsion de las Semillas y del Suslo, Moho,

Marchitamiento, Rofia y Caida de Améciga:

Erfermadades por Altsrnaria causadas por gjemnpla por Alternaria brassicicola;
Enfermedades por Aphanomyass causadas por &jemplo por Aphanomyces
eutaiches;

Enfermjedades por Ascochyta causadas por ajemplo por Ascachy ta lentis;
Enfermedadss par Aspargillus, causadas por Epamplo por Asperyillus flavus;
Enfermedadas por Cladosparium, causadas por sjemplo por Cladasporium
herbarum;
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Enfermedadss por Cochlicholus, producidas poor ejempla por Cochliobolus

sativus;
(En forma de conidio: Drechalera, Bipolaris Sindnin: Helminthosporium);

Enfermedades por Colletotrichum, cauzadas por Ejernplo por Codletotrichum
COCCades;
Enfermadadias por Fusarium, causadas por sjsmpla por Fusarnium culmaorum;
Enfermadades por Gibberslla, causadas por sjernpla par Gikharslla zeae;
Enfermedades por Macrophomina, causadas por gjempla por Macrophomina
phaseolina;
Enfermedades por Microdochium, praducidas por gjemplo por Microdochium
nivale;
Enfermedades por Moncgraphella, causadas por gjemplc por AMonographella
nivalis;
Enfermedades por  Penicillium,  producidas  por gemple por Panicillium
expansuny, ‘
Enfermedadas por Phoma, causadas por ejempls par Fhoma lingam;,
Enfermedadss por Phomopsis, causadas paor sjempla [ Fhomapsis sojae;
Enfermedades por Phytophthora, provacadas por ejemply e Phytophthora
cactorum,
Enfarmedades por Pyrencphora, causadas  por gjemplo por Pyranophora
graminea,
Enfarmedades por Pyricularia, causadas por gjempla por Pyricalaria oryzae;
Erfermedades por Pythium, provecadas por ejempla por Pythium ultimum;
Enfermedades por Rhizoctonia, sausadas por ejemplo par Rhizoctonia solani;
Erfermedades por Rhizopus, sausadas por gjempla par Rhizopus oy zas;
Enfamedadeas por Sclaratium, causadas por ejemplo [por Sclaratium raolfsii,
Enfermedadas por Septaria, causadas por ejemplo por Saptoria nadarun,
Enfermadadaes por Typhula, causadas por ejempls por Typhula incamata;
Enfermedades por Verticillium, causadas por ejemplo pee Visrticiflivm dahliaz,

o Enfermedades por Chancro, de la Retama y Puntiseco tales como:
Enfermedades por Hectria, producidas por ejemplo por Hectria galligena;

o Enfermedades por Tizén, tales como:
Enfermadadss por Monilinia, producidas por sjemplo por Monilinia 1a-a:

o Enfermedades por Vesloulas Foliares o Rizadura de las Hajas

inzluysnds la defarmaciin de lores y frutos tales como:

62
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Enfermedadss por Evcbasidium, producidas por gjemply por Evobasidium
vexans;
Enfermedadaes por Taphrina, producidas por ejermpla por Taphrina deformans;

o Enfermedades de deterioro de plantas maderaras, tales coma
Enfermedades por yesca, producidas  per ejempls o Phasomaonizlla
slamydaspora, Phassacremanium alsophilum y Famitiparia mediterranea;
Enfermedades por Ganoderma, producidas por gjemple por Sancderma
boninense;

e Enfarmedades Jde Flores y Semillas tales como:

Enfermedades por Bolrylis, causadas por gjemplo por Bolrytis cinerea;

e Enfermadades de Tubérculos, tales como:

Enfermedades par Rhizoctonia, causadas por ejempla por Rhizoctonia solani;
enfermedades  por Helminthosporium,  producidas por  ejemply por
Helminthasporium solani; '

o Enfemeadades por Hernia de las raices de las oruciferas, tales como
Enfermedades por Plasmodiophara, producidas por sjemplo por Flamodiophara
brassicae;

o Enfarmedades causadas por Organismaos BEacterianos, tales coma:
Espacies de <antharmonas, por gjemplo > anthomonas campestris v, onyzae,
especies de peeudomonas, por ejamplo Pacudomonas ayringae [ lachrymans;
especies de Erwinia, por ejempla Erwinia amylovora.

La composicion fungicida de acuerdo aon la invencion también se pueds
usar contra enfermadades micdticas que pusdan desarrallarse sobre maderas o en
&l intzrior de las mismas. El térming “madera” significa todos los tipos de especies
dz madera y todos los tipos de laborss de esta madera destinadss a la COnstruccian,
por semplo, madera maciza, madera de alta densidad, madera laminada y
contrachapado, El métads para tratar la madera de acuerdo con 13 invencion

consists fundamentalmentz en porerla en contacto con uno o Mas COMpUestas

7

azordes con 1a inveancidn, o con una composician de acuerds con la invencian: éste
incluye por ejemplo, 1a aplicacién directa, la pulverizacian, 1a inmerzion, 1a inysceian
o cualguisr otro medio adecuado.

La dosis de compuesty aclive aplicada normalmente en @ método de
tratarnients de aswerdo con la invencién estd general y vantajosaments entrz 10 y
200 g/ha, preferiblemsnts, entre 50 y 300 g/ha para aplicaciones en tratamiento de

las hojas. La dozis de sustancia activa aplicada estd general ventajosamesnte
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gitre 2y 200 g por 100 kg de semillaz, preferentaments entre 3 y 150 g por
100k de semillas en el cazo del ratamients de semillas.

&

v il

sntiends claraments que las dosis indicadas en la presents mematia se
Proporsionan coma sjemplas ilustratives del métoda de acuerds con la invencidn,

Un axperta en la matezria sabrd come adaptar la dosis Je aplicacién, en particular

- sequin la naturalzza de la planta o del sultivo a tratar.

La composician fungicida de acuerds con la invencisn tambicn 38 puede
usar en el tatamiente de organismos  medificados gensticaments con los
compuestos de acusrdo con la invencian o las COMPOsicionss agroquimicas de
acuerdo con la invencian, Las plantas modificadas gensticaments son plantas 2n
cuyn genoma e ha integrado de forma estable un gen hatardlogo que codifica una
proteing de interés. La spresion “gen heterdlogn que cadifica una protefna de
intarés” significa basicamente genss quz aportan a la planta transformada nuevas
propiedadas agronomas, o gsnss para mejorar la calidad agrénoma dz la planta
transformada.

Los compusstos o mazclas de acuerdo con la invencion tambicn se pueden
utilizar para la preparacion de una compasicidn GGl para ratar en forma terapéutica
0 preventiva enfermedadss miciticas en seres humanos & animales tales COMo, por
gjemplo, micosis, dermatasis, ticefitesis v candidiasis o enfermedadas provocacas
por Aspergillug s, por gjemplo Aspergillus fumiyatus,

Varios aspeclos de 13 invencion se ilustraran ahora con ralacian a las siguisntas
tablas de ejemplos de compusstos v la siguiznte preparaciin o sjamphos de eficacia.

La tabla siquients ilustra de una farma no limitativa ejpmplos de compuestos de
acuerdn con la invencion.

En la tabla siguients, M+H (2 M-H) significa =l pico del idn moleoular, mas o
menos 1 uma. (unidad de masa atomica) respectivaments, como e obsava &N
espectioscopla de masas vy M (Apch) significa &l pico del ion molzscular que g2
encontrd por ionizachin quimica a presiin atmaosféica positiva en espectroscopia de

masas.
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Tabla 1:
E|N° A T 2 b Z (%) M+ | LogP
7 N
1 . 3 cPr H H 3-{4-C1-fenoxi) 430 | 4,59
7
2 o s . ¢Pr | ow | ZFARCHE o ars
fenilo)
7 N
2 _ s cPr H H e ] A We | 3,82
2 'l .
4 _ S cPr H H 2,6-Et 260 | 4,59
7 N
[ o S sPr H H 3-OPh a8 | 4,06
Z N
6 _ S cPr H H 2,4,6-C} 106 | 4492
7 N
7 _ s cPr H H 2-5IM3, 376 | 4,64
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17 sPr 5-0Bn 424
18 SPr 4-(2,4-Cl-fenoxl) 464 5
19 cPr 2,5-Cl 66
20 2,2-McacPr ] B Y 434
N
21 / cPr 2-CHSIMe, 390
-
22 cPr 2-Br-5-C|
N
23 S cPr 2-iBu 360
7 N
24 cPr 2-iPn 374
Z N
25 S sPr 2-F-3-Cl-£-CF, 424
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26 _ S | aaMespe | op " L-CF -5 434
4 \N/
27 . ( s Py H H 2-CF3-5-Cl 406
/N\N/
28 _ s =Pr H H 2.01-1-CF, 420 | 454
N,
7 \N/
29 . s cPr M H 2F3-Cl-6-CFy | 433
F
o .
30 we TN YR 3 cPr H | H 2,4,6-Cly 420
o
‘ F
3 \NQ{/(F S cPr H H 2-Br 400 | 348
F
32 \N\/i{/(,: 3 cPr H H 3CFy-5-Mo 404 | 401
F
33 ~NT Yy = S cPr H H 3-0En 438 | 4,08
F
34 ~ X 3 cPr H | w 2.C16-CF, 424 | am

Y
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=3
Va
X\'n

3 3 cEr H H J AR 124 | 4,00
F

% ~ N\\,/( S =Pr H M Ot N1 1 | g0
F

37 ‘\ﬂw/hg*f”L 8 P M M 2-3iMe, 334 | 449
F.

39 "‘\br/N§>T”[u 3 Pr H H M 322
F

ag \\$r/N§>~”L 5 oPr M H 2,9-Cly 240
F

an ~n N\\,/L 5 | zameePr | H 2C15-CF, 152
E

M ‘\~»r’N§> s | aomeepr | n H z 478
F

a2 ~n "\ 5 P H H Z-Br-8-al 2,09
F

43 ~n N\\ g | 2zMopcPr| H H 2CF;e5.G 152

}S
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44 \N/\)(F 3 cPr H H a5 417 | a0
. F metilerdio=o
45 s Pr H H 250006 | 492 | 39
F
46 NN S ePr H H 2CI-G-CF 433 | 467
N=( F
F
47 \N’N\ s sPr H H 2-CR-5-01 M2 | 494
n=( F
F
a8 \N)‘ A s sPr M H 2,4.Ch 409 | 4,95
n=( F
Z N
49 =”/ 8 oPr Ho| M 3,5-Ck 4,43
/
Cl
72 e
50 =.'l/ S Py H H 2-C18-2F 408 | 2,83
Cl
7 B
51 = s oPr H H 24 373
Cl
2 el
52 — s cPr H | u 24,681 449
/ 1)
Cl
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53 S cPr H H 2] 426 3,53

54 #Q{/ s cPr H | H 2 451 | 595

N~
55 S cPr H H 2,6-Cl, 3,71

|
N
N
N
=
o)
\
7
/
—N
N
56 \N\/Qj// s cPr H | Me 2,4-Cl, 396 | 429

Los siguizntes ejsmplos ilustran de forma no limitativa 1a Praparacion

g

eficacia de los compuestas de Rrmula (1) de acuarda con 13 invencion.

Ejemple de preparacion;

Eiemplo de preparacién general: lionacion de la amida de formula () en el aparato
Chemspeed
En un vial Chemspead de 13 ml se pesan 0,77 mmol de pentasulfure de

fisfora (P:S5). S afiaden 2 ml de una disalucion 0,13 malar de la éll’l'lid;?l () (0,54
mmal) en diccana v la mezala s‘e calienta a reflujs durante dos horas. La
temperatura se enfria a continuacién a 20°C y se afaden 2,5 ml de agua. La
meZcla se calienta a S0°C durants una hora mas. Se afaden 3 continuacion 2 ml de
agua y la mezcla de reaccion se extras dos veces con 4 ml de diclorometanc. La
fase organica ze depasita sobre un cartucho de alimina basica (2 9)y se &luye dos
vaces con 8 wil de dickaremetanc, Ze sliminan los disalventes v el derivade de
ticamida sn bruto s analiza por LOMS v RMPL Los SOMpUEstos con pureza
insuficients se purifican mas por LOMS de preparacion.

Eiempla A: ensavi in vivi sobre Alfemaria bracsicas (mancha de las hojas de las
cruciferas)

Los ingradisntes activos ensayadas se praparann o homogeneizacion en

crisol en una mezcla ds acetonafiween/agua. Esta suspenszion se diluye a

continuacién en agua para shtener la concentracian dezsada da material activo.

@
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Plantas ds rakang (variedad Pernat), en semilleros, sembradas en un
substrato S0/50 de turba-puzolana v mantenidas entre 13 y Z0°C, s tratan en el
estadio de colilzdan pulverizandolas con el ingredients activa praparads como g2
describid anteriormente.

Las plantas, ulilizacas como  referencias, se tratan con la mezala
acetona/Tween/agqua que no contigne &l matsrial activo,

Despuss de 24 harag, las plantas se contaminan pulverizandslas con una
SUSPENSIon acuosa e asporas de Altamaria hrassicas (40.000 ESporas pol" orm’®).
Las esporas se han ohienido en un cultivo de 12 a 13 dias.

Las plantas de rabana contaminadas se incuban durants & a 7 dias a
aproximadaments 1 8°C, &n una almasfera hlimeda.

La clasificaciin se llevd a cabo 6 a 7 dias despuss d= la contarninacian,
comparando oon fas plantas e referencia.

En sstas condiciones, se obssrva una protecoian buana (de &l menos T09%)
con una dasis de 500 ppm con Ios compuestos siguisrtes: 1, 2,4, 6, 6, 7, &, 9, 12,
T4 16,18, 19, 21, 22, 23, 24, 25, 27, 20, 31, 32, 33, 34, 35, 36, 37, 42, 42 y 50.
Ejfempla B: Ensaye_in vivo sobre Pyrenophora teres (Manchas Reticulares de la

Cebada)

Los ingradientes actives probados a8 preparan por homagensizacion en una

mezcla de acelonal/Twean/DMSO, a continuacién s& diluyen con agua para obtener
la concentracidn deseada de material activo.

Las plantas de cebada (variedad Exprass), sembradas en un sustrato 50/50
de turba-puzalana y cullivadas a 1292, se tratan en la etapa de 1 hoja (10 am de
altura), pulverizandolas con el ingrediente active preparadn como se  describio
anteriormants. Plantas, utilizadas como referencias, se tratan con la mezcla
acetona/Tween/DMSO/agua que no contizne & material activo.

Despuds de 24 horas, se contaminan las plantas pulverizandolas con una
SUSPENSIGN acuo3a deé esporas de Pyrenophvora teres (12,000 asparas por ml). Se
recogen las =sporas de un oultivo de 12 dias. S2 incuban las plantas de cebada
contaminadas durant2 24 haras, a aprosimadaments 20°C y a 100% de humedad
relativa y luego durante 12 dias, a 20% ds humedad relativa,

La clasificacién se llava a cabo 12 dias despuds de e contaminacion,
comparando con las plantas de referencia.

En astas condiciones, se abzerva proteccidn busna (al menos del 70%3) o

total con una dasis da 200 ppm con 1os siguientes compusates: 1, 2, 3,4, 5,6, 7, 8,

*8
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B0, 12 15, G AT AR, 19, 2, 20 0 5 08 ST 28,29, 31, 32, 33, 34, 25, 30
27,38, 30,42, 42, 4, 46, B0, 51, EZ, 53y 55,

Eiemplo _C: Engayo in vive en Sphaerotheca fulizinea (mildiv pulverulents de
cucurbit

Ly -

doedas

Los ingredientes actives ensayados sa prepararan por homagensizaciin en
una mazcla de acetonaTwaen/agua. Esta suspension se diluys a continuacian en
aqua para obtener [a concentraciin deseada de material activo.

Las plantas de pepinillo (varizdad Verl pelit de Paris) en semilleros,

sembradaz en un substrato 50/50 de turba-puzalana y mantznidas a 20°0/23°C, se
trataron en ¢l estadio de 2 hejas pulverizando con la suspension acuosa descrita
anteriormentz. Las plantas, utilizadas come referencias, se tratan con una
disclucién acuasa que no contiene el material activo,

Después de 24 horas, las plantas se contaminan pulverizandelas con una
suspension acuasa de ssparas de Sphasratheca fuliginea (100,000 eSporas por rl).
E& recogen esparas de una planta contaminada. Se incuban plantas de pepinillo
contaminadas entrs aproximacaments 20°C y 28°0 y a humedad ralativa de 60 a
70%.

La clasificacion (% de eficacia) se llsva a cabo 21 dias después ds la
contaminacién, &n cormparacian con las plantas de referencia.

En estas condiciones, se ohserva protecciin buena (al menos del 7 %) 2
total con una dosis de 500 |:,|:-|'n con bos siguientss compusstos: 3, 4, 5, 6, 2, 9, 10,
4, 15,16, 17,18, 19, 21, 22, 23, 24, 26, 28, 29, 31, 32, 33, 34, 35, 56, 37, 35, 39,
42,43, 45, 46, 47, 48, 50, &1, 52, 53, 65y 56,

Eiemplo D: Ensayo in vivo en Alyeosphaerslla graminizala (mancha de las hojas del
trigo)

Los ingredientes actives ensayacdos 32 praparan por hamogenaizaciin en una

mezcla acstona/Twesn/DMS0, y a continuaciin se diluyen con agua para ohtensr la
concentracion deseada de matzrial activo,

Las plantas oz tigo (varsdad Express o Plaisant), sembradas sn un sustrata

S0/80 de turba-puzalana en semillsros y cultivadas a 1200, s& tralan en la etapa de 1

haja (10 em de altura), pulverizandalas con el ingradients activi desarita antericommenta.

Plantaz, utilizadaz  oome referencias, se tatan con la mescla
acatona/Twesn/DMI0/agua que ne contisne <l matzvial activa,

Despuss de 24 horas, las plantas se contarminan pulvarizandolas oon una

suspensiin acuosa de esporas de Mycosphasislla graminicola (F00.000 ezporas por
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ml). Las e3paras s recoden de un cultive de 7 dias, Las plantas de trigo contaminadas
s& incuban durants 72 horas a aproximadaments 1522 y humiedad relativa del 100% y
a continuacian durants de 21 a 23 dias a humedad relativa del 90%.

La clasificacion (% de sficacia) se lleva a cabo 21 2 22 dias despuds ds la
contaminacidn, en comparacian con las plantas de referencia.

En estas condiciones, se observa proteccion busna (al menas del T0%) o
total con una dosis de 800 ppm con los siguisntss compuestos: 1, 2,4, 6, 7, 10, 11,
12,14, 18, 17,19, 20, 21, 02, 23, 24, 25, 26, 07, 56, 20, 31, A2, 34, 36, 39, 41, 42,
43, 44, 46, 53, 55y 56,
Elemplo de eficacia E: Ensaya in vivio sobre Puccinia recondita £Sp. tritici (rava
parda del trigo).

Los ingradientss activos ensayados se praparan por homogensizacion en una

mezcla acstona/Tween/DMS0, a continuacisn e diluyan con agua para obtener la

concentraciin deseada de material activa,
Las plantas de trigo (variedad Scipion) en semilleros, sembradas en un sustrato

™

S0/50 de turba-puzalana y cullivadas a 1242, s tralan en la stapa de 1 hoja (10 cm de
altura), pulverizandolas con el ingredients active descrito anterionments. Flantas,
utilizadas cama referencias, se tratan con la mezcka acetonalTween/DMS D/ agua que
no caontieng &l material activo,

Después de 24 horas, las plantas se contaminanan pulverizancs sus hojas con
una suspengion acuosa de esporas de Puscinia recondita (100.000 ssporas fior ).
Las esporas se recogen de iigo contaminado de 10 dias de edad y 2 suspenden en
agua qus contisns 2,6 mlfl de tween 20 al 10%. Las plantas de trigo contaminadas se
incuban durante 24 haras a 20°C y 100% de humedad relativa y luzgo durant 10 dias
a 20°C y 70% de hurnedad relativa. La clasificaciin se leva a cabo 10 dias después de
la contaminaciin, comparancks oon las plantas de contral,

En estas condiciones, se chserva protecciin busna (al menos del 70%) o txtal

- ey

con una dosis dz 500 ppm con ios siguientss compuestos: 3,4, 5,6, 7, 8, 9, 12, 14, 16,

-~y Bt R T R B D S o S Yo S Y oo S S I P Ear - it =
17,21, 28, 25, 24, 26, 07, 29, 32, 34, 38, 27, 25,42, 80, Bl y 52,

]0
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REIVINDICACIONES

Un compuesta de famiula (1)

Z' =
| X),
A .N. AN

T-"p"

Tz2 z

U

en la que

A representa un grupe  heterociclico  de & rmiembras, insaturade o
parciabiments saturado, unida a carbon, que pusds sustituirse con hasta
cuatre grupos R;

Trepresenta S, =R, T-0R2, H-HFERS o H-CN:

Zy representa un cicloalguile (C3-C7) no sustituido o un ciclealuils (Cz-C5)

sustituicdo con hasta 10 dtomos o grupos que pueden ser iguales o

diferentes y que pusden seleccionarse de la lista conzistents en dlomas de

haldgena; ciana; alguily (C,-Cy); halagenaalquil (Ci=1Zg) que coemprende
hasta 9 atomos de haligenc que pusden ser iguales o diferentes; alooxi (S-

Ca), halogenoalcosi (24-Cp) que camprends hasta 9 atemes de haligeno
que pueden ser iquales o diferentas; aloasi (G-C)carkanila; halagenoalcoyi
(Cy-Co)earbanile que comprends hasta 9 atomos e habgens qus pueden
ser igualss o diferentes;  algquil  (C-Ceaminocarbenily; dialquil{:Zy-
Celaminaarbonilo;

2%y Z., que pusden ser iguales o diferentes, representan un atome de
hisdrisgena; alquils (C4-Cg); algquenilo (I2:-C); alquinile (Ca-Cg); wiana; nitro; un
atoma dhe haldgeno; alooi (04-C,); alquenilo-i (TomCe)s alauinilasi (Co-Cg);
cicloalguile (T:-C7); alquil (C-Co)sulfanile; aming;  alquil (=g )aming;
dialquil(C-Codaming;  alcei  (Z-Ce)carbanila;  alquil (Ci-Zg)carbamoilo;
dialguil(C - Co)carbamailo; H-alguil (C-Cg)-alaaxi (T-C)carbamaila; o

22y Z; junto ean el Atoma de carkons al que estan unidos puden formar un
cleloalguile (C-C7) sustituida o na sustituicdo;

X, que pusde ser igual o diferente, reprezsnta un dloma de haltgena; nitro:
ciang;  hidrocilo; sulfanilo; amine, Fentaflucra-Ag-sulfanila;, alquils (5h-Cg);
halogenaalquile (4-C;) que comprends hasta 9 atomos de halégena que

pusilen seriguales o difsrentes; alguil (Z,-Cg)aming; dialquil (2 -Cg)amino;
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alcoxi (C4-Cy); halogenaalooni (C1-2y) que comprends hasta 2 atomos de
haldaeno que pueden sar iguales o difsrentes; alosi (C-Cg)-alyuila (C-3);
alquil (C4-Ca)sulfanile; halogenaalouil (Zi-Cg)-sulfanile que comprends hasta
2 atomos de haldégenn que pueden ser iquales o diferentes; aljuenilo (Cs-
Ce); halogenoalguenilo (Ca-Cy) qui somprends hasta 9 dtomos de halégena
que puedsn seriquales o difsrentes; alguinilo (2=5); halogenoalquinila (C,-

Ce) que comprends hasta 9 atomos de halbgana que pusden ser iguales o

diferentss; alquenilo-i (C.-Cg ); halogencalquenilasi (%:-Cg) que comprende
hasta 9 &tomos de halégeno que prsden ser iguales o difsrentes; alquinilo:i

(Ca-Cg); halogenoalqguinilovi (TeCg) que comprends hasta 9 atomes de
haldgeno qua pusden ser iguales « diferentas;  cicloalguilo (C5-C,);
cicloalquily  (Cp-C7)-alquile  (174-2); halogenccicloalguils  (35-C7)  que
comprends hasta 9 Alamos de haldgena que pusden ser iguales o
diferentzs;  formibe;  formilosi; formilaming;  carboxi; carbamaollo;  N-
hidrovicarbamalls;  carbamats;  alquil (Zi=Cehidrasiiming,  alquil  (24-
Ce)uarbonilo; halogencalguil  (C,-C,)-carbanila que cornprende hasta 9
atomos de halégans que pueden ser iguales ¢ diferentes; alquil (-
Colzarbamailo;  dialquil(C,-Cg)sarbamofic: H-aliquil - (24-C5)ovicarbamailo;
alcoxi (C-Colaarbamails; H-alquil (Z-Cg)-aloe:i (Ch-Ce)oarbamofly; alaoxi
(C4-Co)carbonile; halogenaaloosd (24-Cg) carbonilo que comprends hasta 9
atomos de haldgeno que pusden ser iguales o diferentes; alquil (-
Ca)aminocarkbonila; dialquil(C,-Co)aminccarbonile; alguil (54-2g )earbonilo:i;
halogenoalguil (Ci-Co)-carbonilaxi que comprends hasta 9 Stomos  de
halgeno que pusiden ser iguales o -:liférentes.; akquil (C4-Sg)zarbonilaming;
halcgenoalyuilcarbonilaming (Ci-Cy) que comprends hasta 9 atomos de
haléaeno  que  pueden  ser iquales o difsrentes;  alquil (Cy-
Caaminacarbwoniliosi; dialgquil(Cy-C5)  aminacarbonilosi; alquilocsi - (24-
Ca)earbonilosd, alyuil (Ci-Cg)sulfenila, halogencalyuil (24-Cg)sulfenile que
comprends hasta 9 atomas de haligena que pueden serigualss o difsrentes,
alquil (C,-Cg)sulfinilo, halogenaalauil (Ci-Cg)sulfinilo que comprends hasta 9
atomas de halboeno que puedsn ser iguales o diferentes, alquil (2-
Ce)sulfonila, halogencalquily (C-Co)sulfonily que comprende hasta 9 atomos
de halégena que pusdsn ser igualss o diferentes, alcasi (Ca-Cyglirming, (alcoxi
(Ci-Calimino)-alquils  (24-7),  (alquanil (Ci-Cooriiminaalguils  (C-Cy),

(alquinil (C-Cp)aviimine-alguilo (TamZe), unealguils (T-Ch)benciloximing:

3L
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tri@lquil (C,-Co)silila; triGateuil  (Z4-Cy))silil-aloguilo (\C4=75); benciloxi que

pueds estar sustiluids por hasta & grupos «2; bencilzulfanils que pusds estar

sustituidy con hasta 5 grupos Q; benailaming qus pusds astar suslituids por
hasta & arupos Q; naftilto que pusde estar sustiluida par hasta § grupas O
fencd que pusde sstar sustituids por hasta & grupas 2 fenilamin que
pueds estar sustituids por hasta & grupos Q; fsnilsulfanilo fue pueds estar
gustituivlo con hasta & grupas O; fenilmetilznc que pueds estar sustituids por
hasta & grupos Q; fenila que puade estar sustituicds par hasta & grupes
piridinilce que puede ostar sustituids por hasta cuatra grupos 0 y piridinilosi

Aue pusde 2star sustituido por hasta cuatro grupos Q;

dos sustituyentes ¥ junta con los atomos de carbona consscutivos a los que
sstan unides pueden formar un carbocicla o hateracicls, saturado, de 5 o @

b

slementos, que pueds estar sustituids por hasta cuatre grupes Q que
pucden serigualés o diferentes;

nrepresenta 1,2, 3,406 5;

R, qus pusde ser igual o diferente, reprasenta un atome de hidrégeno; un
atoma ds haligeno; cianc; nitrs; arming; sulfanile; pentafluara-\-G-z ulfanilo;
alquil (Zy-Cy)aming, dialguil(C-C)arning tri@lquil (2-Cg)silik; alguil (-
Ce)sulfanilo; haloganoalauil (24-Cg)-sulfanile qua comprends hazta 9 atormos
de haldgenc que pusden ser dguales o diferentes;  alquilo (C-Ca);
halogenoalquile (C-Co) que comprend:s hasta 9 atomas de hald 2JeN0 que
pueden serigualas o diferentss; alquenily (Ca-Ce); halagenoalquenila (C:-Cg)
qus comprends hasta @ alomoes de halégeno que pusden ser igualss o
diferentas; alquinita (C-Cq); halogencaliuinilay (CamZp) que comprends hasta
9 atomos de halégend que pueden ser igualss o diferentes; aloosi (C-Cg);
halogenoalkeozi (C4-Cp) que comprende hasta © atomos de haldgens que
pusden ser igualss o diferentes; alquenilied (Co-Ce); alquinilacei (2.-Cg);
cicloalquile (C-Cr); cichoalguile (Ta-Cr)alquila (7-275); alguil (%-Cg)sulfinilo;
alquil (Z4-Co)-sulfonilo ; alocei (C..-C;.)ih'lim; (@l (0-Cg)-iming)-alquilo
(Ci-Cq), alquila (Cy-Co)benciloxiiming;  fancei;  bencilesi;  bencilsulfanilo:
bencilaming, naftilo; halogenaofencsd que comprands hasta 9 atomos de
haldgeris que puedan ser igual ax o diferentas; alguit (5 -Zg)carbonila;
halogencalquil  (Cy-Cp)-carbonile que  comprends hasta 9 Atomc:  de
haldgena que pueden ser iguales o diferentes; aloori (C-Cg)carbonily;

halogenaaleo=i (Ci-Cg) que comprends hasta 9 dtomos de halégens que

%
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pusden ser iguales o diferentes; alguil (S-Cgaminacarbanile; dialquil(o,-
Cg)aminacarhonilo;

e Ry PR que pusdsn ser iquales o diferentzs, representan un atoma de
hidrégena; alquils (C-Cg); halogenaalquila (C4-Cg) que comprends hasta 9
atomos de haldgeno que pusden ser iguales o diferentes; alom (Zy)-
alquile (4-C5); alquenila (Co-Ce); halogenoalquanila (Ca-Cg) que comprande
hasta 9 alomos de halbaenae que puedsn ser iguales o diferentas; alquinilo
(T2 Ge)s halogenoalquinilo (Ca-Cg) que comprends hasta 9 atemaos de
haldgena que pueden sar igualss o difsrentes: ciclhoalquila (Cy-25);
cizloalguile (Sy-Co)alquilo (Z4-25);  halgenacichkalquile (25-C; ) que
comprends hasta 9 alomes de habigens que pusden ser iguales o
diferentes; formilo; alquil (Gi-Co)carbanily; halagenoalquil (-Cg)-carbonila
que comprends hasta 9 atomos de haldgena que pueden ser iguales o
diferentss;  alquil  (Cy-Co)-sulfonilo ;  halagenaalguil  (2,-Co)sulfznily  que
comprends hasta @ atomos de haligens que pusden ser iguales o
diferentss; fenilo que puede estar sustituido por hasta 5 grupas O naftila
que puede estar sustituids por hasta 6 grupas O fenilmetilens que pusde
estar sustiluide por hasta 5 grupos Q; fenilsulfonile que puede estar
sustituido por hasta 5 grupos Q ;

e 0, qua puade ser igual o diferents, representa un dtoma de haldgeno; ciano;
nitro; alquils (C4-Ce); aloosi (C4-C); alguil (%4-Cg)sulfanila; halogencalquilo
(T4-Cg) Que comprends hasta 9 atomcs de halégeno que pusdan sar iguales
o difersntes; halogenoaliosi (C-Cy) que comprends hasta 9 atomos de
haldgeno que pueden ser igualss o difsrentes; alquil Wi{C-Cg)silile y alquil
tri(C4-Cp) alquilir (C4-Cp)sililo;

asl coma sus sales, N-dsidos, complejos metdlicos, complejos metaloidicos e

isimerns dpticaments aclivos o geométricos;

2. Un compuesto segin la reivindicacian 1, en @ que A s& selecciona en la

lista consistents en:

- un heterociclo de famula (A"

Y
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(A")
€n la que:
R'a R® que Pueden seriguales o difsrentss, representan un tome de hidrigeno;
un atomeo de halégene; alguilo (Ca-T5); halagenoaluila (Gi-25) que comprende
hasta 9 Atomcs de haldgena que pusden ser igualss o difsrentes; alcoos (S4-Cs) o
halagenaalcosi (5-05) que comprende hasta 9 atomos de halégzno que pusdsn
s iguales o diferentes;

- un heterociclo de [Smula (A%)

(A%)
en la que:
R*a R qus pueden serigualas o difsrentes, representan un atome de hidrigeno;

-

un- atome de haldgsna; alguila (T1-Cs); halogenaalauila (=25) que comprende

hasta 9 atomos de haldgens que Pueden serigualss o diferentas; aloosi (h-Cs) 0
halogenoalcoxi (G,-C5) que somprends hasta 9 tomos de haligena que puaden
sariguales o diferentas;
- un hetercaiclo de fdrmula (A%
R7
ba
N\N/N
Le
(A%)
&n la que:
R7 representa un atomo de hidrogena; un atorna de haldgeno; alquila (=1-Cs);
halgenaaliuilo (7-Cg) que comprends hasta 9 Stomes de haldgena que pusden
ser iquales o diferentes; alcoi (C4-Cg) @ halogancaloni (2-Cg) que aompErende
hasta 9 dtomes de halégens qus pusden ser iguales o difzrentes;
Rerepresenta un alomo de hidrdgenco o a alquila (C,-Cg);

- un hetarociclo de frmula (A%
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(A%)
en la que:
R?a R", que puaden ser igualzs o diferentas, representan un atamo de hidrdgeno;
un atoma ds haldgeno; alquile (C5-Cs); arming; aleasi (C-Cg); alguilsulfanils (C4-Cs);
halagencalquila (C4-Cs) que comprends hasta 9 atomos de halégeno qua puedan
ser iguales o diferentes o halagenoalcasi (7-05) que comprands hasta 9 atomos de
halbgeno que pusden zer iguales o diferentes;
- un heteraciclo de fommula (A%

12

R13 / S \ R14

(A%)
en la que:
Ry R, que puedsn ser iquales o diferentes, representan un alomo de hidragena;
un atoma ds haldgena; alquilo (7-Cs); abeosi (S4-Cs); aming; halagenaaluil (Cq-
Cs) quz comprends hasta 9 atornos de halégeno que pusden ser igualas o
diferentes o halogencalcosi (09-C5) que comprends hasta 9 atomaos de hal&gzno
que pueden seriguales o difsrantss;
R"™ representa un atome de hidrogena; un atome de halégena; aliuile (5-0s);
aleoi (C-Cg); aming; halagsnaalquilo (G4-Cs) que comprends hasta 9 atemcs de
haldgena qus puedsn ser iguales o Jdiferentss o halagencaloosd (Ty-0g) que
comprends hasta 9 dlomos de haldgens que puedsn zer iguales o difsrentes;

- un hetzraciclo de farmula (A°)

(A°%)
en la que:

R rzpresenta un Atmo de hidrogena; un dtamo de haldgeno; un ciano; alouilo (3,
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Co)y alocsi (C4-C5); halogencalzosi (Te-Cs) que comprends hasta 9 atomos de
haldgeno que pusden ser igualss o difsrentss o halagencaliuily (C-20) que
comprends hasta 9 Atomas de haligeno que pueden ser igualss o diferentes:

R'y R'®, que pusden ser igualss o difsrentes, representan un alome de hidrégeno:

un atcrma de haldgena; aloozi (2-Cs)arkonila: alguiky (Z4-C); halogenoaloosi (-

Cs) que comprends hasta 9 atemos de haligens que pusden ser igualzs o

diferentas o halogencalquilo (:2,-05) que comprends hasla @ atomos de haldgeno
qus pueden ser iguales o diferentas;

R reprasenta un dtome de hidragena o alquil (T-Ce);

- un heterocicla de Mrmula (A7)

R22 R21

/ \

N
|
R

(A7)

RZO

19

en la que:

R represanta un &tomo de hicrdgan o un alguils (G-Cs);

R* a % qua pueden ser igualas & diferentss, reprasentan un atome de hicrégano;
un atoma de halbégens; alquily (G-Cg) o halogenoaliuilo (24-Cs) que comprends
hasta 9 atomos de halégens que pusdsn ser iguales o difsrentes;

- un hateraciclo de farmula (A%)

R23
N \ .
R24/Z/\o

(A%)
en la que:
R® reprasenta un alomo o hidragena; un &lomo de haldgena; alguik (%9-C5) o
halogenaaliuils (C-Cs) que comprends hasta 9 atomes de halégena que puadan
s&r iguales o diferentas;
R* reprzsenta un atome de Iﬂidnﬁgeno o akquila (Ci-Gs) o halagenaalquile (C4-Cg)
qus comprends hasta 9 dlomes de haligeno que pueden sar iguales o diferentes;
- un heteracicl de Mrmula (%)
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i
R26/<O R25

(A%)

en la que;

R® raprasenta un dtomo de hiclragena; un atoma de halégene; alguila (C-Cs) ©
halagencalguiby (C-C;) que comprende hazta 9 atomos de l'nélcf-genc- que pueden
ser iguales o diferentes:

R*reprasenta un atamia de hidragena aluila (5,-05) o halogenoalquile (C,-Cg) que
comprends hasta 9 alomos de haldgena que pueden ser iguales o diferentes;
- un heteracizlo de famula (A™)

R27
N
w A\
R
S

(A™)
en la que:
R? repraserta un &loma de hidrogeno; un atome ds haldgeno; alquila (Zy125) @

halegencalquile (Ci-Cg) que comprande hasta 9 atomos de halagena que puaden
ser iguales o diferentes;

R® rapresenta un atoma de hidrogens; un atomo de haldgena; alquils (&-Cg);
halogenoalduilo (C4-Cs) que comprends hasta @ atomaos de halagenn que pueden
ser iguales o diferentzs; halogenoalzosi (0-0s) que comprende hasta 9 atomaos de
haldgens que puedsn ser iguales o diferentes; aming: alauil (¢Zq-Cs)aming o di-
(alquil (C4-Cs))amino;

- un heterocicls de Mrmula (A")

(A")
en la que:
R* reprazenta un atoma de hidragenc, un atoma 3 halagens; alquils (C4-2s);
alcoei (O4-Cs); |la|ug-sln.r:l|-.;-.'nf-'.l (C4-Cg) ue comprande hasta 9 atomos de haldgeno
qQué pusden ser iguales o difzrentss o halogenoalquila (D4-Cg) que camprende

hasta 9 atomos de haldgene que pusden ser igualss o dilerantas:
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R® representa un atoma de hidregencg un atomo ds haldgens; alquils (Si-Cs);
halodenoalquily (Ci-Cs) que comprends hasta 9 alomas de haligena qus puedsn
aar igualss o diferentss; halogenaalio:i (54-Cs) que comprende hasta 9 atemes de
halégenc que pusdan ser iguales o diferentes; amin, alquil (5,-Cs)aming o di-
(alquil (C4-Cg))amino;

- un hateracicla de fanmula (A™)

(A™)
en la que:
R¥ representa un atomo de hidrégens o un alguily (24-Cs);
R* representa un &tomo Jde Ridrogeno; un atome de haligenc; alguily (G4-Cg) o
halogenoalquilo (Ci-Cs) que comprends hasta 9 atomos Je haldgends que pueden
ser iguales o difarentes; )
R¥® reprazenta un atomae de hidrogena; un atomo ds halégena; un nitro; alquila (024-
Cs); alzasi (G-Cq); halogsnoalizcsd (15,-Cg) quie comprande hasta 9 atomos de
haldgens qus pusden ser iguales o diferentes o halogencalquily (0-Cs) que
comprendds hasta 9 atomos de haldgeno quea pusdsn ser iguales o diferentas;
- un heteraciclo de famula (A")

R34

) (A13)
en la que:

R* representa un atome de hidrageno, un atoma de haldgena; alguils (Z-Cs);
cicloaluily (C3-Cs); halagancalguil (C-Cs) que comprends hasta 2 atomos de
haldgeno que pusden seriquales o difersntes; aloo-i (Cq-Cs); alaquinit (CamDg)omi o
halogenoaloasi (Ci-C35) que comprends hazta 9 &lomos de haligano que pueden
ser iguales o diferentes;

F* raprasanta un Atome de hidragenc; un dlome de haligeno, alguile (C,-Cs); un

ciang; alzovi (Co-Cg); alquilzulfanila (C-0g); halogencalquilo (2,-Cs) que comprends

¥4
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hasta 9 atomaos ds haldgans que Pusden seriguales o diferentss; halogenoaloo:i
(C4-Cs) que somprende hasta 9 atomos e haldaeno que pueden ser igualss o
difierantes; aming; alquil (C4-Cs)amming o di-(alguil (54-C5))amino;

R reprasenta un toma de hidragens o akquils (Z4-Co);

- un heterociclo de farmula (A™)

R38 R37

(A™)
en la que:
R¥ y R%, que pusden ser igualas o diferentss, representan un atomo de hidragena;
un atoma de haldaeno; alguils (G-Cs); halogencalguils (TiZ5) que comprands
hasta 9 atomos de haldéaenc que pueden ser iguales o diferentas; alcasi (Cy-Cs)
ur alquilsulfanilo (Z4-Cg);
R* raprasenta un dtome de Ridrigeno o alquilo (T4-Cs):
- un heteraciclo de formula (A')

(A™)
en la que: ‘
Ry RY, que pusden ser iquales o diferentes, representan un dtome de hidrégenao;
un atomo de haldgena; alguile (S-G5) o halogenaaluila ("Z4-s) que comprends
hasta 9 atomos de haldgsno que pusden ser igusles o diferentes;
- un heterociclo de formula (A')
R42
7

43
\O R

(A™)
en la que:
2y R®, que pusden sar iquales o difsrentes, represantan un alome de Fic Irégena;

un atomo de haldgeno; alguile (C4-Cg); halagencalauils (Ci-3g) que comprende
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hasta 9 atemos de halégena que pusden serigualas o difsrentzs o aming;
- un heteracicle de famnula (A'7)
FQAS F244
A

~o

(A")
en la que:
R*y R®, qua pusden ser iguales o difsrantss, representan un Atomo de hidrégeno;
un atora de halagena; alquila (G-C;) o halogenaalquila (24-25) que comprenda
hasta @ dtoncs de haldgens que pusden ser iquales o Jifsrantes;
- un heteracicls de fornula (A') '

(A™)
en la que:
RY representa un atoma da hidrogenc; un atome de haldgens; alkguilo (2-Cg) 0
halogenoalguils (24-25) que comprande hasta 9 atomos de haldgens que puedan
seriguales o diferentes;
R* raprasenta un atome de hidragenes un atoma de halsgena; alguilo (C-Cs);
halegenoalquils (24-C;) que camprends hasta 9 atomes de halageno que pueden
sar iguales o diferentas o aljuilsulfanila (5-Cs);
= un heterociclo de fammula (A')

49

R R48

N

S
(A")

en la que:

R4y P, que pusden ser iquales o diferentes, representan un atome de hidrigend;
un atoma de habigena; alguile (0-C5); abaaei (C-Cs); halogancalcasi (54-0g) que
comprands hasla 9 atomas de halégeno que pusden sor igualss o diferentas o
halogenaalguila (T4-C5) que comprend: hasta 9 atormos de halégenc que pusden
ser iguales o diferentes;

- un heterocichy de fanmula (A%)

q1
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en la que:

Ry R, qua pusdsn ser iqualss o diferentes, representan un atome d hidragena;

un atomo de halégend; alquila (C-25); aloosi (CCe); halogenoalzo=i (T-Cs) qua
comprende hasta 9 atomos de haldgeno que pusden ser iguales o diferentes o

halagencalquila (C4-Cs) que comprende hasta 9 Atomes de halda ENO que puedsan
sar iguab=s o difsrentes;

- un heteracicly de Brmula (AY)

(A%)
en la que:
R* reprasenta un dtomio de hidrogana; un atema de haldgenc; alquila (54-Cs) o
halogsnoaliuila (C4-0¢) que comprends hasta 9 Stomos de halégeno que pueden
ser iguales o diferentes;

- un heterocichs ds fmula (A%)

(A%)
en la que:
R® representa un &tomo de hidrogenc, un atoma de halbgena; alquils (54~25) O
halodgenoalguil (C4-Cg) que comprends hasta 2 atomos de halég=na que pueden
ser igualss o diferentes;

- urt heterocichy de fmula (A%)

R
N N
Y ~ R
R
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(A%)
en la que:
54 5 - R P s o ol - . 2 ey

R* v R, que pueden sa iguales o diferentas, represertan un atome de hidriégeno,
un atoma de habigeno; alquily (G-05) o halcgenaalauila (54-Cs) que comprends
hasta 9 alomos de haldgeno que pusdan ser iguales o diferentes;
R¥ representa un atomo de hidrgena o alauile (124-Cs);
- un heterocizlo de fonmula (A>)
D

N\\ /N\

T
R59

(A*¥)
en la que:
RY v R®, que pusden ser iguales o diferentes, representan un atome de hidrégeno;
un atomo de haligenc; alquila (2,-25) @ halogencalquilo (C4-Cs) que comprends
hasta 9 atomos de haldgena tme pueden seriguales o diferentes;
R*® representa un Atamo de hidragena o akjuila (Ci-Cs);
- un heterocicla de fdrmula (A%)

60

YN\R&

(A%)

N

en la que:

Ry R%, qua Pusden seriguales o diferentes, reprezentan un atome de hidrageno;
un atorne de haldaens; alguity (C4-Cs) o halogenaalguils (\Z45) que comprande
hasta 9 atomos de halégena qus pueden seriguales o diferentas;

R%Zrapresenta un aloma de hidrgeno o alquilo (S4-Cs);
- un haterociclo de farmula (A%)

R65

63 N

78
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(A%)

en la que:

R% reprasenta un atome de hidragens;, un atonic de halégena; alquilo (G 1)
cicloaliuile (Co-Cs); halegenaalquilay (54-175) ques comprendsz hasta 9 atomos de
halégznd que pusden ser iguales o diferentas; alocsi (Cy=Cg)y aloquinil (Tp-C)ani o
halogenoaluosi (G4-Cs) que comprende hasta 9 atomas de haldgens qQuiz puadsn
ser iguales o difsrentes;

R® representa un atoma de hidragens; un dome ds haldgeno; alquila (G- Zg); un

clanag; alzari (Ci-Cs); alquilsulfanila (2-73); halogenoalaguilo (54-Cs) Quss comprende

" hasta 9 atomas de haliqano que peeden ser iguales o diferentes; halogenoaloo-i

(C1-Cs) que comprends hasla 9 alomos de haldgsno que pusdsn ser iguales o
diferentes; amine alquil (C-Cg)armine o di-(alquil (C4-0s))aming:

F* reprasenta un alomo de hidrogena o alquils (C,-Cs);

2. LIn campuesto de acuerdo con la reivindicacion 2, en e que A se selacciona
en la lista cansistants en A% A% A0y A",

4. Un compuesto de acusrds con las reivindicacionss 1 a 2, en al que T

representa azufre.

£ Un compussto de acuerds con las reivindicacionss 1 a 4 en el que '
reprézanta un ciclaalguila (C-C7) sustituido por hasta 10 grupos o Atomos que
pueden ser iquales o diferentes v que pueds selaco donarae de la lista consistants en

atomas de haldosne alquilo (%4-Cg); halogencalquilo (3-Cg) que comprends hasta

9 atomas de haligens que pusden ser iguales o diferentes: aloosi (C-25) o
halzgenaalcosi (C4-Ce) que camprends hasta 9 atomaos de h alageng que pueden

serigualss o diferentes.,

6. Un compassto de acuerdo con las reivindicasiones 1 a 5 en &l que =
representa un cicloaluilo (C5-Cy) e sustituida.
7. Ln compuesto de acuerdo son las reivindicacionss 1 a @, en ol que I

representa cicloprapilo.

a. Un compuesta de acuerds con las reivindicaciones 1 a 7, en el que v, que

1



(3, ]

10

14

20

25

-59 -

pusde sar igual o difsrente, reprezenta un alome de haldgena, alquily (C-2y);
halogenoalguili (C4-Cp) que somprends hasla 9 atomes de hs aldgena que pueden

sariquales o diferentes; trialkuil (5-Co))silile; alooi (Si=Gg) & halogenoalsosi (2-
Cg) que comprends hasta 9 &tomos de haiégeno que pusden ser igualzs o
diferentes. o donde dos sustituyentes ™~ conzecutivas junta con 2l anillo de fenilo
forman un 1, 3-benzodioealile  sustituide o no suslituido;  1,2,3 d-tetrahidro-
quinzealiniley 2,4-dihidro-2H-1,4-benzo azinilo; 1 4-henzodiceanilos: in idanile; 2, 3-
dihidrobenzofuranilo; indalinilo.

2. n compuesto de acuerds con las reivindicacionss 1 a &, en el que R, que
puade ser igual o difsrents, representa un alome de hidrégena; un atome de
Falagend; ciand; alquil (5-Cg)aming; dialquil(Z-Co)amingg tri@lquil (54-Cg))sililo;
alquiley (C-Co); haloganoalyuile (5-Cg) que comprends hasta 9 alomos e
haldaena que puedsn ser iguales o difsrantes; alooei (51-Zg); halogenoaloasi (-
) qus 'utzonnr:rencle hasta 9 atomos de haldgena qué [pueden ser igualss o
diferantes; alquil (Ci-Co)sulfanile; arming, nitro; alcasi (C-Cg)carbonilo; alquiniloxi
(C2-Cy),

10. Una composiziin fungicida que comprande, como ingrediente active, una
cantidad &ficaz de un compuesio de Mrmula (1) de acuerds con las reivindicacionss

1@ 9 yun soparts, vehiculo o carga aceptable desde un punto de vista agricola.

11. Un métode para controlar 1os hongos fitopatégencs  de los aultivas,
caractsrizado porques se aplica una cantidad eficaz en el seclor AJronGmico y
sustancialmente no fitotd«ica ds un compussta de acuerdo con las reivindicaciones
1a9ade una composicion segin la reivindicaciin 10 &n el suslo en &l qUE Cracen
G pueden crecer las plantas, an las hojas yio en 1os frutos o en las semillas de las
plantas.
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DESBORDES, Philippe
GARY, Stéphanie
ROSJEAN-COURNOYER, Marie-Claire
HARTMANN, Benoit
RINOLFTI, Philippe
VORS, Jean-Pierre
by means of ihiz document assign(z) o

BAYER CROPSCIENCE SA

A company organized under the lavs of

FRANCE
Domiciled in
g

16 rue Jean-Mariz Leclair, F-69009 Lyon, France

all my (our) rights, title and interest in and to my (our)
invention zntitled and as fully set forth and described in:
“FUNGICIDAL H-CVCLOALEYL-BEMI V-
THIOCAFED AMIDES  OF  1-CVCLOALEVL-BEHIVL-M -
SUBSTITUTED-AMIDINE DERIVATIVES”

So far as the Fepublic of Colombia is concerned and any
cther country in which the application iz filed.

Done and subscribed in

On the qﬁlay of C»f*)OOC)
VESBORDES, Philippe GARY, bup/{mc y

i Z/- z‘\w arie-Cls ” v—'_'.:,,
= 7a 7

HARTMANN, nenon-/ -~“RINOLFI, Philippe

~VORS, Jeal%»

Signature of the inventors
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Baker & Mckenziz Colombia S.A.
Av. 52 Ho. 10 - 62 6th Flaor
Baogats, Colombia

NIT: 900.034.206-9
Tel: +57 1 634 1500
Fa +57 1 375 2211
www . babsrnst.com

CESION

DESBORDES, Philippe

/ GARY, Stéphanie
// GROSJEAN-COURNOYER, Maric-Claire
% HARTMANN, Benoit

RINOLFI, Philippe
VORS, Jean-Pierre
por medio de la presente cedo (cedemoc) a

BAYER CROPSCIENCE SA

Una compafiia organizada bajo las leyes de

domiciliada en
16 rue Jean-Mariz Leclair, F-62009 Lyon, Francia

todos mis (nuestras) darechos, ttwle ¢ interés sobre mi
(nuesira) invencidn titulada y tal como describe en:

en lo que concierne a la Republica de Calombia y cnalquier
olra pais del mundo en donde se presente la scliciid.

Dado y firmado en

A los dias del mes de de 2009

DESBORDES, Philippe GARY, Stéphanie

GROSJEAN-COURNOYER Marie-Claire

HARTMANN, Benoit RINOLFI, Philippe

VORS, Jean-Picrre

Firma de los inventores



APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. République frangaise
Le présent acte public
2.a été signé par Me Karine GIDON
3. agissant en qualité de Notaire
4. est revétu du sceau/timbre de son étude 2 Chasselay (Rhoe)

Attesté

5.4 LYON

6.le 3 février 2010

7. par le Procureur général de la Cour d’appel de LYON
8.sousn’ llgﬂ

10.Signaturg
Jacqueline MORANDO

“LApostille confirme seulement I'authenticité de la signature, du sceau ou
timbre sur le document. Elle ne signifie pas que le contenu du document est
correct ou que la République frangaise approuve son contenu.”
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Traduccion oficial del ingles por Marlen Teira resolucién 2117 del ministerio de Justicia de Colombia.
APOSTILLA EN CESION A BAYER CROPSCIENCE SA.

Cezién bilingliz ingles y espafiol a Bayer Cropscience SA, compafia establecida canforme a leyes de
Francia, referente a la invencién descrita en “Fungicidal ¥1- Cyeloalkyl- Eenzyl thiocarbozamides or
M- Cycloall:vl- benzyl- M- subsiiivied — Amidine Derivaiives” (Derivados de Amidina sustituidos N

beneil N-cicloalkil o tiocarborimidas bencil- cicloalkil fungicida M)

Firmada el dia __ de 2009

Firma de Decbordes Philippe. Gary Stephanie
Grogjean- Cournoyer Marie Claire Hartmann Benoit
Rinolfi Philippe Vors Jean- Pierre

Sello de legalizacién notarial:
El cucerito Dr. Varine Gidon, notario de Chasselay (Podano) cartifica la auteniicidad de la firma de
Desbordes, Gary. Grosjean- Cournoyer, Hartrnan, Pinolfi, Vors, puesla en el documento, Chasselay,
el 20: -2-2010.
Firma ilegible de Karine Gidon —
Sello redando del notario de Chasselay. Podano
Pagina adjunta en francés
APOSTILLA
(Convencién de la Haya del 5 ociubre de 1961)
1. Republica francesa
el presente documenio ha cido firmado por Farine Gidon

Actuando como notario

Sl

lleva el sello de la notaria de Chasselay (Rodano)
Certificado

en Lyon

el 3 de febrero de 2010.

Por el procurador general del tribunal de apelacién de Lyon
Bajo el No. 1189.

Sello del procurador general de Lyon

O e N w»

10. firma ilegible de Jacqueline Morando
la apostilla conforme la autenticidad de la firma, el sello en el documento, pero no significa que el

contenido del documenio es correcto o que la republica francesa apruebe cu contenido.

eyl

s traduccién conforme con copia para confroniar. Bogota Febrero 20- 2010.
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Completa D Incompleta |____‘

s
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