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COLOMBIA

PODER

El (los)

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED
Domiciliadosen 27-1, Shinkawa 2-chome,
Chuo-ku, Tokyo 104-8260 - JAPON

Nombran por el presente a XIMENA CASTELLANOS A ylo
MARGARITA CASTELLANOS A, abogadas con oficinas en
la Camera 9 No. 9309, Bogota-Colombia para

y para obtener la proteccion de mi (nuestra) propiedad
Industrial y con este fin autorizamos a dichos apoderados para
que nos representen ante cualesquiera autoridades o
personas de los ordenas administrativo, contencioso -
administrativo y judicial en todo lo relacionado con los
siguientes actos y gestiones:

a) Obtencion de patentes de invencidn, modelos y dibujos
industriales; registro de marcas de fabrica, de servicio,
colectivas o defensivas y de denominaciones de origen,
depdsito de nombres y enseiias comercidles;, su
renovacion, promoga, inscripcion de traspaso y cambio de
nombre o domicilio, cancelacion voluntaria y el registro
ds licencias de uso de esos derechos;

b) Parala obtencion de registros sanitarics;

¢} Acciones de oposicion, observacitn, cancelacion, nulidad,

medidas cautelares y en general los juicios civiles,
penales, administratives o contencioso - administrativos
Ue profmovamos 0 $e nos promuevan.

Pudiendo en todos los actos y gestiones amiba mencionados

sustituir éste mandato, transigir, desistir, recibir, cancelar,

renunciar, aceptar notificaciones y nombrar apoderados
judiciales y extrajudiciales.

Dadoyfimadohoy 9 de Marzo de 2005

en Osaka - JAPON

SUMITOMO CHEMICAL
COMPANY, LIMITED

por

(E! notario debe suscribir el documento en la pagina siguiente)

(Se requiere legalizacion consular o mediante apostifia)

POWER OF ATTORNEY

| (we) the undersigned

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED
Of 27-1, Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokyo 104-8260
Japan

hereby grant{s) Power of Aftomey to XIMENA
CASTELLANOS A. and /or MARGARITA CASTELLANOS

a. attomeys residing at Camera 9 No. 9309, Bogols-
Colombia, to

and to obtain the protection of my (our Industrial Property, for
which purpose wa authornize the said attomeys {o represent
us before any authorifies, or persons, specially thoss,
administrative, contentious and judidial, in all maiters
conceming the following:

a) Obtainment of patents, models and dasigns, registration of

trademarks, service, collective and defensive marks, and of

designations of odgin; the deposit of trade names and

ensigns; its renewal, extension, recordal of assignments,

change of name of domicile, voluntary cancellation, and the

registration of licenses of use of the abova rights;

b) For the obtainment of Sanitary registrations;

¢) Actions of opposition, cancellation, nuffity, infringement,
granting of licenses; and in general the civil, criminal and
administrative suits related to those rights; actions and
suits instituted by us or against us;

In al the above matters they may subsfitute this power of

attomey, compromiss, desist, cancel, receive, renounce,

accept notifications and appoint attomeys in fact, in or out of

court,

Given and signed this 9th day of March, 2005
in Osaka,Japan /

m“'ﬂ - \//’ar"‘utu

e
SATCIHE KAWACHI
REPRESENTATIVE DIRECTOR

{Notary shall execute on the naxt page)

ToNs. (5713 435 7420750/

. © constar que este eapte

oinel que oe ta presartado
6§ 0.C.. Caolomhis,




(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

. Country: JAPAN

This public document

has been signed by Shoji ISHIDA
acting in the capacity of Notary Public of the Osaka
Legal Affairs Bureau
bears the seal/stamp of Shoji ISHIDA, Notary Public
Certified
at Osaka 6. UAR.29.2005
by the Ministry of Foreign Affairs
. No. 011%2
Seal/stamp 10. Signature:
W
Tsutormu HIGUCHI

For the Minister for Foreign Affairs

o Veindedis del Clreulo de
tago constar gue esta eopis
con original qua we e prerentado

Bogotd 0.C. - Colomble.

21 SET 2018

‘G.STAVO SAMPER REORIGUEZ
- R

NOTARIC VEINTISES
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NOTARIAL ATTESTATION

REGISTER NUMBER: 252 72005

This is to certify that Nobuko INAMOTO, an agent of Satoshi
KAWACHI, has stated in my very presence that said Satoshi KAWACH]I
acknowledged himself to have signed the attached Power of Attorney in
compliance with the authority bestowed on him as the Representative
Director of SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED, a corporation
organized and existing under the laws of Japan and having a principal
place of business at 27-1, Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokyo
104-8260 Japan.

At the Office of Shoji ISHIDA, Osaka, Japan
on the 25th day of March, 2005

Shopi «J.ahick

Shoji ISHIDA
Notary attached to
The Osaka Legal Affairs Bureau

c/o Sawanotsuru Building
1-2, Hirano-machi 2-chome

Chuo-ku, Osaka, Ja?

o rie Veintisbis del Cireulo de
hago comstar Que esis sopte
original que se he presentsdo
D.C.. Cotombla.

1 SET 2010

‘GlSTAVO SAMPER RODRIGUEZ
HOTARIO. VEINTISERS
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CERTIFICATE
This is to certify that the annexed Notarial Certificate has

been executed by Notary,duly authorized and practising in Osaka,
Japan, and that the Official scal appearing on the same is genuine.

Date 05 3.29
Director of the Osaka Legal Affairs Bureau /
e Va
ario Veintindia de! Circulo de

hago constar que ests sopts
originel que se he prezsncade
Bogotd D.C. Colombile.

1 SET 2010

" GUSTAVO SAMPER RGORIQUEZ
' W .VilNTBEB

pes—



---------------------- TRADUCCICN OFICIAL No. 05-0414----—ecoeeo
de un documento escrito en INGLES, el cual para su identificacion Heva el

sello de la Traductora e Intérprete Oficial, Res. 2755/68 y 01144/97 de

Minjusticia, al igual que la presente.
(Anexos a un docuinento de Poder de Sumitomo Chemical Co.Ltd))
Registro No. 252/2005
La presente es para certificar que Nobuko INAMOTO, agente de
Satoshi KAWACHI, ha manifestado en mi presencia que dicho Satoshi
KAWACH!I rceconocid €1 mismo haber firmado cl documcnto de Poder
adjunto en cumplimiento de la autoridad conferida a él como Director
representanie de SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED, una
sociedad constituida y existente bajo las leyes del Japon y con domicilio
principal de negocios en 27-1, Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokio 104-
8260 Japdn.
En la oficina de Shoji ISHIDA, Osaka, Japon
Hoy dia 25 de Marzo de 2005
{fdo) ilegible
Shoji ISHIDA
NOTARIO adjunto a la
Oficina De Asuntos Legales de Osaka

c/o Sawanotsuru Building

ComP NotyHe Veintisdis del Ciroulo de
otd, constar qus ssta sople
00 0 opn original que se ha presentado
' l #D.C. Colombtls.

1°SET 2018

| GUSTAVO SAMPER RCORIGUEZ

NOTARIO VEINTISER
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1-2, Hirano- machi, 2-Chome,
Chuo-ku, Gsaka, Japon

(Sello} Oficina de Asuntos Legales de Osaka

NCOTARIC

1-2, Hirano-Machi, 2-chome,

Chuo-ku, Osaka, Japon

CERTIVICADO
La presente es para certificar gue la fitma qQue aparece anieriormente ha sigo
impuesta por Notario, debidamente autorizado v en eiercicio en Osaka, Japon, v
que el g&lin oficial que aparece en e mismo es auléntico.
f'ccha: 05.3.29
Director de la Oficina de Asuntos Legales de Osaka
APOSTILLA
{Convencidén e La Haya del 5 de Octubre de 1961}
1. Pais: JAPCHN
Este documento publico
2. ha sido firmado por Shoji ISIIDA
3. actuando cn su caracter dc Notario Pablico de la Oficina de Asuntos
Legales de Osaka

4. lleva el sello de Shoji ISHIDA, Notario Publico

rhficado

stic Veintiséts del Circulo de
. hago constar que sata eopia
©on ofiginal que ¢ ha presentade
Bogotd 0.C.- Colombia.

21 SET 2010

‘GUSTAVO SAMPER RCORIGUEZ
_ MOTARID VEINTISES




[

S. cn Osaka 6. El 22 dc Marzo dc 2005
7. por el Ministerio de Relaciones Exteriores
8. No. 01152
9. Scllo: 10: Mirma
(Ido} ilegible
Tsutomu HIGUCH!

Por ¢l Ministro dc Relacionces Exteriorcs.

Es traduccion fiel y completa, a la cual me remito,

A Do A xW

DORA DUQUE OE BN

) TRADUCTOR: 3 IHTERPRETE omlu
£3. 02755/68 ¥ 01144797 . mmumm
REP, CF CDLGMBM

Bogota, Abril 8, 2005

o N mvmwuambd'r
4/hago constar qus este sofi

co{cide/con criginal que o8 he pr
Bogoth 0.C. Colombls.

21 SET 2010

\GUSTAVO SAMPER RGDRIGUEZ

NOTARIO VEINTISER -
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(54) Title: PLANT DISEASE CONTROLLING COMPOSITION AND METHOD FOR CONTROLLING PLANT DISEASE

H
CH3 O 3Ci
/CH’CH3
N H,

NHg o
R, Z
CIH—(Il—Y
I \ -
XT o
Z N(CHap-M—Q

(57) Abstract: There is provided a plam: disease
controlling composition comprising, as active in-
gredients, 2 compound represented by the formula
(D). as well as ar least one compound A selected
from the group consisting of dimoxystrobin, tri-
floxystrobin, azoxystrobin, pyraclosvobin, a com-

a1 pound represented by the formula () and an agro-
chemically accepiable salt of the compound repre-
senled by the formula (I): wheremn, R1. Q, X, Y,
Z, M and n are as defined in the description. Also
provided is a method for controlling a plant dis-
case, which comprises applving the compound
represented by the formula (T) as well as a1 least
one compound A selected from the group consist-
ing of dimoxystrobin, tifloxystrobin, azoxys-
trobin, pyraclostrobin, the compound represented
by the formula () and an agrochemically accept-
able sah of the compound represented by the for-
mula (IT) to 2 plani, a sced of a plam1 or a crop-
land.

[z
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DESCRIPTION

PLANT DISEASE CONTROLLING COMPOSITION AND

METHOD FOR CONTROLLING PLANT DISEASE

Technical Field
The present invention relates to a plant disease
controlling composition and a method of controlling a plant

disease.

Background Art

Heretofore, while various plant disease controlling
agents have been developed (see e.g. WO 85/27683 Al, EP
477631 A, JP 2000-226374 A), a plant disease controlling

agent having higher activity is always demanded.

Disclosure of the Invention

An object of the present invention is to provide a
plant disease controlling composition showing high plant
disease controlling activity, and a method for effectively
controlling a plant disease.

Under these circumstances, the present inventors have
intensively studied and, as a result, have found thatan
excellent plant disease controlling effect can be obtained

by applying a compound represented by the following formula

3



5

10

15

{I) and a specific compound. Thus, the present invention
has been completed.

That is, the present inventioﬁ provides:

(1) A plant disease controlling composition comprising,
as active ingredients, a compound represented by the

formula (I):

CH; O Hﬁ
/CH_.-CH;:,
N H,
\ i T o
T
NH-, O

(hereinafter, referred to as the compound I in some cases),
as well as at least one compound 2 selected from the group
consisting of dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,
pyraclostrobin, a compound represented by the formula (II)
and an agrochemically acceptable salt of the compound

represented by the formula (II):

R, ﬁ

CH—C—Y
AN

(CHan—M—0Q

wherein, R' represents a halogen atom, an optionally
substituted alkyl group, an alkoxy group, a haloalkoxy
group, an alkylthio group, an alkylsulfinyl group, an
alkylsulfonyl group, an optionally substituted amino group

or a nitro group, Q represents an optionally substituted

/4
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aryl group, an optionally substituted heterocyclic group, a
mono- or di-substituted methyleneamino group, an optionally
substituted alkyl group, an optionally substituted alkenyl
group, an optionaily substituted alkynyl group, a
substituted carbonyl group or a substituted sulfonyl group,
X represents a hydrogen atom, a halogen atom, an optionally
substituted alkyl group, or an optiocnally substituted
hydroxy group, Y represents an optionally substituted
hydroxy group, an alkylthio group, or an optionally
substituted amino group, Z represents an oxygen atom or a
sulfur atom, M represents an oxygen atom, S5(0); (wherein I
represents an integer of 0, 1 or 2), NR? {wherein, R?
represents a hydrogen atom, an alkyl group or an acyl
group) or a single bond, and n represents an integer of 0,
1l or 2 (hereinafter, referred to as the compound II in some
cases) (hereinafter, referred to as the present composition
in some cases); and

(ii) A method for controlling a plant disease, which
comprises applying the compound I as well as at least one
compound A selected from the group consisting of
dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,
pyréclostrobin, the compound II and the agrochemically
acceptable salt of the compound represented by the formula
(IT) to a plant, a seed of a plant or a cropland

(hereinafter, referred to as the present controlling method
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in some cases).

According to the present invention, a plant disease
controlling composition showing high plant disease
controlling activity, and a method for effectively

controlling a plant disease can be provided.

Best Mode for Carrying Qut the Invention

The compound I is described, for example, in J?P 2000-
226374 AB. The compound can be synthesized, for example, by
the method described in the aforementioned publication, or
a known method.

Dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxysirobin,
pyraclestrobin, the compound il and the salts of the
compound II show inhibitory activity on an electron
transpert system complex ITIEI. These compounds show an
effect of controlling a plant disease synergistically with
the compound I.

Dimoxystrobin is a general name of {aE})-2-[{(2,5-
dimethylphencoxy)methyli-a- (methoxyimino) -N-
methylbenzeneacetamine, which is described in EP 477631 A,

Trifloxystrobin is a general name ©f methyl (E)-
methoxyimino-{ (E)-a-{1-{a,a,a-trifluoro-m-
tolyllethylideneaminooxy)-o-tolyllacetate, which is
described, for example, in pages 1074 to 1075 of The

Pesticide manual Fourteenth.
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Rzoxystreobin is a general name of methyl (EB)-2-{2-[6-
(2-cyanophenoxy)pyrimidin-4-yloxyiphenyl}-3-methoxyacrylate,
which is described, for example, in pages 54 to 56 of The
Pesticide manual Fourteenth.

Pyraclostrobin is a general name of methyl 2-{[1-(4-
chlorophenyl) -iH-pyrazol-3-yloxymethyl]phenyl] {(N-
methoxy}carbamate, which is described, for example, in
pages 900 to 901 of The Pesticide manual Fourteenth.

The compound II and an agrochemically accepiable salt
thereof are described in WO 95/27693 Al.

These respective compounds can be prepared by the

- methods described in the aforementioned publications, or a

known method.

As used herein, the agrochemically acceptable salt
méans a salt which can be applied as an agrochemical or a
starting material for an agrochemical.

The compound II is represented by the formula (II1).
Examples of the "halogen atom" represented by R' include
fluorine, chlorine, Bromine and iodine.

Examples of the "alkyl group" represenied by R}
include an alkyl group having 1 to 8 carbon atoms.
Examples of the alkyl group include a methyl group, an
ethyl group, a propyl group, an isopropyl group, a butyl
group, &an iscbutyl group, a tert-butyl group, a pentyl

grcup, and a hexyl group.
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Among them, an alkyl group having 1 to 4 carbon atoms
is preferable, and a methyl group and an ethyl group are
particularly preferable.

Examples of the substituent of the "optionally
substituted alkyl group" include a halogen atom (e.g.
fluorine, chlorine, bromine, iodine, preferably fluorine);
an alkoxy group having 1 to 8, p;eferably i to 4 carbon
atoms (e.g. methoxy group, ethoxy group, Propoxy group, Or
butoxy group).

Examples of the "substituted alkyl group" include a
halocalkyl group {e.g. difluoromethyl group, trifluoromethyl
group, chloromethyl group, 2-bromoethyl group, or 2,3-
dichloropropyl group); and an alkoxyalkyl group {(e.g.
methoxymethyl group, ethoxymethyl group, or methoxyethyl
group). As the haloalkyl group, a fluoroalkyl group having
1 to 4 carbon atoms is preferable, and a trifluoromethyl
group is more preferable. As the alkoxyalkyl group, an
alkoxyalkyl group having 1 to 3 carbon atoms in total is
preferable, and a methoxymethyl group is more preferable.

Examples of the "alkoxy group" represented by R!
include an alkoxy group having 1 to 8 carbon atoms,
preferably, an alkoxy group having 1 to 4 carbon atoms such
as a methoxy group, an ethoxy group, or a propoxy dgroup.

Examples of the "haloalkoxy group" represented by R!

include a haloalkoxy group having 1 to 8 carbon atoms,
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preferably a halocalkoxy group having 1 to 4 carbon atoms,
more preferably a fluoroélkoxy group having 1 to 4 carbon
atoms.

Examples of the "alkylthio group" represented by R!
include an alkylthio group having 1 to 8, preferably 1 to 4
carbon atoms, specifically, a methylthio group, an
ethylthio group, a propylthio group, and a butylthio group.

Among them, a methylthio group is preferable.

Examples of the "alkylsulfinyl group" represented by
R' include an alkylsulfinyl group having 1 to 8, preferably
l to 4 carbon atoms, specifically, a methylsulfinyl group,
an ethylsulfinyl group, and a propylsulfinyl group.

Among them, a methylsulfinyl group is preferable.

Examples of the "alkylsulfonyl group" represented by
R! include an alkylsulfonyl group having 1 to 8, preferably
1 to 4 carbon atoms, specifically, a methylsulfionyl group,
an ethylsulfonyl group, and a propylsulfonyl group.

Among them, a methylsulfonyl group is preferable.

Examples of the "cptionally substituted amino group"”
represented by R' include an amino group, an amino group
mono- or di-substituted with an alkyl group having 1 to 8,
preferably 1 to 4 carbon atoms (e.g. monomethylamino,
dimethylamino, or monoethylamino), an aminoc group mono-
substituted with a formyl group, and an amino group mono-

substituted with an alkylcarbonyl group having 2 to 8,
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preferably 2 to 4 carbon atoms (e.g. methylcarbonylamino
group) . Among them, an amino group substituted with an
alkyl group having 1 to 4 carbon atoms is preferable, and a
monomethylamino group is particularly preferable.

Preferable examples of R! include a halogen atom, an
alkyl group, a haloalkyl group, an alkoxyalkyl group, a
hydroxy group, an alkoxy group, an alkenyloxy group, an
alkynyloxy group, a haloalkoxy group, a haloalkenyloxy
group, a halocalkynyloxy group, an alkoxyalkoxy group, an
alkylcarbonyloxy group, an (alkylthio)carbonyloxy group, an
alkylsulfonyloxy group, an arylsulfonyloxy group, mono- or
di-alkyl-substituted carbamoyloxy group, an aryloxy group,
an alkylthio group, an alkylsulfinyl group, an
alkylsulfonyl group, an amino group optionally substituted
with an alkyl group, a nitro group, and a
tetrahydropyranyloxy group. More preferable examples
include a halogen atom, a C1-C4 alkoxy group, a Ci-C4
haloalkoxy group and a hydroxy group. Among them, a Cl-C4
alkoxy group, and a Cl1-C4 halocalkoxy group are further
preferable, a methoxy group, an ethoxy group, and a
diflﬁoromethyl group are particularly preferable, and a
methoxy group is most preferable.

Examples of the "optionally §ubstituted aryl group”
represented by Q include an aryl group having 6 to 14

carbon atoms such as a phenyl group, and & naphthyl group.
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When the aryl group is substituted, examples of the
substituent include a lower alkyl group (e.g. methyl group,
ethyl group, propyl group, or butyl group), a lower alkenyl
group‘(e.g. vinyl group, allyl group, or crotyl group), a
lower alkynyl group (e.g. ethynyl group, propargyl group,
or butynyl group), a cycloalkyl group {e.g. cyclopropyl
group. cyclopentyl group, or cyclohexyl group), an lower
alkoxy lower alkyl group (e.g. methoxymethyl group,
ethyoxymethyl group, or 2-methoxyethyl group), cycloalkenyl
group (e.g. cyclopentenyl group, or cyclohexenyl group), a
lower alkanoyl group {e.g. acetyl group, propionyl group,
or isobutyryl group), a lower alkylsilyl group (e.g.
trimethylsilyl group, triethylsilyl group, tripropylsilyl
group, or tributylsilyl group), a halo(lower)alkyl group
(e.g. difluoromethyl group, trifluoromethyl group,
chloromethyl éroup, 2-bromoethyl group, or 2,3-
dichloropropyl group), a di{lower)alkylamino group (e.g.
dimethylaminc group, or diethylamino group), a phenyl group,
a phenyl {lower)alkyl group (e.g. benzyl group, or phenethyl
group), a phenyl(lower)alkenyl group (e.g. styryl group, or
cinnamyl group), a furyl (lower)alkyl group (e.g. 3-
furylmethyl group, or 2-furylethyl group), a
furyl(lower)alkenyl group (e.g. 3-furylvinyl group, or 2-
furylallyl group), a halogen atom (e.g. fluorine, chlorine,

bromine, iodine), a nitro group, a cyano group, a lower
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alkylthio group (e.g. methylthic group, ethylthio group, or
propylthio group), a lower alkoxycarbonyl group (e.g.
methoxycarbonyl group, ethoxycarbonyl group, or
propoxycarbonyl group), a formyl group, an amino group, a
mono (lower)alkylamino group (e.g. methylamino group, or
ethylamino group), -OR [wherein R is a hydrogen atom, a
lower alkyl group (e.g. methyl group, ethyl group, propyl
group, or butyl group), a lower alkenyl group (e.g. vinyl
group, allyl group, or crotyl group), a lower alkynyl group
(e.g. ethynyl group, 2-propynyl group, or 3-butynyl group),
a halo(lower)alkyl group (e.g. difluoromethyl group,
trifluoromethyl group, chloromethyl group, 2-bromoethyl
group, or 2,3-dichloropropyl group), a lower alkanoyl group
(e.g. acetyl group, propionyl group, or butyryl group), a
phenyl group, a lower alkoxyphenyl group (e.g. 3-
methoxyphenyl group, or 4-ethoxyphenyl group), a
nitrophenyl group (e.g. 3-nitrophenyl group, or 4-
nitrophenyl group), a phenyl{lower)alkyl group (e.g. benzyl
group, phenethyl group, phenylpropyl group), a

cyanophenyl (lower)alkyl group (e.g. 3-cyanophenylmethyl
group, or 4-cyanophenylethyl group), a benzoyl group, a
tetrahydropyranyl group, a pyridyl group, a
trifluoromethylpyridiyl group, a pyrimidinyl group, a
benzothiazeolyl group, a guinolyl group, a

benzoyl (lower}alkyl group (e.g. benzoylmethyl group, or

22
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benzoylethyl group}, a benzenesulfonyl group, or a lower
alkylbenzenesulfonyl group (e.g. toluenesulfonyl group)l,
and -CH,-G-R' [wherein G is -0-, -5-, or -NR"- (wherein R"
is a hydrogen atom or a lower alkyl group), and R’ is a
phenyl group, a halophenyl group (e.g. 2-chlorophenyl group,
or 4-fluorophenyl group), & lower alkoxyphenyl group {(e.g.
2-methoxyphenyl group, or 4-ethoxyphenyl group), a pyridyl
group, or a pyrimidinyl group].

These substituents may be at any possible positions of
the ring. The number of the substituents is 1 to 5,
preferably 1 to 4, further preferably 1 to 3. When there
are plural substituents, these may be the same or different.

As used herein, the term "lower" means 1 to 8,
preferably 1 to 6, more preferably 1 to 4 carbon atoms.

The "optionally substituted aryl group" represented by
Q is preferably an optionélly substituted phenyl group,
more preferably a phenyl group optionally substituted with
a halogen atom, a methyl group, a trifluoromethyl group or
a methoxy group, further preferably a 2,5-dimethylphenyl
group.

Examples of the "optionally substituted heterocyclic
group" represented by Q include a 5- to 7- membered
heterocyclic group containing 1 to 4 hetero atoms selected
from nitrogen, oxygen and sulfur as ring constituting

atom(s). These heterocyclic groups may form a fused ring
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with another heterocycle or a benzene ringﬂ

Specifically, examples thereof include a pyridyl group
{e.g. pyridin-2-yl grecup, pyridin-3-yl group}, a
pyrimidinyl group (e.g. pyrimidin-4-yl group, pyrimidin-2-
yl group), a guinolyl group (e.g. guinolin-4-yl group), =z
gquinazolinyl group {e.g. guinazolin-d4-yl group), a
henzothiazeolyl group (e.g. benzothiazeol-2-yl group), and a

pyrazolyl group {e.g. pyrazol-5-yl group), each being

cptionally substituted.

Among them, an opticonally substituted pyridyl group is
preferable,

When these heterocyclic groups are substituted,
exaﬁples of the substituent include groups exemplified as
those of the aryl group represented by Q.

Amcng them, a.halogen atom, a haloflower}alkyl group,
an alkoxy group, an alkexycarbonyl group and & formyl group
are preferable, a halegen atom and a €C1-C4 fluoroalkyl
group are more preferable, and a chlorine atom and a
trifluoromethyl group are further preferable.

These substituents may be at any possible position(s)
of the heterccycle. The heterocycle has 1 to 5, preierably
1 to 4, further preferably 1 to 3 substituents. When there
are plural substituents, these may be the same or different.

The "mono-substituted or di-substituied methyleneamino

group"” represented by 0 is represented, for example, by tha
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formula (a}):

- (a)

wherein R!? and RY? represent independently a hydrogen étom,
an optionally substituted alkyl group, an acyl group, an
alkylthio group, an alkylsulfinyl group, an alkylsulionyl
group, an optionally substituted amino group, a cycloalkyl
group, an optionally substituted aryl group, or an
optionally substituted heterocyclic group, or R'? and R*3
together form a monocycle or a polycycle optionally
containing hetero atom(s) (provided that, the case where
R¥? and R!? are a hydrogen atom at the same time is
excluded)].

In the formula (a), examples of the "optionally
substituted alkyl group" represented by R'? or R! include
the same groups as the "alkyl group'" or the "substituted
alkyl group" represented by the aforementioned R!. Among
them, a methyl group and an ethyl group are prefierable.

Examples of the "acyl group" represented by R!? or RY
include an alkylcarbonyl group, and an arylcarbonyl group.
Examples of the alkylcarbonyl group include a (C1-Cé
alkyl)carbonyl group, preferably a (Cl1l-C4 alkyl)carbonyl
group such as an acetyl group, a trifluoroacetyl group, a

propionyl group, and a butyryl group. Examples of the
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arylcarbonyl group include a (C6-Cl4 aryl)carbonyi group
such as a benzoyl qréup, and a naphthoyl group.

Examples of the "alkylthio group", "alkylsulfinyl
group”, "alkylsulfonyl group" and "coptionally substituted
amino group" represented by R'? or R} include those
referred to as R'.

Examples of the "cycloalkyl group" represenied by R*'?

=ty

or R include a cyc;oalkyl group having 3 to 7, preferably
5 to & carbon atoms, specifically, a cyclopropyl group, a
cyclobutyl group, a cyclepentyl group, a cyclohexyl group,
and a cycloheptyl group.

Examples of the "optionally substituted aryl group”

represented by RY or R'

incilude a C6-Cl4 aryl group,
specifically, a phenyl group, a naphthyl! group {i-naphthyl
grcup), and a fluorenyl group. Among them, a phenyl group
is preferabkle.

The aryl group may be substituted at any possible
position of the ring thereof, and the number of
substituents is 1 to 3. Exémples of the substituent
include a halogen atom, an optionally substituted alkyl
group, an optionally substituted hydroxy group, an
alkylthio group, an optionally substituted amine group, a
nitro group, & phenyl group, and a cyano group.

Examples of the halogen atom as the svbstitwent of the

"optionally substituted aryl group” représented by rR'? or
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Rl'!

include fluorine, chlorine, bromine, and iodine.
Examples of the optionally substituted alkyl group as

the substiuent of the "optionally substituted aryl group®

- represented by R or R include the same group as the

"optionally substituted alkyl group™ represented by R,
Among them, an alkyl group or z halcalkyl group is
preferable, and a methyl group or a trifluoromethyl group
is particuliarly preferable.

Examples of the opticonally substituted hydroxy group
as the substituent of the "optionally substituted aryl
group” represented by R'? or RY™ include a hydroxy group, an
alkoxy grecup, an alkenyloxy group, an alkynyloxy group, a
haloalkoxy group, and an aryloxy group.

Examples of the alkoxy group include an alkoxy group
having 1 to 8, preferabiy 1 to 4 carbon atoms, specifically,
a methoxy group, an ethoxy group, a propoxy group, and a
butoxy group. Among them, a methoxy group is preferable.

Exampleé of the alkenyloxy group include an alkenyloxy
group having 2 to B, preferably 2 toc 4 carbon atoms,

specifically, a vinyloxy group, an allyloxy group, and a

crotyloxy group. Among them, an allyloxy group is

preferable.
Examples of the alkynyloxy group include an alkynyloxy
group having 2 to 8, preferably 2 to 4 carbon atoms,

specificélly, an ethynyloxy group, a propargyloxy group,
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and a butynyloxy group. Among them, a propargyloxy group
is preferable.

Examples of the haloalkoxy group include the
aforementioned alkoxy group substituted with at least one
halogen atom (e.g. fluorine, chlorine, bromine, iodine},
specifically, a difluoromethoxy group, a trifluoromethyl
group, and a chloromethoxy group. Among them, a
difluoromethoxy group 1is preferable.

Examples of the aryloxy group include an aryloxy group
having 6 to 12, preferably 6 to 8 carbon atoms,
specifically, a phenoxy group, and a naphthoxy group.

Examples of the alkylthio group as the substituent of
the "optionaily substituted aryl group" represented by R*?
or R!® include an alkylthio group having 1 to 8, preferably
1 to 4, further preferably 1 to 2 carbon atoms.

Examples of such alkylthio group include, specifically,
a methylthio group, an ethylthio group, a propylthio group,
and a butylthio group. Among them, a methylthio group is
preferable.

Examples of the optionally substituted amino group as
the substituent of the "optionally substituted aryl group"
represented by R! or R'? include an amino group, and an
amino group méno— or di-substituted with an alkyl group
having 1 to 8, preferably 1 to 4 carbon atoms (e.qg.

monomethylamino group, dimethylamino group, or
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monoethylamino group).

Examples of the "optionally substituted heterocyclic
group" represented by R' or R'? include a heterocyclic
group containing 1 to 4, preferably 1 to 2 hetero atoms
(e.g. oxygen, nitrogen, sulfur) in a ring. These
heterocyclic groups may have a bond at any possible
position of the ring. Examples of the heterocyclic group
include a pyridyl group, a pyridazinyl group, a pyrazolyl
group, a pyrimidinyl group, a furyl group, a thienyl group,
an oxazolyl group, an isoxazolyl group, a benzothiazolyl
group, a quinolyl group, a quinazolinyl group, a pyrazinyl
group, a morpholino group, and a piperazinyl group. Among
them, a furyl group (e.g. 2-furyl group), a thienyl group
(e.g. 2-thienyl group), a pyridyl group (e.g. 2-pyridyl
group}, a pyrazinyl group (e.g. Z2-pyrazinyl group), a
pyrimidinyl group (e.g. 2-pyrimidinyl group), and a
morpholino group are preferable. The heterocyclic group
ma§ be substituted, and examples of the substituent include
the same group as the substituent of the "optionally
substituted aryl group" represented by R'? or R!3,

The "monocycle or polycycle formed by binding of R!?
or RY, optionally containing a hetero atom" is a 4- to 8-
membered ring optionally containing a hetero atom (e.g.
oxygen, nitrogen, sulfur), which is formed by R!? or R

together with a carbon atom to which they bind. The ring
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may form a fused ring with another ring. Examples of the
ring include cyclopentane, cyclohexane, indane, 1,2,3,4-
tetrahydronaphthalene, 5,6,7,8-tetrahydroquinoline, and
4,5,6,7-tetrahydrobenzo{b] furan. These rings may have a
divalent bond at any possible position thereof.

Examples of the alkyl group of the "optionally
substituted alkyl group" represented by ¢ include the alkyl
group represented by the aforementioned R'.

Examples of the alkyeyl group of the "optionally
substituted alkenyl group" represented by QO include an
alkenyl group having 2 to 8, preferably 3 to & carbon atoms,
specifically, an allyl group, a propenyl group, an
isopropenyl group, a butenyl group, an isobuteyl group, a
pentenyl group, a hexenyl group, and a hexadienyl group.

Examples of the alkynyl group of the "optionally
substituted alkynyl group" represented by Q include an
alkynyl group having 2 to 6, preferably 2 to 4 carbon atoms,
specifically, a propargyl group, an ethynyl group, and a
butynyl group. Examples of the sub§tituent when these
alkyl group, alkenyl group, and alkynyl group are
substituted include a halogen atom, an alkoxy group, an
alkylthio group, an alkylsulfinyl group, an alkylsulfonyl
group, and an substituted amino group, each being referred
to as R', as well as an optionally substituted phenyl group,

an optionally substituted naphthly group, and an optionally
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Examples of the "substituted carbonyl group”
represented by Q include an alkylcarbonyl group, a
phenylcarbonyl group, a naphthylcarbonyl group, and a
carbonyl group bonded with a heterocyclic group.

Examples of the "substituted sulfonyl group"
represented by Q include an alkylsulfonyl group, a
phenylsulfonyl group, a naphthylsulfonyl group, and a
sulfonyl group bonded with a heterocyclic group.

The substituent in the "substituted sulfonyl group"”
and the "substituted carbonyl group" may further have
substituent{s). For example, each alkyl group in the
alkylcarbonyl group and the alkylsulfonyl group may be
substituted.

Examples of the substituent in the "substituted
carbonyl group" and the "substituted sulfonyl group"”
represented by Q include an optionally substituted alkyl
group, an optionally substituted phenyl group, an
optionally substituted naphthyl group, and an optionally
substituted heterocyclic group.

Examples of the "optionally substituted alkyl group"
in the "substituted carbonyl group" or the "substituted
sulfonyl group" include those referred to as R!.

Examples of the optionally substituted phenyl group,

the optionally substituted naphthyl group, and the
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optionally substituted heterocyclic group in the
"substitutedvcarbonyl group"” or the "substituted sulifonyl
group” include those referred to as Q, respectively.

In the present invention, Q is preferably an
optionally substituted phenyl group, more preferably a
phenyl group optionally substituted with a halogen atom, a
methyl group, a trifluoromethyl group or a methoxy group,
further preferably a phenyl group, a 2-methylphenyl group,
or a 2,5-dimethylphenyl group, particularly preferably a
2,5-dimethylphenyl group.

X represents a hydrogen atom, a halogen atom, an
optionally substituted alkyl group, or an optionally
substituted hydroxy group. That is, a phenylene group in
the formula (II) may be unsubstituted (when X is a hydrogen
atom), or may be substituted at any position with a
substituent selected from a halogen atom, an optionally
substituted alkyl group and an optionally substituted
hydroxy group.

Examples of the "halogen atom" or the "optionally
substituted alkyl group" represented by X include those
referred to as R'.

Examples of the "optionally substituted hydroxy group"
represented by X include a hydroxy group, an optionally
substituted alkoxy group, an optionally substituted

alkenyloxy group, an optionally substituted alkynyloxy

32
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group, an alkylcarbonyloxy group, an (alkylthio)carbonyloxy
group, an alkylsulfonyloxy group, an arylsulfonyloxy group,
a mono- or di-alkyl-substituted carbamoyloxy group, an
aryloxy group, and a tetrahydropyranyloxy group.

Examples of the substituent of the "optionally
substituted hydroxy group" include an alkyl group, an
alkenyl group, an alkynyl group, an (alkylthio)carbonyl
group, an alkylcarbonyl group, an alkylsulfonyl group, an
arylsulfonyl group, a mono- or di-alkyl-substituted
carbamoyl group, an aryl group, and a tetrahydropyranyl
group. Among these groups, an alkyl group, an alkenyl
group and an alkynyl group may be substituted with a
halogen atom (e.g. fluorine, chlorine, bromine, iodine,
preferably fluorine), or an alkoxy group having 1 to 8,
preferably 1 to 4 carbon atoms.

X 1s preferably a hydrogen atom.

Examples of the "optionally substituted hydroxy group”
represented by Y include those referred to as X.

Examples of the "alkylthio group" represented by Y
include those referred to as R!.

The "optionally substituted amino group" represented
by ¥ is represented, for example, by the formula (III):

-NR°R® (I11)
wherein R®> represents a hydrogen atom or an alkyl group; RS

represents a hydrogen atom, an alkyl group or a
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hydroxylalkyl group.

Examples of the "alkyl group" represented by R®> or R®,
and the "alkyl group" of the "hydroxylalkyl group"”
represented by R® include those referred to as R!.

Preferably, R®> and R®, which are the same or different, are

a hydrogen atom or an alkyl group (preferably methyl group).

Examples of Y include preferably a Cl1-C3 alkoxy group
and a group represented by the formula (III), further
preferably a methoxy group or a mono C1-C3 alkylamino group
(preferably, monomethylamino group).

Z is preferably an oxygen atom.

M is preferably an oxygen atom, a sulfur atom or NR?
(R? represents a hydrogen atom, an alkyl group or an acyl
group}, further preferably an oxygen atom.

Examples of the "alkyl group" represented by R?
include those referred to as R'.

Among them, a methyl group is preferable.

Examples of the "acyl group" represented by R? include
a formyl group; an alkylcarbonyl group containing an alkyl
group having 1 to 8, preferably 1 to 4 carbon atoms (e.g.
acetyl group, propionyl group, butyryl group); a benzoyl
group.

Among them, an acetyl group is preferable.

n is preferably 0 or 1, more preferably 1.

In the present invention, the preferable compound II

3¢
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is represented by the formula (II), wherein,

R! is a halogen atom, a C1-C4 alkoxy group, or a C1-C4

haloalkoxy group,

Q is

least one

a halogen

a methoxy

X

Y

is

is

least one

Z

M

n

is

is

is

a phenyl group optionally substituted with at
substituent selected from the group consisting of
atom, a methyl group, a trifluoromethyl group and
group,

a hydrogen atom,

an amino group optionally substituted with at
Cl-C3 alkyl group, or a Cl-C4 alkoxy group,

an oxygen atom,

an oxygen atom, and

an integer of 1.

A more preferable compound is represented by the

formula

(IT1), wherein,

R' is a methoxy group, an ethoxy group or a

difluoromethoxy group,

Q is & phenyl group, a 2-methylphenyl group or a 2, 5-

dimethylphenyl group,

X

Y

is

is

is

is

is

a hydrogen atom,

a methylamino group or a methoxy group,
an oxygen atom,

an oxygen atom, and

an integer of 1.

further preferable compound is represented by the
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formula (II), wherein,

R' is a methoxy group,

Q is a 2,5-dimethylphenyl group,

X is a hydrogen atom,

Y is a methylamino group,

Z is an oxygen atom,

M is an oxygen atom, and

n is an integer of 1.

Each of the compound represented by the formula (II)
and an agrochemically acceptable salt thereof includes one
or more kinds of stereocisomers such as an optical isomer,
and a geometric isomer based on an asymmetric carbon atom
and a double bond, in some cases. Such isomers and a
mixture thereof all fall within the scope of the present
invention.

Some of the compound represented by the formula (II)
and an agrochemically acceptable salt thereof take forms of

solvates (e.g. hydrate}. These forms fall within the scope

of the present invention.

Some of the compound represented by the formula (II)
and a salt thereof take crystal forms and/or amorphous
forms, and these forms fall within the scope of the present
invention.

Hereinafter, among the compound II, the compound Ii-i

has a R-type steric structure according to Cahn Ingold-
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Prelog rule, wherein R} is a methoxy group, X is a hydrogen
atom, Y is a methylamino group, 2 is an oxygen atom, M is
an oxygen atom, Q is a 2,5-dimethylphenyl group, and n is
an integer of 1, which is represented by the following
formula (IIa).

HC

0 O
VI
CH—C—N—CH; o,

(Oa}
Cc—0

H,C

In addition, among the compound II, the compound II-ii
is a racemate, wherein R! is a methoxy group, X is a
hydrogen atom, Y is a methylamino group, Z is an oxygen
atom, M is an oxygen atom, Q is a 2,5-dimethyliphenyl group,
and n is an integer of 1, which is represented by the

following formula (IIb).

HiC

(b}

H;C

In the present composition, in addition to the
compound (I) and the compound A, a compound which inhibits
an electron transport complex III such as fluoxastrobin

((E}Y-{2-[6-(Z2-chlorophenoxy) -5-fluoropyrimidin-4-
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yloxylphenyl} (5, 6-dihydro-1,4,2-dioxadin-3-yl)methanone O-

methyloxime), metominostrobin ((E)-2-methoxyimino-N-methyl-

- 2- (2-phenoxyphenyl)acetamide), and pyribencarb may be added

as far as it does not adversely affect the characteristics
of the present invention.

The present invention can be used for farmlands, i.e.,
cropland, or non-farmlands such as dry field, paddy field,
turf and fruit orchard. In addition, the present invention
can be used for controlling diseases of "crops" such as
those listed below without giving phytotoxicity to the
Ccrops.

Agricultural crops: corn, rice, wheat, barley, rye,
oat, sorghum, cotton, soybean, peanut, buckwheat, sugar
beet, rapeseed, sunflower, sugar cane, and tobacco;

Vegetables: Solanaceae vegetables (e.g. eggplant,
tomato, green pepper, hot pepper, and potato},
Cucurbitaceae vegetables (e.g. cucumber, pumpkin, zucchini,
watermelon, and melon ), Cruciferae vegetables (e.qg.
Japanese radish, turnip, horseradish, kohlrabi, Chinese
cabbage, cabbage, brown mustard, broccoli, and cauliflower),
Compositae vegetables (e.g. burdock, garland chrysanthemum,
artichoke, and lettuce}, Liliaceae vegetables (e.g. Welsh
cnion, onion, garlic, and asparagus), Umbelliferae
vegetables (e.g. carrot, parsley, celery, and parsnip),

Chenopodiaceae vegetables (e.g. spinach, and Swiss chard),

3§
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Labiatae vegetables {(e.g. Japanese basil, mint, and basil),
strawberry, sweat potato, yam, and aroid;

Flowers and ornamental plants;

Foliage plant;

Fruit trees: pomaceous fruits (e.g. apple, common pear,
Japanese pear, Chinese guince, and quince), stone fleshy
fruits (e.g. peach, plum, nectarine, Japanese plum, cherry,
apricot, and prune),.citrus plants (e.g. Satsuma mandarin,
orange, lemon, lime, and grapefruit), nuts (e.g. chestnut,
walnut, hazel nut, almond, pistachio, cashew nut, and
macadamia nut}, berry fruits (e.g. blueberry, cranberry,
blackberry, and raspberry), grape, persimmon, olive, loqﬁat,
banana, coffee, date, and coconut;

Trees other than fruit trees: tea, mulberry, £flowering
trees and shrubs, street trees (e.g. ash tree, birch,
dogwood, eucalyptus, ginkgo, lilac, maple tree, oak, poplar,
cercis, Chinese sweet gum, plane tree, zelkova, Japanese
arborvitae, fir tree, Japanese hemlock, needle juniper,
pine, spruce, and yew).

The above "crops" include those having herbicide
resistance imparted by a classical breeding method, or a
genetic engineering technique. Examples of the herbicide
to be resisted include an HPPD inhibitor such as
isoxaflutole, an ALS inhibitor such as imazethapyr or

thifensulfuron-methyl; an EPSP synthesizing enzyme

317
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inhibitor; and a glutamine synthesizing enzyme inhibitor;
bromoxynil.
Examples of the "crops"” having herbicide resistance

imparted by a classical breeding method include

Clearfield™ canola resistant to an imidazolinone herbicide

such as imazethapyr, and STS soybean resistant to a
sulfonylurea ALS inhibitor-type herbicide such as
thifensulfuron-methyl. Examples of the "crops" having
herbicide resistance imparted by a genetic engineering
technique include soybean, cotton, and rapeseed cultivars
having resistance to glyphosate or glufosinate. Some of
such corn cultivars have been already marketed under the
trade name of RoundupReady™, and LibertyLink™.

The above "crops" include those having an ability to
synthesize, for example, a selective toxin such as that
derived from the genus Bacillus which ability has been
imparted by a genetic engineering technique.

Examples of the toxin expressed by such a genetically
modified plant include insecticidal proteins derived from
Bacillus cereus and Bacillus popilliae; &-endotoxins
derived from Bacillus thuringiensis such as CrylAb, CrylAc,
CrylF, CrylFa2, Cry2Ab, Cry3A, Cry3Bbl and Cry9C;
insecticidal proteins derived from Bacillus thuringiensis,
such as VIP 1, VIP 2, VIP 3 and VIP 3R; insecticidal

proteins derived from nematodes; toxins produced by animals
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such as scorpion toxins, spider toxins, bee toxins and
insect-specific nerve toxins; fungal toxins; plant lectin;
agglutinin; protease inhibitors such as trypsin inhibitors,
serine protease inhibitors, patatin, cystatin, and papain
inhibitors; ribosome-inactivating proteins (RIP) such as
ricin, corn-RIP, abrin, saporin, and briodin; steroid
metabolizing enzymes such as 3-hydroxysteroid oxidase,
ecdysteroid-UDP-glucosyltransferase, and cholesterol
oxidase; ecdysone inhibitors; HMG-CoA reductase; ion
channel inhibitors such as sodium channel inhibitors and
calcium channel inhibitors; juvenile hormone esterase;
diuretic hormone receptors; stilbene synthase; bibenzyl
syntase; chitinase; and glucanase.

The insecticidal toxin produced by such a genetically
modified plant also includes hybrid toxins of 2 or more
insecticidal proteins, and toxins in which a part of amino
acids constituting an insecticidal protein is deleted or
modified. The hybrid toxin is made by a new combination of
different domains of the insecticidal proteins by a genetic
engineering technique. An example of the toxin in which a
part of amino acids constituting an insecticidal protein is
deleted includes CrylAb in which a part of amino acids is
deleted. An example of the toxin in which a part of amino
acids constituting an insecticidal protein is modified

includes a toxin in which one or more of amino acids of a

4
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natural toxin are substituted.

Examples of these toxins and recombinant plants
capable of synthesizing these toxins are described in EP-A-
0 374 753, WO 93/07278, WO 95/34656, EP-A-0 427 52%, EP-A-
451 878, and WO 03/052073.

Toxins contained in these recombinant planis gives the
plants resistant to, particularly, Coleoptera pests,
Diptera pests, or Lepidoptera pests.

In addition, genetically modified plants containing
one or plural insecticidal pest-resistant genes and
expressing one or plural toxins have been already known,
and some of them are commercially available. Examples of
these genetically modified plants include YieldGard™ ({(corn
variety expressing CrylAb toxin), YieldGard Rootworm™
(corn variety expressing Cry3Bbl toxin), YieldGard Plus™
(corn variety expressing CrylAb and Cry3Bbl toxins),
Herculex I™ (corn variety expressing phosphinothricin N-
acetyltransferase (PAT) for imparting resistance to CrylfFa2
toxin and glufosinate), NuCOTN33B (cotton variety
expressing CrylAc toxin), Bollgard I™ (cotton variety
expressing CrylAc toxin), Bollgard II™ (cotton variety
expressing CrylAc and Cry2Ab toxins), VIPCOT™ (cotton

variety expressing VIP toxin), NewLeaf™

{potato variety
expressing Cry3A toxin), NatureGard™, Agrisure™ GT

Advantage (GA21 glyphosate resistance character),
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Agrisure™ CB Advantage (Btll corn borer (CB) character),
and Protecta™.

The above "crops" also include those to which the
ability to produce an anti-pathogenic substance having
selective activity has been imparted by a genetic
engineering technique.

As examples of the anti-pathogenic substance, a PR
protein is known (PRPs, EP-A-0 392 225). Such an anti-
pathogenic substance and a genetically modified plant
producing the same are described in EP-A-0 392 225, WO
95/33818, and EP-A-0 353 191.

Examples of the anti-pathogenic substance expressed in
such the genetically modified plant include ion channel
inhibitors such as sodium channel inhibitor, and caicium
channel inhibitor (KPl, KP4, KP6 toxins produced by viruses
are known); stilbene cynthase; bibenzyl cynthase;
chitinase; glucanase; PR protein; anti-pathogenic
substances produced by microorganisms such as peptide
antibiotics, heterocycle-containing antibioctics, and
protein factors involved in plant disease-resistance
{described in WO 03/000906}) .

Examples of plant diseases which can be controlled by
the present invention are not limited to, but include the
plants and diseases thereof as follows.

Rice: rice blast (Magnaporthe grisea), spot leaf blight
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(Cochliobolus miyabeanus), sheath blight (Rhizoctonia
solani), silly seedling (Gibberella fujikuroi};

Wheat, barley, etc.: powdery mildew (Erysiphe graminis),
red mold (Fusarium graminearum, F. avenacerum, F. culmorum,
Microdochium nivale), rust {(Puccinia striiformis, P.
graminis, P. recondita, P. hordei}, snow mold (Typhula sp.,
Micronectriella nivalis), loose smut (Ustilago tritici, U.
nuda), bunt (Tilletia caries), eyespot (Pseudocercosporella
herpotrichoides), scald disease (Rhynchosporium secalis),
leaf blight (Septoria tritici), spot blight (Leptospheeria
nodorum), net blotch (Pyrenophora teres Drechsler);

Citrus fruits: black spot disease (Diaporthe citri), scab
(Elsinoce fawcetti), fruit rot (Penicillium digitatum, P.
italicum);

Apple: blossom blight (Monilinia mali), decomposed disease
(Valsa ceratosperma), powdery mildew (Podosphaera
leucotricha), Alternaria blotch (Alternaria alternata apple
pathotype), scab (Venturia inaequalis}), anthrax
{Colletotrichum acutatum), crown rot (Phytophtora
cactorum) ;

Pear: scab (Venturia nashicola, V. pirina), purple blotch
(Alternaria alternata Japanese pear pathotype), frogeye
(Gymnosporangium haraeanum), fruit rot (Phytophtora
cactorum) ;

Peach: brown rot (Monilinia fructicola), black spot disease
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(Cladosporium carpophilum), Phomopsis rot (Phomopsis sp.);
Grape: eastern black disease (Elsinoe ampelina), nights
grapes rot (Glomerella cingulata), powdery mildew (Uncinula
necator), rust (Phakopsora ampelopsidis), black rot
(Guignardia bidwellii), downy mildew (Plasmopara viticola);
Persimmon: anthracnose {(Gloecsporium kaki), brown stem rot
(Cercospora kaki, Mycosphaerella nawae);

Cucurbit: anthracnose (Colletotrichum lagenarium), powdery
mildew (Sphaerotheca fuliginea), vine blight
(Mycosphaerella melonis), yellow vine disease (Fusarium
oxysporum), mildew (Pseudoperonospora cubensis),
Phytophtora rot (Phytophthora sp.), seedling damping-off
(Pythium sp.);

Tomato: ring spot disease (Alternaria solani), leaf mold
(Cladosporium fulvum), late blight (Phytophthora
infestans);

Eggplant: brown spot disease (Phomopsis vexans), powdery
mildew (Erysiphe cichoracearum);

Cruciferous vegetable: black spot disease (Alternaria
japonica), vitiligo (Cercosporella brassicae), clubroot
(Plasmodiophora brassicae), mildew (Peronospora
parasitica);

Leek rust (Puccinia allii), soybean purpura (Cercospora
kikuchii), eastern black disease (Elsinoe glycines}, black

spot disease (Diaporthe phaseolorum var. sojae), rust
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(Phakopsora pachyrhizi), plaque stalks (Phytophthora sojae),

bean anthracnose (Colletotrichum lindemthianum), peanut
black mildew (Cercospora personata), brown spot disease
(Cercospora arachidicola), blight (Sclerotium rolfsii);
Pea: powdery mildew {(Erysiphe pisi);

Potato: early blight (Alternaria scolani), late blight
(Phytophthora infestans), powder scab (Spongospora
subterranean f. sp. subterranea);

Strawberry: powdery mildew (Sphaerotheca humuli);

Tea: net rice disease (Exobasidium reticulatum), disease
victory (Elsinoe leucospila), ring leaf spot
{Pestalotiopsis sp.), anthracnose {(Colletotrichum theae-
sinensis);

Tabaco: frogeye (Alternaria longipes), powdery mildew
(Erysiphe cichoracearum), anthracnose (Colletotrichum
tabacum), mildew (Peronospora tabacina), black shank
(Phytophthora nicotianae);

Sugarbeet: brown spot (Cercospora beticola), leaf rot
(Thanatephorus cucumeris), root rot (Thanatephorus
cucumeris), black root rot (Aphanidermatum cochlioides);
Rose: black spot (Diplocarpon rosae}, powdery mildew
(Sphaerotheca pannosa);

Chrysanthemum: brown spot (Septoria chrysanthemi-indici),
white rust (Puccinia horiana);

Diseases caused by the genus Pythium of various crops

46
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(Pythium aphanidermatum, Pythium debarianum, Pythium
graminicola, Pythium irregulare, Pythium ultimum), gray
mold (Botrytis cinerea), white mold, Sclerotinia rot, stem,
rot, crown rot (Sclerotinia sclerotiorum, Sclerotinia
minor);

Radish: black spot disease (Alternaria brassicicola);
Turfgrass: dollar spot disease (Sclerotinia homeocarpa),
brown patch disease and large patch disease (Rhizoctonia
solani);

Banana: Sigatoka disease (Mycosphaerella fijiensis,
Mycosphaerella musicola, Pseudocercospora musae).

The present invention exhibits a particularly high
effect on gray mold, white mold, Sclerotinia rot, stem rot,
crown rot, brown rot, blossom blight, eyespot, and scald
disease of various crops, among the above plant diseases.

The weight ratio of the compound A and the compound I
contained in the present composition of the invention is
usually 0.025 : 1 to 20 : 1, preferably 0.05 : 1 to 5 : 1,
further preferably 0.05 : 1 to 0.25 : 1 (compound A
compound I).

The present composition may consist in compound A and
the compound I without addition of any other ingredients,
or may form a formulation in the form of a solid or liquid
formulation such as wettable powder, granulated wettable

powder, flowable, granules, dry flowable, emulsifiable
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concentrate, aqueocus liguid formulation, o0il solution,
smoking pesticide, and aerosol, microcapsules.

Usually, these formulafions can contain 0.1 to 99% by
weight, preferably 0.2 to 90% by weight of the compound A
and the compound I in total.

These formulations can be prepared, for example, by
mixing the compound A and the compound I with a solid
carrier, a liquid carrier, a gas carrier, and a surfactant
and, if necessary, adding auxiliary agents for formulations
such as a binder, a dispersant, and & stabilizer.

Examples of the solid carrier include fineliy divided
powders and particles of clays (e.g. kaolin, diatomaceous
earth, synthétic hydrous silicon oxide, Fubasami clay,
bentonite, or acid clay), talcs, other inorganic minerals
(e.g. sericite, quartz powder, sulfur powder, active carbon,
calcium carbonate, or hydrated silica), and the 1like.
Examples of the liquid carrier include water, alcohols (e.g.
methanol, or ethanol), ketones (e.g. acetone, or methyl
ethyl ketone), aromatic hydrocarbons (e.g. benzene, toluene,
Xylene, ethylbenzene, or methylnaphthalene), aliphatic
hydrocarbons (e.g. n-hexane, cylcohexanone, or kerosene),
esters (e.g. ethyl acetate, or butyl acetate), nitriles
(e.g. acetonitrile, or isobutylonitrile), ethers (e.gq.
dioxane, or diisopropyl ether), acid amides {(e.q.

dimethylformamide, or dimethylacetamide), and halogenated

4%
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hydrocarbons (e.g. dichloroethane, trichloroethylene, or
carbon tetrachloride).

Examples of the surfactant include alkylsulfates,
alkylsulfonates, alkylarylsulfonates, alkyl aryl ethers and
polyoxyethylenated compounds thereof, polyoxyethylene
glycol ethers, polyhydric alcohol esters, and sugar alcohol
derivatives.

Examples of other auxiliary agents for formulations
include a binder and a dispersant, specifically, casein,
gelatin, polysaccharides (e.g. starch, gum arabic,
cellulose derivatives, or alginic acid), lignin derivatives,
bentonite, sugars, synthetic water-soluble polymers (e.g.
polyvinyl alcohol, or polyvinylpyrrolidone, polyacrylic
acids), PAP (acidic isopropyl phosphate), BHT (2,6-di-tert-
butyl-4-methylphenol), BHA (mixture of 2-tert-butyl-4-
methoxyphenol and 3-tert-butyl-4-methoxyphenol}, wvegetable
0ils, mineral oils, and fatty acids and esters thereof.

The present compesition can also be prepared, for
example, by separately formulating the compound 2 and the
compound I into different formulations by the above
procedures, 1f necessary, further diluting each of them
with water, thereafter, mixing separately prepared
different formulations and dilute solutions.

In the present controlling method, respective

compounds may be applied to a plant, a seed of a plant or a
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land where the plant is grown, simultaneously or separately.

In the present controlling method, when the compound A
and the compound I are simultaneously applied to a plant, a
seed of a plant or a cropland, the present composition can
be applied, for example, by the following method.

The method of applying the present composition is not
particularly limited, as far as the present composition can
be substantially applied, and examples thereof include
treatment of a plant such as foliage spraying, treatment of
a land such as soil treatment, and treatment of a seed such
as seed disinfection.

While the application amount of the present

composition differs depending on various conditions such as

-a particular content ratio of the compound A and the

compound I, weather conditions, formulation form,
application period, application method, application place,
and subject disease, subject crop, the total amount of the
compound A and the compound I in the soil treatment is
usually 1 to 500 g, preferably 2 to 200 g per 1000 m®.
When the present composition is in the form of an
emulsifiable concentrate, wettable powder, suspension, or
the like, it is usually applied after diluting with water,
and the concentration thereof is usually 0.0005 to 2% by
weight, preferably 0.005 to 1% by weight of the compound A

and the compound I in total. When the present composition
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is in the form of dust, granules or the like, it is usually
applied as it is without dilution.

The above application amounf in treatment of a seed is
in the range of usually 0.001 to 10 g, preferably 0.01 to 1
g of the compound A and the compound T in total relative to
1 kg of a seed.

Further, in the present controlling method, when the
compound A and the compound I are separately applied to a
plant, a seed of a plant, or a cropland, both compounds may
be separately applied, for example, by the above methods,
and the application order of both compounds is not limited.
Application methods of both compounds may be the same or
different. The interval of applications between both of
them is, however, preferably shorter, and desirably within
one day.

The application amount of each compound differs
depending on various conditions such as a particular
application amount ratio of the compound A and the compound
I, weather conditions, formulation form, application period,
application method, application place, and subject disease,
subject crop and, the total amount of the compound (A) and
the compound I in the soil treatment is usually 1 to 500 g,
preferably 2 to 200 g per 1000 m®.

The weight ratio of the compound A and the compound I

to be applied separately is usually 0.125 : 1 to 20 : 1,
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preferably 0.25 : 1 to 10 : 1 (the compound A : the
compound I).

When both compounds are in the form of emulsifiable
concentrates, wettable powders, suspensions, or the like,
the concentration of each compound upon application is
usually 0.0005 to 1% by weight, preferably 0.005 to 0.5% by
weight, respectively, and when each compound is in the form
of dust, granules or the like, it is usually applied as it
is without dilution. In treatment of a seed, each of the
compound A and the compound I is applied in the range of
usually 0.001 to 5 g, preferably 0.01 to 0.5 g relative to
1 kg of a seed.

Furthermore, the present composition can be used
simultaneously with one or more fungicides, insecticides,
miticides, nematocides, herbicides, plant growth regulating
agents, fertilizers or soil improvers by mixing with them
or without mixing them.

The fungicides, insecticides, miticides, nematocides,
herbicides, plant growth regulating agents, fertilizers or
soil improvers described above can be the known ones.

Hereinafter, the present invention will be explained
in more detail by the following Formulation Examples, Test
Examples and Comparative Examples, but the present
invention is not limited to the following Examples. In the

following Examples, all the "parts" are by weight unless

NY2
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otherwise stated. The compound II-i and the compound II-ii
are as defined above. The compound III represents
dimoxystrobin, the compound IV represents trifloxystrobin,
the compound V represents azoxystrobin, and the compound VI
represents pyraclostrobin.

Formulation Example 1

Three parts of the compound I, 2 parts of the compound
II-i, the compound II-ii, the compound III, the compound IV,
the compound V or the compound VI, 14 parts of
polyoxyethylene styryl phenyl ether, 6 parts of calcium
dodecylbenzenesulfonate and 75 parts of xylene are
thoroughly mixed to prepare each emulsifiable concentrate.

Formulation Example 2

Five parts of the compound I, 5 parts of the compound
II-i, the compound II-ii, the compound IiII, the compound IV,
the compound V or the compound VI, 35 parts of a mixture oif
white carbon and a polyoxyethylene alkyl ether sulfate
ammonium salt (weight ratio 1 : 1) and 55 parts of water
are mixed, and pulverized by a wet grinding method to
prepare each flowable.

Formulation Example 3

Twenty parts Qf compound I, 1 part of the compound I1I-
i, the compound II-ii, the compound III, the compound IV,
the compound V or the compound VI, and 28.5 parts of an

aqueous solution containing 1.5 parts of sorbitan trioleate
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and 2 parts of polyvinyl alcohol are mixed, and pulverized
by a wet grinding method, 37.35 parts of an aqueous
sclution containing 0.05 part of xanthan gum and 0.1 part
of aluminum magnesium silicate is added thereto, and 10
parts of propylene glycol is further added, followed by
stirring and mixing to prepare each flowable.

Formulation Example 4

Three parts of compound I, 2 parts of the compound 1I1-
i, the compound II-ii, the compound 111, the compound IV,
the cémpound V or the compound VI, 1 part of synthetic
hydrous silicon oxide, 2 parts of calcium ligninsulfonate,
30 parts of bentonite and 62 parts of kaolin clay are
thoroughly ground and mixed. Water is added, and the
mixture is thoroughly kneaded, granulated, and dried to
prepare each granule.

Formulation Example 5

Eight parts of the compound I, 40 parits of the
compound II-i, the compound II-ii, the compound III, the
compound IV, the compound V or the compound VI, 3 parts of
calcium ligninsulfonate, 2 parts of sodium laurylsulfate,
and 45 parts of synthetic hydrous silicon oxide are
thoroughly ground and mixed to prepare each water
dispersible powder.

Formulation Example 6

Three parts of the compound I, 2 parts of the compound
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II-i, the compound II-ii, the compound IiiI, the compound IV,
the compound V or the compound VI, B85 parts of kaolin clay,
and 10 parts of talc are thoroughly ground and mixed to
prepare each dust formulation.
Test Example 1

A sand loam was charged into a plastic pot, and
cucumber (Sagamihanjiro) was seeded, and grown in a
greenhouse for 12 days. A flowable of the compound I, and
a flowable comprising any one of the compound II-i, the
compound II-ii, the compound III, the compound IV, the
compound V and the compound VI were diluted with water
separately, and they were tank-mixed to prepare a tank mix
solution having each predetermined concentration. The tank
mix solution was subjected to foliage spraying so that it
was sufficiently adhered to a leaf surface of the cucumber.
After spraying, the plant was air-dried, and a PDA medium
containing hyphae of Sclerotinia sclerotiorum was placed on
the cucumber leaf surface. After seeding, this was placed

under 12 °C and the high humidity for 6 days, the

controlling effect was investigated.

Separately, for comparison, each of the flowables was
diluted with water to prepare a water-diluted solution of
compounds I to VI having the predetermined concentration,
and the similar controlling test was carried out.

Further, for calculating a effective value, an onset
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examined) in each treatment group was determined.

The effective value was calculated by the Equation 1.
"Equation 1"

Effective value (%) = 100 x (A-B)/A

A: Onset area rate of non-treated group

B: Onset area rate of treated group

In general, an effective value expected in treatment
by mixing given two kinds of active ingredient compounds,
i.e., an expected effective value is calculated by a Colby
calculation equation of the Equation 2.
"Equation 2"

E =X+ Y - (XxY)}/100

X: Effective value obtazined by treatment with M ppm of
the compound I

Y: Effective value obtained by treatment with N ppm of
the compound II, III or IV

E: Effective value expected in treatment with M ppm of
the compound I and N ppm of the compound II, III or IV
(expected effective value)

In addition, a synergistic effect was shown herein by
a value calculated by the following Equation 3.
"Equation 3"

Synergistic effect = 100 x [ (actual effective

value) / (expected effective value))
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The results are shown in Table 1.

Table 1
Active .
. dient Actual Expected Svnerqistic
Test compound c;ggzxir;iion effective effective y;ifzc_‘
- value value BEELE
(ppm)
(Compound I) +
. .1+0. 4
(Compound II-i) 3.1+0.2 86 6 134
{Compound I} + 3 9
(Compound II-i) 3.140.8 91 81 112
{Compound I) + R
(Compound II-ii) 3.1+0.2 80 60 i33
{(Compound I} +
(Compound IT-ii) 3.140.8 86 71 121
(Compound I) + 3
(Compound I111) 3.1+40.2 83 62 134
{Compound I} + 2 5
(Compound IV) 3.1+0.2 88 0 i26
(Compound 1) + + N
(Compound V) 3.1+0.2 83 63 132
(Compound I) + 7 1
{Compound VI) 3.140.2 s0 0 123
{(Compound I) 3.1 58 - -
{(Compound II-i) 0.2 14 - -
{Compound II-i) 0.8 55 - -
{(Compound II-ii) 0.2 4 - -
{Compound II-ii) 0.8 31 - -
(Compound III) 0.2 9 - -
(Compound IV) 0.2 28 - -
{Compound V) 0.2 i0 - -
{Compound VI} 0.2 29 - -

Industrial Applicability

According to the present invention, it is possible to
provide a plant disease controlling composition showing
high plant disease controlling activity, and a method for

effectively controlling a plant disease.
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CLAIMS

1. A plant disease controlling composition
comprising, as active ingredients, a compound represented

5. by the formula (I):

CH; O

as well as at least one compound A selected from the group

consisting of dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,

pyraclostrobin, a compound represented by the formul§ (1I1)
10 and an agrochemically acceptable salt of the compound

represented by the formula (II):

R, Z
CH—C—Y
X
Z N(CHan-M—Q

wherein, R' represents a halogen atom, an optionally
substituted alkyl group, an alkoxy group, a haloalkoxy

15 group, an alkylthio group, an alkylsulfinyl group, an
alkylsulfonyl group, an optionally substituted amino group
or a nitro group, Q represents an optionally substituted

aryl group, an optionally substituted heterocyclic group, a
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mono- or di-substituted methyleneamino group, anp optionally
substituted alkyl group, an optionally substituted alkenyl
group, an optionally substituted alkynyl group, a
substituted carbonyl group or a substituted sulfonyl group,
X represents a hydrogen atom, a halogen atom, an optionally
substituted alkyl group, or an optionally substituted
hydroxy group, Y represents an optionally substituted
hydroxy group, an alkylthio group, or an optionally
substituted amino group, Z represents an oxygen atom or a
sulfur atom, M represents an oxygen atom, S{0O): (wherein I
represents an integer of 0, 1 or 2), NR? (wherein, R?
represents a hydrogen atom, an alkyl group or an acyl
group) or a single bond, and n represents an integer of 0,

1l or 2.

2. The plant controlling composition according to
claim 1, wherein the compound A is at least one compound
selected from the group consisting of dimoxystrobin,
trifloxystrobin, azoxystrobin, pyraclostrobin, a compound
represented by the formula (IIa):

HyCo

o o
VI w

CH—C—N—CH, .,
-3

(Da)
C—0C
H

H3C
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a compound represented by the formula (IIb):

H,C
~No o

H
T — e N] e (7
CH—C—N—CH, CH,

(1)

C—0
H,

HC ,

and an agrochemically acceptable salt of the compound

represented by the formula (IIa} or (IIb).

5
3. A method for controlling a plant disease, which
comprises applying a compound represented by the formula
(I):
H;C
CH; © 3‘
CH/CH?,
T 02w
C.Z""2 q
\\ N 57 ¢ 1)
T
NH- o ’
10 as well as at least one compound A selected from the group

consisting of dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,
pyraclostrobin, a compound represented by the formula (II)
and an agrochemically acceptable salt of the compound

represented by the formula (II}):



Il
CH—C—Y
X
(CHan—M—0Q

wherein R1, Q, X, Y, Z, M and n are as defined in claim 1,

to a plant, a seed of a plant or a cropland.
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ABSTRACT

There is provided a plant disease controlling

composition comprising, as active ingredients, a compound

) represented by the formula (I):
CH; O H3C\
cH—Chs
N Hs
\ N o
T
NH- o

as well as at least one compound A selected from the group

consisting of dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,

pyraclostrobin, a compound represented by the formula (II)
10 and an agrochemically acceptable salt of the compound

represented by the formula (II):

R, Z
CL——Q*_Y

X

Z O N(CHan-M—Q

wherein, R1l, Q, X, ¥, Z, M and n are as defined in the
description. Alsc provided is a method for controlling a

15 plant disease, which comprises applying the compound
represented by the formula (I) as well as at least one
gompound A seleeted from the group consisting of

dimoxystrobin, trifloxystrobin, azoxystrobin,
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pyraclostrobin, the compound represented by the formula
(IT) and an agrochemically acceptable salt of the compound
represented by the formula (II) to a plant, a seed of a

plant or a cropland.

6>
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NTA
COMPOSICION PARA CONTROLAR UNA ENFERMEDAD EN UNA PLA|
Y METODO PARA CONTROLAR ENFERMEDADES EN UNA PLANTA

MEMORIA DESCRIPTIVA
Campo técnico
La presente invencion esta relacionada con una composicidn controladora de

enfermedades en plantas y un método para controtar enfermedades en plantas.
. Antecedentes de la técnica

- Hasta la fecha, si bien se han desamollado diversos agentss qua controlan

enfermedades en las plantas (véase por ejemplo, WO 95/27683 A1, EP 477631 A, JP

2000-226374 A), siempre se demanda un agente’ controlador de enfermedades de las
plantas que tenga una actividad mas alta.

Divulgacion de la invencian

Un objetivo de la presente invencibn es proporcionasr una cAmposicidn
conroladora ds enfermedades de las planias que muestre una alta actividad
controladara de enfermedades de planias, y un méiodo para controlar en forma efectiva
una enfermedad en plantas.

Bajo estas circunstancias, los inventores de la presente han realizado estudios
intensivos y, a raiz de eilo, han descubierto que se puede obtener un efecto controlador
de enfermedades de las plantas excelente al aplicar un compuesto representado por la
siguiente férmula (I} y un compuesto especifico. Por consiguiente, se ha completado la
presente invencion.

Es decir, fa presente invencion praporciona:

(i) Una composicidn controladcra de enfermedades de plantas que comprende
como ingrediente activo, un compuesto representado por fa siguiente fbrmula' )

CHy O H3C|'
/CH’CH’
H2 CH,
| A"
\ s7 & o

LT

o



{(en adetante, denominado como el compuesto | en algunos casos), asi como al menos

un compuesto A seleccionado del grupo compuesto por dimoxiestrobina,
tifloxiestrobina, azoxiestrobina, piracloestrobina, y un compuesto representado por la
siguiente férmula () y una sal agroquimicamente aceptable def compuesto
representado por la férmula (i)
R, Z
I

CH—C—Y
st

X—:— (i

(CHap—M—Q

donde, R’ representa un atomo de haldgeno, un grupo alquilo opcionatmente sustituido,
un grupo alcoxi, un grupo haloalcox, un grupo alquiltio, un grupo alquitsutfinilo, un
grupo alquilsulfonilo, un grupo amino opcionalmente sustituido o un grupo nitro, Q
representa un grupo arilo opcionalmente sustituido, un grupo heteroclclico
opcionalmente sustituido, un grupo metilenamino mono - o disustituido, un grupo alquilo
opcionaimente sustituido, un grupo alguenilo opcionalmente sustituido, un grupo
alquinilo opcionalmente sustituido, un grupo carbonilo sustituido o un grupo sutfonilo
sustituido, X representa un 4tomo de hidrégeno, un dtomo de haldgeno, un grupo
alquilo opcionalmente sustituido, 0 un grupo hidroxd opcionalments sustituido, Y
representa un grupe hidroxi opcicnaimente sustituido, un grupo aiquiltic, 0 un grupo
amino opcionalimente sustituido, Z representa un atomo de oxigeno o un atomo de
azufre, M representa un dtormo de oxigeno, S(Q), (donde | representa un nimers entero
de 0, 1 6 2), NR? (donde, R® representa un 4tomo de hidrogeno, un grupo aiquiio o un
grupo acilo) o un enlace Gnico, y n representa un entero de 0, 1 6 2 ( en adelante,
denominado como el compuesto i en algunas casos) (en adelante, denominados como

la presente compasicién en algunos casos); y
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(6) un métedo para controlar una enfenmedad en plantas, que comprends aplicar

el compuesto | asf como al menos un compuesto A seleccionado del grupo compuesto '

por dimoxiestrobina, trifloxiestrobina, azoxiestrobina, piracicestrobina, el compuesto I y
la sal agroquimicamente aceptable de! compuesto representado por la témula (l) una
pianta, una semilla de ptanta o una tierra de cuitivo (en adelante, denominado como el
presente métoda controlador en algunaos casos).

De acuerdo a la presente invencién, se pueden proporcionar una composician
controladora de enfermedades de plantas que muestre una alta actividad controladora

de enfermedades de plantas, y un método para controlar en forma efectiva una
anfermedad de plantas.

El mejor modo de llevar a cabo la invencion

El compuesto | se desicrihe por ejemplo en JP 2000-226374 A. Se puede
sintetizar el compuesto, por ejempio, por medio del método_ descrito en la publicacién
antes mencionada, o a través de un método conacido.

La dimoxiestrobina, la trifloxiestrobina, ta azoxiestrobina, la piracloestrobina. et
compuesto U y las sales del compuesto (Il) que presentan una actividad inhibidora en un
complejo Iit de sistema de transporte de electrones. Estos compuestos muestran un

efecto controlador de enfermedades de una planta sinergisticamente con el compuesto
1.

Dimoxiestrobina es el nombre general de (aE)-2-{(2,5-dimetilfenoxi) metiffa-
(metoxiimino)-N-metilbenceno acetamino, el cual se describe en EP 4776831 A

Trifloxiestrobina es el nombre general de (E}metoximino{{E}a- [i{a.a,a-
trifluoro-m-iolil} etilidencaminooxi)- o-tolillacetato de metilo, el cual se describe, por
ejemplo, en las paginas 1074 a 1075 de la edicion N° 14 del Manual de Pesticidas.

Azoxiestrobina es el nombre general de (€)-2-{2-{6«2-cianofenoxi) plrimidin-4-
iloxd] fenil}-3-metoxiacrilato de metilo, e cual se describe, por ejemplo, en las paginas

54 a 56 de 1a edicidn N° 14 del Manual de Pesticidas.
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Piracioestrobina es el nombre general de 2-{[1-{4-clorofenil} 1H-pirazol-3-
itoximetififenil] (N-metoxi)carbamato de metilo, el cual se describe por ejemplo, en las
paginas 900 a 801 de la edicién N° 14 del Manual de Pesticidas.

El compuesto |i y una sal agroquimicamente aceptable del mismo se describen
en WO 95/27663 A1.

Se pueden preéarar estos compuestos respectivos mediante los métodos
descritos en las publicaciones antes mencicnadasg, © en un método conocido,

Segln se usa en la presente, I3 sal agroquimicamente aceptable se puede
aplicar como un producto agroquimico ¢ una maleria piima para un producto
agroquimicoe,

El compuesto 1}, es representade por la férmuta (H). Ejemplos del “4tomo de
halégeno” reprasentado por R incluyen fliior, cloro, bromo y yodo.

Ejemplos del "grupo alquilo” representado por R incluyen un grupo aiguilo que
tiene 1 a 8 dtomos de carbono. Ejemplos del grupo alquilo incluyen un grupo metiio, un
grupo etilo, un grupo propilo, un grupo isopropilo, un grupo butilo, un grupo iscbutilo. un
grupo terc.- butilo, un grupo pentito, y un grupo hexito.

Entre ellos, se prefiere un grupo alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono, y
son baniculannéme preferidos un grupo metilo y un grupa etilo.

Ejemplos d_ei sustituyenta del “grupo alquiio opcionalmente sustituido” incluyen un
atomo de halbgeno (por ejemplo fliior, cloro, bromo, yodo, de preferencia flior), un
grupo alcoxi que tiene 1 a 8, de preferencia, 1 a 4 dtomos de carbono (por ejemplo,
grupo metoxi, grupo etoxi, grupo propoxi 6 gnipo butoxi)

Ejemplos del *grupo alquilo sustituido” incluyen un grupo haloalquilo (por ejemplo
"grupo diflucrometilo, grupo triftuoremetilo, grupo clorometilo, grupo 2-bromoetilo ¢ grupo
2,3- dicloropropilo) y un grupo alcoxialquilo (por. ejempio, grupo metoximetilo, grupo
atoximetilo 6 grupo méioxieﬁb). Como grupo haloalquilo, se préﬁere un grupo

fluoroaiquilo - que tiene 1 a 4 atomos de carbono, y se prefiere mas un grupo

~ZAU.
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triflucrometile. Como el grupo alcoxialquilo, se prefiere un grupo alcoxialquilo que tiene
1 a 3 atomas de carbono en total, y se prefiere més un grupo metoximetilo.

Ejemplos del "grupo alcoxi® representado por R’ incluyen un grupo alcoxi que
tiens 1 a 8 dtomos de carbono, de preferencia, un grupo alcoxi que tiene 4 a 4 Atomos
de carbono tal como un grupa metoxi, un grupo etoxi & un grupo Propoxi.

Ejemplos del “grupo haloalcoxi” representado peor R’ incluyen un grupo haloalcoxi
que tiene 1 a 8 Atomos de carbono, de preferencia un grupo haloalcoxi que tiene 1 a 4

atomos de carbono, con mayor preferencia un grupo fluoroalcoxi que tiene 1 a 4 Atomos
de carbono.

Eiomplos de! “grupe alquiltio® representado por R' incluyen un grupo alquiltio que
tiene 1 a 8 , de preferencia 1 a 4 dtomos de carbono, especificamnente, un grupo
meliltio, un grupo etittio, un grupo propittio y un grupo butiltio.

Entra ellos, se prefiere un grupo metittio.

Ejemplos del “grupo alquilsulfinile® representado por R' incluyen un grupo
alquilsuffinilo que tiene 1 a 8, de preferencia 1 a 4 4tomos-de carbono, especificamente,
un grupo metilsulfinilo, un grupe etilsutfinilo, y un grupo propitsufinilo.

Entre ellas, se prefiere un grupo metiisuffinilo.

Ejemplos de! *grupo alquilsulfonilo® representado por R’ incluyen un grupo
alquilsulfonilo que tiene 1 a 8, de preferencia 1 a 4 atomos de carbono,
especificamente, un grupo metilsuifoniio, un grupo etilsulfonilo, y un grupo
propilsutfonilo.

Entre elios, se prefiere un grupo metiisulfonilo.

Ejemplos dei "grupo amino opcionalmente sustituido” representado por R’
incluyen un grupo amino, un grupo amino mono- o disustituido con un grupo alquilo que
tiene 1 a 8, de preferencia 1 a 4 atomos de carbono (par ejemplo monometiamino,
dimetilamino 6 monoetilamino) un grupo amino snono-sustituido con un grupo fomitlo. y

un grupo amino mono-sustituido con un grupo aiquilcarbonilo que tiene 2 a 8, de
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preferancia, 2 a 4 &tomes de carbono (por ejemplo, grupo metilcarbonilamino). Entre
ellos, se prefiere un grupo amino sustituido con un grupo alquilo que tiene 1 a 4 4tomos
de carbono, y se prefiers en fqrma particular un grupe monomatilamino.

Ejemplos preferidos de R' incluyen un atomo de haldgeno, un grupo alquilo, un
grupo haloalguilo, un grupo alcoxalquilo, un grupo hidroxi, un grupo alcox, un grupo
alqueniloxi, un grupo alquiniloxi, un grupo haioalcoxi, un grupo hatoalquenilox, un
grupo haloalquiniloxi, un grupo alcoxialcoxi, un grupo alquilcarboniloxi, un grupo
(alquiltio)carboniloxi, un grupo alquilsuffoniloxi, un grupo arilsulfoniloxi, un grupo
carbamoiloxi mono- o dialquit-sustituido, un grupo arilox, un grupo alquittio, un grupo
alquilsuffinilo, un grupo alquilsulfonilo, un grupo amino opcionalments sustituido con un
grupo alquilo, un grupo nitro, y un grupo tetrahidropiraniloxi. Ejemplos con mayor
preferencia incluyen un étom6 de halbgeno, un .gmpo alcoxi C1-C4, un grupo halcalcoxi
C1-C4 y un grupo hidroxi. Entre eflos, se prefieren mas un grupo alcoxi C1-C4, y un

grupe haloalcoxi C1-C4; se prefieren de manera particutar un grupo metoxi, un grupo

etoxi, y un grupo diffuorometilo, y un grupe metoxi es el que goza de la mayor

preferencia.

Ejemplos del "gnipo arilo opcionalmente sustituido® representado por Q incluyen.

un arilo que tiene 6 a 14 atomos de carbono como por ejemplo, un grupo fenilo, y un
grupo naflito.

Cuando el grupo arilo es sustituido, ejemplos de sustituyentes incluyen un grupo
alquilo inferior (por ejemplo, grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo ¢ grupo butile un
grupo alquenilo inferior (por ejemplo, grupo vinito, grupo alilo 6 grupo crofilo), un grupo
alquinilo inferior (por ejemplo, grupo etinilo, grupo propargilo 6 grupo butinilo) un grupo
cicioalquilo (por ejfemplo, grupo ciclopropilo, grupo ciclopentilo 6 grupo cicichexdlo), un
grupo aicoxi inferior alquilo inferior (por ejemplo, grupo metoximetilo, grupo etoximetilo &

grupo 2-metoxietilo). grupo cicloalgquenilo (por ejemplo, grupo ciclopentenilo & grupo

ciclohexenilo) un grupo alcanoilo inferior (por ejemplo, grupo acetilo, grupo pmpionilo, o
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grupo isobutiriio) un grupo alquilsifio inferior (por ejemplo, grupo timetilsililo, grupo
tristilsililo, grupo tripropilsifiio 6 grupo tributilsililo) un grupo halo (inferior)alquilo (por
ejemplo, grupo difiuorometilo, grupo tifluorometilo, grupo dorometilo, grupo 2-
bromoetilo 6 grupo 2,3-dicloropropilo), un grupo dialquilo (inferior) amino (por ejemplo,
grupe dirnetilamino 6 grupo dietilamino), un grupo fenilo, un grupo fenil aiquito (inferior)
(por ejemplo, grupo bencilo 6 grupo fenetile), un grupo fenil alquenilo (inferior) (por
ejemplo, grupo estirile 6 grupo cinamilo), un grupo furil aiquilo (inferior) {por ejempio,
grupe 3-furiimetiio 6 grupo 2-furiletilo) un grupo furil alquenio (inferior) (por ejemplo.
grupo 3-furilvinilo 6 grupo 2 furilafilo) un atomo de haldgeno {por ejemplo, fldor, cloro,
bromo, yodo), un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo alquiltio inferior (por ejemplo,
grupo mefiltio, grupo etiltio 6 grupo propiltin). un grupo alcoxicarbonilo inferior (por
ejemplo, grupo metoxicarbonilo, grupo etoxicarbonilo o grupo propexicarbonilo), un
grupo formilo, un grupo amino, un grupo menoalquil (inferior) amino (por ejemplo, grupo
metilamino ¢ grupo etilamineo), -OR {donde R es un &tomo de hidrégeno, un grupo
alquilo inferior (por ejemnplo, grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo & grupo butilo), un
grupo alquenilo inferior (por ejemplo, grupo vinilo, grupo alilo 6 grupo crotilo), un grupo
alquinilo inferior (por ejemplo, grupa etinilo, grupo 2-propinilo 6 grupo 3-butiniie), un
grupo halo alquilo (inferior) (por ejemplo, grupo difluorometilo, grupo trifluorometilo,
grupo clorometilo, grupo 2-bromoetiio 6 grupo 2,3-dicloropropiio), un grupo akcanoilo
inferl:or (por ejemplo, grupo acetito, grupo propionilo 6 grupo butirilo), un grupo fenilo, un
grupo alcoxifenilo inferior (par eiemplo, grupo 3-metoxifenilo 6 grupo 4-etaxifenilo), un
grupo nitrofenilo (por.ejemplo, grupo 3-nitrofenilo 6 grupo 4-nitrofenito), un grupo fenil
alquilo (infericr) (por ejemplo, grupo bencilo, grupo fenetilo, grupo fenilpropiio), un gnupo
cianofenil alquilo (inferior)  (por ejemplo, grupo 3-cianofenitmetilo, grupo 4
cianofeniletilo), un grupo benzoilo, un grupo tetrahidropiranilo, un érupo piridilo, un

grupo triﬂuoromeﬁtpmdﬁio, un grupo pirimidinito, un grupo benzotiazofilo, un grupo

quinolilo, un grupo benzoil alquilo (inferior) {por ejemplo, grupo benzoilmetilo ¢ %ua—.-‘

20



benzoiletito), un grupo bencenosulfonilo, o un grupo
{por

alquilbenceno sulfonil inferior
sjemplo, grupo toluenasulfonilo)}] y -CH,-G-R' [donde G es -O-, -S-, 0 -NR"-
{donde R" es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo inferior), y R’ es un grupo fenilo,
un grupo halofenilo (por ejemplo, grupe 2-clorofenilo 6 grupo 4-flucrofenila), un grupo
alcoxifenilo inferior (por ejemplo, grupo 2-metoxifenilo & grupo 4-etoxifenilo), un grupo
piridilo, o un grupo pirimidinilo}.

Estos sustituyentes pueden estar en cualquier posicion de! anillo. El nimero de
sustituyentes es de 1 a 5, de preferencia de 1 a 4, y con mayor preferencia, de 1a 3.
Cuando hay sustituyentes plurales, éstos pueden ser los mismos o diferentes.

Segun se usa en la presente, el ténmino “inferior” significa 1 a 8, de preferencia 1
a 6, con mayor preferencia, 1 a 4 atomos de carbono.

El "grupoe arilo apcionalmente sustituido™ representado por Q es, de preferencia,
un gnipo fenilo optionalmente sustituido, con mayor preferencia, un grupo fenilo
opcionalmente sustituido con un dtome de haldgeno, un grups metio, un grupoe
triﬂuoromﬁl.o 0 un grupo metoxi, con mayor preferencia, un grupo _2,5—dirﬁetilfenilo.

Ejemplos del “grupo heterociclico opcionalmente sustituido™ representado por Q
incluyen un grupo heterociclico de 5 a 7 eslabones que contienen 1 a 4 heterodtomos
seleccionados de nitrégeno, oxigeno y azufre como atomo(s) que constituyen el anilto.
Estos grupos heteroclclicos pueden formar un aniilo fusionado con ofro heterocicio o un
anillo benceno.

Especificamente, ejemplos del mismo incluyen un grupo pindilo (pot ejemplo,
grupo piridin-2-ilo, grupo piridin-3-iio) un grupo pirimidiniio {por ejemplo, grupo pirimidin-
4-jo, grupa pirimidin-2-lo), un grupo quinotilo (por ejemplo, grupo quinalin4-lo); - un
grupo quinazotinilo (pos ejemplo, grupo quinazolin-4-ilo), un grupo bonzotiazollo (por

ejemplo, grupo benzotiazot-2-l0), y un grupo pirazalilo (por ejemplo, grupo pirazol-5-0),

estando cada uno opcionaimente sustituido.

Entre eilos, se prefiers un grupo piridilo opcionalmente sustituido.
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Cuando estos grupos heterocicticos estan sustituidos, ejemplos del sustituyants
incluyen grupos ejemplificados come los del grupo arilo representado pos Q.

Entre ellos, se prefieren un 4tomo de haldgeno, un grupo halo alquilo (inferior),
un grupo alcoxd, un grupo alcoxicarbenilo y un grupo formilo; se prefieren mas un itomo
de halégeno y un grupo flucroalquilo C1-C4, y se prefiaren mas atén un atomo de cloro
y un grupo trifluorometilo.

Estos sustituyentes pueden estar en cualquier posicion(s) del heterociclo. El
haterociclo tiena 1 a 5, de preferencia 1 a 4, con mayor preferencia, 1 a 3 sustituyentes.
Cuando hay sustituyentes plurales, estos pueden ser los mismos o diferentes.

El “grupo metilencamino mono-sustituido o di-sustituido” representado por Q es

representado, por ejemple por fa siguiente formula (a):

Ry (a)

donde R'? y R™ representan en forma independiente un atomo de hidrégano, un grupo
alquilo opcicnalmente sustituido, un grupo acilo, un grupo alquiltio, un grupo
alquilsulfinilo, un grupo alquitsutfonilo, un grupo amino opcdionaimente sustituido, un
grupo cicloalquilo, un grupo arilo opcionalmente sustituido, © un grupo heterociclico
opcionalmente sustituido, o R'? ¥ R™ juntos forman un monocicio o un policicio que
contienan en forma opcional hetero atomo(s) (siem_pre que se excluya el caso donde
Ry R" son al mismo tiempo un atomo de hidrégeno. ).

En la formula (a), ejemples del “grupe alquilo opcionalmente sustituido”

representado por R'2 o R™ incluyen los mismos grupss que el "grupo alquilo® o e

“grupo alquilo sustituido® representado por R' antes mencionado, Entre eflos, se
prefieren un grupo metilo y un grupo etilo.
Ejemplos del “grupo acilo” representado por R'? o R™ induyen un grupo

alquilcarbonilo, y un grupo ariicarbonilo. Ejemplos de grupos alquilcarbonilo mduya\un
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grupo (alquilo C1 - C6) carbonilo, de preferencia, un grupo (alquilo C1 - C4) carbonilo
como por ejemplo, un grupo acetilo, un grupo triflucroacetilo, un grupo gropionito, y un
grupo butirfo. Ejempios del grupo arilcarbonilo incluyen un grupo (arilo C6 - C14)
carbonilo como por ejemplo, un grupo benzaiio, y un grupo nafloilo,

Ejemplos del “grupo alquiltio®, "grupo alquilsutfinilo®, "grupo akquilsulfonilo”, y
“grupo amino opcionalments sustituido® representado pc;r R'? 0 R incluyen aguelos
mencionados como R'.

Ejemplos del "grupo cicloalquilo™ representado per R'2 o R'? incluyen un grupo
cicloalquilo que tiene 3 a 7, de preferencia 5 a 6 Atomos de carbono, especificamente,
un grupo ciclopropilo, un grupo ciclobutilo, un grupo ciclapentilo, un grupo ciciohexilo, y
un grupo ciclaheptilo.

Ejemplos de *grupo arilo opcionalmente sustituido” representado por R o R"
incluyen un grupo arilo C6 - C14, especificamente, un grupo fenilo, un grupo naftilo,
(grupo 1-naftilo), y un grupo fiuarenilo. Entre ellos, se prefiere un grupo fenilo.

El grupe arilo puede estar sustituido en cualquier posicitn pesible del anillo det
mismo, ¥ el nimero de sustituyentes es de 1 a 3. Ejemplos de sustituyentes incluyen
un atomo de haldgeno, un grupo aiguilo opcionalmente sustituido, un grupo hidroxi
opcionalmente sustituido, un grupe alquiltio, un grupo amino opcionatmente sustituido,
un grupo nitro, un grupo fenito, y un grupo cianoe.

Eiemplos del 4tomo de halégeno como sustituyente del “grupo arilo
opcicnalments sustituido” representado por R*Z? o R'™ indluyen flizor, cloro, bromo y
yodo: .

Ejemplos del grupo alquilo cpcionaimente sustituido, como el sustituyente del
"grupo arilo opcionalmente sustituido® representado por R* o R™ incluyen el mismo
grupo que el “grupo alquilo opcionalmente sustituido® representado por R}, Entre ellos,
se prefiare un grupo alquilo o un grupo halcalquilo, y se prefiere en forma particular un
grupo metilo o un grupo triftuorometilo.
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Ejemplos del grupo hidroxi opcionalmente sustituido como el sustituyente del
“grupo arilo opcionalmente sustituido® representado par R'? o R' incluyen un grupo
hidroxi, un grupo alcoxi, un grupo aiqueniloxi, un grupo alquiniloxi, un grupo haloalcoxd,
Y un grupo ariloxi.

Ejemplos det grupo alcoxi incluyen un grupo alcoxi que tiene 1 a 8, de preferencia
1 a 4 atomos de carbono, especificamente, un grupo metoxi, un grupo etoxd, un grupo
propoxi, y un grupo butoxi. Entre ellos, se prefiere un grupo metoxi.

Ejemplos del grupo alqueniloxi incluyen un grupo alqueniloxi que tiene 2 a 8, de
preferencia 2 a 4 dtomos de carbono, especificamente, un grupo viniloxi. un grupo
aliloxi, y un grupo crotiloxi. Entre ellos, se prefiere un gnupo alitoxi.

Ejemplos del grupo alquiniloxi incluyen un grupo alquiniloxi que tiene 2 a 8, de
preferencia 2 a 4 stomos de carbono, especificamente, un grupo etiniloxi, un grupo
propargiloxi, y un grupo butiniloxi. Entre ellos, se prefiere un grupa propargilox.

Ejemplos del grupo haloalcox incluyen el grupo alcoxi antes mencionado
sustituido con por 1o menos un dtomo de haldgeno (por ejemplo, flior, cloro, bromo,
yodo), especiﬁmmente: un grupo diffucrometoxi, un grupo triflucrometio y un grupo
clorometoxi. Entre etllos, se prefiere un grupo difluorometoxi.

Ejemplos del grupo arloxi incluyen un grupo ariloxi que tiene 8 a 12, de
preferencia 6 a 8 dtomos de carbono, especificamente, un grupo fenoxi, y un grupo
naftoxi.

Ejemplos del grupo atquiltio como el sustituyente del “grupo arilo opcionalmente
sustituido® representado por R'2 o R' incluyen un grupo alquiitio que tiene 1 a 8, de
preferencia 1 a 4, con mayor preferencia 1 a 2 4tomos de carbono.

Ejemplos de dicho grupo alquiltic incluyen, especificamente, un grupo metittio, un

grupo etittio, un grupo propittio, y un grupo butiltic. Entre ellos, se prefiere un grupo
metiltio.
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Ejempios del grupo amino opcicnalmente sustituido como el susfituyente del
"grupo arlo opcionalmente sustituido” representado por R'2 o R™ incluyen un grupo
amino, y un grupo amino mono- o disustitvido con un grupo alquilo que tiene 1 a 8, de
preferencia 1 a 4 atomos de carbono {por ejemplo, grupo monomsetilamino, grupo
dimetitamino 6 grupo monoetilamino)

Ejemplos del "grupo heterociclico opcionalmente sustituido™ representado por R'?
o R™ incluyen un grupo heterociclico que contiene 1 a 4, de preferencia 1 a 2 hetero
atomos (por ejempio oxigeno, nitrdgeno, azufre) en un anillo. Estos grupos
heteraciclicos pueden tener un entace en cualquier posicién posible del andlo. Ejemplos
del grupe heterociclico incluyen un grupe piridilo, un grupo piridazinito', un grupo
pirazoiilo, un grupo pirimidinilo, un grupo furilo, un grupo tienile, un grupo oxazofilo, un
grupo isoxazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo quinolilo, un grupo quinazofinilo, un
grupo pirazZinilo, un grupo morfolino, y un grupo piperazinilo. Entre ellos, se prefieren un
grupo furilo (por ejemplo, grupo 2-furilo), un grupe tienilo (por ejemplo, grupo 2-ienilo),
Un grupo piridilo (por ejemplo, grupo 2-piridilo), un grupo pirazinilo (por ejemplo, grupo
2-pirazinilo), un gnapo pirimidinilo (por elemplo, grupo 2-primidilo), y un grupo morfolino.
El grupo heterociclico puede estar sustituido, y ejemplos del sustituyente incluyen el
mismo grupo que el sustituyente del "grupo arilo opcionalmente sustituido® representado
por R"2 o R",

El *monociclo o policicio formado uniendo R'? o R™ que contiene opcionalmente
un hetero atomo es un anillo de 4 a 8 eslabones que contiene de manera opcional un
hetero atomo (par ejemplo, oxigeno, nitrégeno, azufre), que esta formado por R' o R
junto con un 4tomo de carbono al cual estan unides. El anillo puede formar un anilio
fusionado con otro anillo. Ejemplos del anillo incluyen ciclopentano, ciciohexano,
indano, 1,2,34-tetrahidro  naftaleno, 5,6.7.8-tetrahidro  quinclina, vy 4,56,7-
tetrahidrobenzo [b] furano. Estos anillos pueden tener un enlace divalente en cualquier

posicidn posible de los mismos.

35



Eiemplos del grupo alquile  del “grupo alquiio opcicnalments sustituido”
representado por Q incluyen el grupo alquilo representado por R' antes mencicnado.

Ejemplos de! grupo alqueniio de} “grupo alquenilo opcionalmente sustituido®
representado por Q inciuyen un grupo alquenilo que tiene 2 a 8, de preferencia 3 a 8
dtomos de carbono, especificamente, un grupo alio, un grupo propenilo, un gnupo
isopropeniio, uﬁ grupo butenilo, un grupo isobutenilo, un grupo pentsnilo, un grupo
hexenilo, y un grupo hexadieniio.

Ejemplos del grupe alguinilo del "grupo alquinilo opcionalmente sustituido®
representado por Q incluyen un grupoe alquinilo que tiene 2 a 6, de preferencia 2 a 4
atomos de carbono, especificamente. un grupo propargilo, un grupo etinilo, y un g.rupo
butinilo. Ejemplos de! sustituyente cuando estos grupo alquilo. grupe alquenilo, y grupo
alquinilo estan sustituidos incluyen un &tomo de halégeno, un grupo, akoxi, un grupo
alquittio, un grupo a%quﬂsmﬁniio, un grupo alquilsulfonilo, v un grupo amino sustituido,
estando cada uno sefialado como R', como también un grupo fenil opcionalmente
sustitido, un grupo nafililo opcionalmente sustituido, .y un grupo heterociclico
opcicnaimente sustituido, estando cada uno sefialado como Q.

Ejemplos del “grupo carbonito sustituido” representado por Q incluyen un grupo
alquilcarbonilo, un grupo fenilcarbonile, un grupo naftilcarbonilo, y un grupo carbonio
enlazado con un grupo heterocic_ﬁco. )

Ejemplos del *grupo sulfonilo sustituido” representada por Q incluyen un grupo
alquilsulfonilo, un grupo fenitsulfonilo, un grupo naftilsuifonito, y un gfupo sulfonilo
enlazado con un grupo heterociclico.

El sustituyente en el "grupo sulfonilo sustituido® y el "grupo carbonilo sustituide®
puede también tener sustituyente(s). Por ejemplo, cada grupo alquilo en el grupe
alquilcarbonilo y el grupo alquilsutfonilo puede estar sustituido.

Ejemplos del sustituyente en e “grupo carbonilo sustituido” y el “grupo suffonilo

sustituido” representado por Q :tncluyen un grupo alquilo opcionalmente sustituido, un

-
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grupo fenilo opcionalmente sustituido, un grupo nafiilo opcionatments sustituido y un
grupo heterociclico opcionalmente sustituido.

Ejemplos de! "grupo alquilo opcionalmente sustituido” en el “grupo carbanilo
sustituido® o en el “grupo sulfonilo sustituido” incluyen aquellos grupos sefialados como
R'.

Eiempios del grupo fenilc opcionaimente sustituido, det grupe naftilo
opcionalmente sustituido, y del grupo heterociclico opcionalmente sustituido en el
“grupo carbonilo sustituido® o “grupo suffonilo sustituido™ incluyen aquéllos grupos
sefialados como Q, respectivaments. -

En la presente invencién, Q es de preferancia un grupo fenilo opcionatmente
sustituido, con mayor preferencia un grupe fenilo opcionatmente sustituido con un
atomo de halégeno, un grupo metito, un grupo triflusrometilo o un grupo metoxi, y con
mayor preferencia adn, un grupo fenilo, un grupo 2-metilfenilo, o un grupo 2.5
dimetitfenilo, y con parti_cular preferenda; un grupo 2,5-dimetilfenilo.

X representa un dtomo de hidrégeno, un atomo de haldgeno, un grupo alquile
opcionalmente sustituido, o un grupo hidroxi opcionalmente sustituido. Es dedir, un
grupo fenilena en la férmuta (if) puede estar no sustituido (cuando X es un atomo de
hidrégeno), o puede estar sustituido en cualquier posicibn con un sustituyente
seleccionado de un datomo haldgeno, un grupo alquilo opcionalmente sustituido y un
grupo hidroxi opcionalmente sustituido,

Ejemplos del "atomo de halégeno® o del "grupo alquilo opcionalmente sustituido®
repr&senta&o por X incluyen aquellos grupes seialados como R'.

Ejemplos del "grupo hidroxi opcionalmente sustituido® representado por X
incluyen un grupo hidroxi, un grupo afcoxi opcicnalmente sustituido. un grupo
alqueniloxi opcionalmente sustituido, un grupo alquiniloxi opcionalmente sustituido, un

grupo alquilcarboniloxi, un grupo (alquiltio)carboniloxi, un grupo alquilsuifoniloxi, un
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grupo ariisulfoniloxi, un grupo carbamoiloxi mono- a di-alquilo sustituido, un grupo
aritoxi, y un grupo tetrahidropiraniloxi.

Ejemplos del sustituyenta del “grupo hidroxi opcionalmente sustituido® induyen
un grupo alquilo, un grupo alun;»nilo. un grupo alquinilo, un grupo (alquilticjcarbonito, un
grupo alquilcarbonilo, un grupo alquilsulfonilo un grupo arilsutfonilo, un grupo
carbamoilo mono- o di-alquilo sustituido, un grupo arilo, y un grupo tetrahidropiranilo.
Entre estos grupos, un grupo alquilo, un grupe alquenilo y un grupo aiquinilo pueden
estar s'usﬁtuidos con un dtomo de haldgeno (por ejemplo fitor, cloro, bromo, yodo, de

preferencia, flior), o un grupo alcoxi que tiene 1 a 8, de preferencia, 1 a 4 dtomos de
carbono.

X es preferentemente un atomo de hidrégeno.

Ejemplos del "grupo hidroxi opcionaimente sustituido® representade por Y
incluyen aquellos grupos sefalados como X.

Ejemplos del “grupo alquiltio” representado por Y incluyen aqueflos sefalados

como R'.

El "grupo amino opcionalmente sustituido” representado por Y es representado,

por ejemplo, por la siguiente fomula (Il

-NR*R® awy
donde R® representa un atomo de hidrébgeno o un grupo alquilo; R® representa un
&tomo de hidrégeno, un grupo alquilo o un grupo hidroxialquilo.

Ejemplos del “grupo alquile” representade por R® o RS, y el “grupo alquilo” det
“grupo hidroxialquilo™ representado por R? incluyen aquelios sefiatados como R'. De
preferencia, RS y R® los que son iguales o diferentes, son un 4tomo de hidrégeno o un
grupo alquilo (de preferencia, un grupo metilo).

Ejemplos de Y incluyen, de preferencia, un grupo alcoxi C1 - C3 y un grupo
representado por 1a férmula (1), con mayor preferencia, un grupo metoxi © un grupo

meno-alquilamino €1 - C3 ( de preferendia, grupo monemetitamino).
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2 es preferentemente un 4tomo de oxigeno.

M es, de preferencia, un atomo de oxigeno, un &tomo de aafre o NR? (R?
representa un atemo de hidrégeno, un grupo alguilo o un grupo acilo), con mayor

preferencia, un atomo de oxigeno,

Eiemplos de “grupo alquiio® representado por R? incluyen aqueflos grupos
sefialados como R'.

Entre elios, se prefiere un grupo metilo.
Ejemplos de “grupo acilo” representado por R? incluyen un grupo formilo, un
grupo alquilcarbonilo que contiene un grupo alguito que tiene 1 a 8, de preferencia, .1 a

4 dtomos de carbono (por ejemplo, grupo acetilo, grupo propionilo, grupo butirilo); un
grupo ben_zoilo.

Entre ellos, se prefiere un grupo acetilo.
n es, de preferencia, 0 6 1, con mayor preferencia, 1.

En la presente invencién, el compuesto |l preferible es representade por 1a
formula (1), donde,

R' es un atomo haldgeno, un grupo alcoxi C1 - C4, o un grupo haloaleox C1 -
C4,

Q es un grupo fenilo opcionalmente sustituido con al menos un sustituyenta
seleccionado del grupo compuesto por un atomo de halkdgeno, un gripo metilo, un
grupo trifiuorometiio y un grupo metoxi.

X es un stemo de hidrdgeno,

Y es un grupo amino opcionalmente sustifiiido con al menos un grupo alquilo C1
- C3, o un grupo alcoxi C1 - C4,

Z es un atomo de oxiéeno.

M es un atomo de oxigeno, y

nes un numero entero de 1.

Un compuesto que se prefiere mas es representado por la férmuta (il), donde,
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R’ es un grupo metoxi, un grupe etoxi o un grupo difluctometox,

Q es un grupo fenilo, un grupo 2-metitfenito o un grupo 2,5-dimetifenio,
X 25 un dtomo de hidrogeno,

Y es un grupo metilamino, 6 un grupo metoxi,
Z es un dtomo de oxigeno,

M es un dtomo de oxigeno, y

nes un numero entera de 1.

Un compuesto que se prefiere mas es representado por la formula (1), donde,
R' es un grupo metoxi,

Q es un grupo 2,5-dimetitfenilo,

X es atomo de hidrégeno,

Y es un grupo metilamino,

Z es un dtomo de oxigeno,

M es un atomo de oxigeno, y

nes un numero entero de 1.

Cada uno de los compuesios representados por la férmula (Il) y una sal
agroquimicamente aceptable de ios mismos indduye uno o mas fipos de
esterecisdmercs como por ejemplo, un isémero dptico, y Un isémero geométrico en
base a un atomo de carbono asimélrico y un eniace doble, en algunos casos. Dichos
isdmeros y una mezcla de los mismos todos caen dentro del alcance de la presente
invencién.

Algunos de los compuestos representados por la formula (i) y una sal
agroquimicamente aceptable de los mismos adoptan formas de sotvato (por ejemplo,
hidrato). Estas formas caen dentro del alcance de la presente invencion.

Algunos de los compuestos representados por la fmula (i) y una sal
agroquimicamente aceptable de los mismos adoptan formas de cristal y/o formas

amorfas, y estas formas caen dentro del alcance de la presente invencién.



De aqul en adelante, entre el compuesta I\, el compuesto [ tiene una estructura
astérica tipo R de acuerdo a la regla de Cahn ~ Ingold - Prelog, dondé. R’ es un grupo
metoxd, X es un &tomo de hidrégeno, Y es un grupo metilamino, Z es un atomo de

oxigeno, M es un stomo de oxigeno, Q es un grupo 2,5-dimetilfenilo y n es un entero de

1 el cual esta representado por 1a siguiente férmula (lla).

Ademds, entre el compuesto I, el compuesto ll-ii es un racemato, donde R' es
un grupo metoxi, X es un dtomo de hidrogeno, Y es un grupo metilamino, Z es un Atomo
de oxigeno, M es un 4tomo de oxigeno, Q es un grupo 2,5-dimetilfenilo, y n es un
numero entero de 1, el cual estad representada por la siguiente formuia (IIb).

BC
o o

m—ﬁ—ﬁ—m, o,
Q (my
& °
B¢

'En la presente composicion, ademas dei compuesto {|) y del Mpuedo A, 88
puede agregar un compuesto que inhibe un complejo il de transporte de electrones
como por ejemplo, fluoxaestrobina ((E)}-{2-{6-(2-clorofenoxi} S-fluoroplrimidin-4-
iloxilfenil} (5,6-dihidro-1,4,2-dioxadin-3-if) metanona O-metiloxima), metominoestrobina
((E)-2-metoxiimino- N-metil-2-(2-fenoxifenif) acetamida), y piribencarb hasta donde no
afecte en forma adversa las caracteristicas de la presente invendion.

Se puede usar la presente invencion para tierras de labranza es decir, tierras de
cultivo o tierras no de labranzas tales como campo seco, arrozal, césped y huerto de

Arboles frutales. Ademas, se puede usar la presente invencion para conh'oEr



enfermedades “cultivos® como los que se indican a continuacién sin fitotoxicidad para
los cultivos.

Cultivos agricolas: maiz, arroz, trigo, cebada, centeno, avena, sorgo, algodon,
soya, mani, trigo negro, remolacha, semilla de colza, maravills, cafa de azicar y
tabaco;

Vegetales: Vegetales de la familia de las solaniceas (p.ej. berenjena, tomata,
pimienta verde y papa), vegetales de la famiia de las cucusrbiticeas (p-ej. pepino,
zapallo, zapallo italiano, sandia y melén), vegetales de la familia de las cruciferas (p.ej.
rabano Japonés, nabo, rabana picante, colinabo, repolio chino, repollo. mostaza marmrén,
bréeoli y coiiﬂor),‘vegetahs de la familia de las compuestas (p.ej. bardana, crisantemo
silvestre, alcachofa y lechuga). vegetales de la familia de las lilidceas {p.ej. cebolleta,
cebolla, ajo y esparmrago), vegetales de la familia de las Umbeliferas (p.ej. zanahoria,
perejil, apio y chirivia), vegslales de las quenopodidceas (p.ej. espinaca y acelga),
vegetates de la famiia de las labiadas (p.ej. albahaca japonesa, menta y albahaca),
frutilia, camote, Aame y aroide;

Flores y plantas omamentales;

Plantas de follaje;

Asboles frutales: Frutas pomaceas (p.ej. manzana, pera comun, pera japonesa,
membrillo chino 'y membrillo), frutas camosas de huesoa (p.ej. durazno, druela,
neciarina, ciruela japonesa, cereza, damasco y ciruela pasa), plantas citricas (p.ej.
mandarina satsuma, naranja, liméon, lma y pomelo), nueces (p.ej. casizfia, nuez,
avellana, almendra, pistacho, castafia de cajit y macadamia), bayas (p.ej. arandano,
arandano norteamericano, mora y frambuesa), uva, caqui, aceituna, nispero, platano,
café, datil y coco,

Otros arboles que no sean arboles frutales: té, morera, arboles florales y

arbustos, arboles de la calle (p.ej. fresno, abedul, comejo, eucalipto, ginkgo, fio, arce,
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rabla, dlamo, cercis, liquidambar chino, plétano, zelkova, tuya japenesa, pino pifionaro,
abeto ariental, junipero de agujas, pino, picea v tajo).

Los “cuitives™ anferiores incluyen los que tienen resistencia a ks herbicidas
impartida por un método de cultivo cldsico & una técnica de ingenierla ganética.
Eiemplos de herbicides a ser resistidos incluyen un inhibidor de HPPD como por
ejamplo, isoxaflutol, un inhibidor de ia ALS como par ejemplo, imazetapir o tifensuffuren
metil, un inhibidor de la enzima sintetizadora EPSP, y un inhibidor de ta enzima
sintetizadora de glutamina, bromexnit.

Ejemplos de los “culfivos” que tienen resistencia a herbicidas impartida por un
método Glasico de cullivo incluyen canola Clearfield™® resistants a un herbiciia de
imidazolnona como por ejemplo, mazetapir, y sova STS resistents a un harbicida tipo
inhibider de ALS de sulfonilurea como por ejemplo, tifenisutfuron-metilo, Ejemplos de
los "cultivos® que tienen resistencia a herbicidas impartida por una técnica de ingenieria
gendtica incluyen cultivares de soya, algoddn,. v colza que tienen resistencia al
giifosfato o glufosinato. Algunos de estos cultivares de malz ya han sido
comercializados bajo la marca comercial RoundupReady™™ y LibertyLink™®,

Los “cultives” anteriores incluyen los que Henen una capacidad para sintetjzar,
por ejempio, una toxina como la derivada dal género Bacillus, cuya capacidad ha silo
impartida por una técnica de ingenieria genética.

Ejemplos de la toxina expresada por tal planta genéticamente modificada
incluyen proteinas insecticidas derivadas de Bacillus ¢ereus y Bacillus papilliae; &
endatoxinas devivadas de Baciflus thumngiensis como por ejemplo, CrytAb, CrylAe,
Cry1F, Cry1Fa2, Cry2Ab, Cry3A, Cry3Bbt y CovaC, proteinas insecticidas derivadas de
Bacilfus thuringiensis, como por ejemplo, VIP 1, VIP 2, VIP 3 y VIP 3A, proteinas
insecticidas derivadas de nematodos; toxinas producidas por animales tates como
toxinas de escompidn, toxinas de arafia, foxinas de abeja y loxipss nervigsas insecto-

especificas; toxinas Ringicas, leclina de plantas; agiubning; inhibidores de proteasa,
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tales como inhibidores de tipsina; inhibidares de serina proteasa, inhibidores de
patatina, cistatina, v papaina; proteinas inactivadoras del rbosoma (RIP) tales comeo
ricina, RIP de! maiz, abrina, saponina y biiodina; enzimas metabolizedoras de
estercides tales como 3-hidroxiesiercide oxidasa, acgistercide-UDP-glucesiftransferasa,
y colesteral axidasa; inhibidores de ecdisona; HMG-CoA reductasa, inhibidores de los
canales idnicos tales como inhibidotes dal canal de sodio e inhihidores del canal de
calein; esterasa de la homona juvenil; receptores de hormonas diurédticas; estibeno
sintasa; bibenciio sintasa; quitinasa, y glucanasa.

La toxina insechicida producida por tal planta maodificada gendticamente inchiya
también toxinas hibridas de 2 o mas proteinas inseclicidas, y toxinag en lzs gue una
parts de los aminodcides que constifuyen una proteina inseclicida esté delecionada o
modificada. Se hace la toxina hibdda mediante una combinacin nueve de diferentes
dominios de las proteinas insecticidas mediante una técnica de ingenieria gendtica. Un
ejemplo de la toxina en la cual una parte de los aminodckdos que consiituyen wuna
proteina insecticida estd delecionada incluye CrylAb en la que una parta de los
amincdcidos esty delecipnada. Un ejemplo de la {oxina en la cual una parte de los
aminodcidos que consituyen una proteina insecticida estd modificada incluye una
toxina en la cual uno ¢ mas amincacidos de una toxina natural estén sustituidos.

Ejemplos de estas toxinas y plantas recombinanies capaces de simtotizar estas
toxinas se describen en EP-A-0 374 753, WO 93/07278, WO 95/34856, EP-A-0 427
529, EP-A-451 878 y WO 03/052073.

Las toxinas contenidas en estas plantas recombinantes dan resistencia a las
plantas, particularmente, pestes de coledpteros, pestes de dipieros o pestes de
lepiddpteros.

Ademais, ya se han conocido plantas genéticaments modificadas que contienen
unoc o Mas genes insecticidas resistentes a las pestes y expresan una o mas toxinas, ¥

algunas de eflas estan también disponibles en el comercio. Ejemples de estas plamias
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genéticamente modificadas incluyen YieldGard™R (variedad de maiz qua expresa la
toxina Cry1Ab), YieldGard Rootworm™® (variedad de malz que expresa la toxina
Cry3Bb1), YieldGard Ps'® (variedad de malz que expresa las toxinas Cry1Ab y
Cry3Bb1), Herculex I™ (variedad de maiz que expresa la fosfinotricina N-
acetitransferasa (PAT) para impartic resistencia a la toxina CryiFa2 y giufosinato)
NuCOTN33B (variedad de algodén que expresa la toxina CryiAc), Bofigard P&
(variedad de algod6n que expresa la toxina Cry1Ac), Bofigard R (variedad de algoddn
que expresa las toxinas Cry1Ac y Cry2Ab), VIPCOT*® (variedad de algodén que
expresa ia toxina VIP). Newleaf*® (variedad de papa que expresa fa toxina Cry3A),
NatureGard"®, Agrisure™® GT Advantage (GA21 caracter de resistencia al glifosfato
GA21), Agrisure™® CB Advantage (caracter de fesistencia al taladro del malz (CB)
Bt11) y Protecta.

Los “cultivos® anteriores incluyen también cultivos cuya capacidad para producir
una sustancia anti-patogénica que tiene actividad selectiva ha sido impartida por una
técnica de ingenieria genética,

Como ejemplos de la sustancia antipatogénica, se conocen una proteina PR
(PRP, EP-A-0 392 225). Ditha sustancia antipatogénica y una planta genéticamente
modificada que produce la misma se describen en EP-A-Q 392 225, WO 95733818 y
EP-A-Q 353 191. |

Ejemplos de 1a sustancia antipatogénica expresada en dicha planta
genéticaments modificada incluyen inhibidores de canales ibnicos tales como inhibidor
de canal de sodio, inhibidor del canal de calcio (las toxinas KP1, KP4, KPS praducidas
por virus son conocidas), estilbeno sintasa, bibencilo sintasa, quitinasa, ghicanasa,
proteina PR, sustancias antipatogénicas producidas por microorganismaos tales como
antibiéticos peptidicos, antibiéticos que contienen heterociclo y factores de proteina

implicados en ia resistencia contra enfermedades de plantas (descritos en la WO
03/0008086).
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Ejamplos de enfermedades de plantas que se pueden controlar mediante la
presents invencitn no astan limitados a, pero incluyen las plantas y enfermedades de
las mismas come sigue:

Arroz: rice blast (Magnaporihe grisea), mancha mamén (Cochfioboius miyabeanus),
tizén de la vaina (Rhizocionia salani), gigantismo {Gibbersils fufkuroi;

Trigo, cebada, etc.: cidio (Erysiphe graminis), moho rojo {(Fusarium graminearum, F.
avenacarum, F. culmorutn, Microdochium nival), Toya (Puceinia striformis, P. grannis,
P. recondita, P. hordei), moho de la nieve {Typhula sp.. Micronectriella nivalis), carbén
desnudo (Usitlagoe trtici, . nuda), caries (Tiletia caries), cercosporelosis
{Pseudocarcosparella herpotrichoides). escaldadura (Riwmchosporium secafis), tizbn da
la hoja {Seploria triticd), mancha def nudo ("spot blight") (Leptosphaera nodorum),
mancha en red {Pyranophora teras Drechsien);

Frutos citricos: enfermedac de puntos negros {Diaporthe citr), sama (Elsinoe fawceith),
podredumbre da las frutos {Pericilfum digiatum, P, itaficumy;

Manzana: blessom blight (Monidinia mafi), chancro (Valsa ceratospenma), oidio
{Podosphsara leucotricha), Altemaria bictch (Aftemaria alflemata, patotipo de manzano),
sama (Venturig inaequalis), antrax {Callelotrichum acutatum), podredumbre de la raiz
(Phytophiora cactorum);

Pera; sama (Veniuris nashicola, V. ping), mancha pirpura (Affernaris altemats,
patotipo de pera japonesa), mancha ojo de rana {Gymnosporangum harasanum),
podredumbre dei fnato (Phytopihtara cactorum),

Durazng: podredumbre  morena (Mondinia  fucficols), sama  (Cladosponuym
carpophilum), podredumire por Phomepsis {(Phomopsis sp.);

Uva: antracnosis {Elsinge ampelina), podredumbre (Glomersfia cingulata), oldio de 1a
vid {Uncinula nacaton), roya {Phakopsora ampelopsidisy, podredumbre negra. de ta vid

{Guignardia bidweilli), perorospora (Flasmopara vilicals);
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Caqui: antracnosis (Glogosporium kaki), podredumbre del tallo (Cercospora kaki,
Mycosphaerella nawae);

Cucurbita: antracnosis (Coiletotrichum lagenanium), oidio (Sphaerotheca fuliginea), tizén

(Mycosphaerella  melonis), amarilleamiento  (Fusanum  oxysporum),  mildiu

{Pseudoperonospara cubensis), podredumbre de la raiz (Phytophthora sp.), mortandad
de plantulas (Pythium sp.);

Tomate: tizén temprano (Alternaria solani). moho de la hoja (Cladosporium fulvum),
tiz6n tardio (Phytophthors infestans);

Berenjena: tizén (Phomopsis vexans), oidio {Erysiphe cichoracearumy),

Vegetales cructferos: negrén {Altemaria japonica). vitiligo (Cercosporella brassicas),

hemia (Plasmodiophora brassicae), mildiu (Peronospora paresitica), roya del puero-

{Puccinia allif), mancha pdrpura de la soya (Cercospora kikuchii), antracnosis (Etsinoe
glycines), tizén de talio de |a soya (Diaporthe phaseolorum var. sojae), roya de la soya
(Phakopsora pachyrhizi}, podredumbre de ta base def taflo de la soya (Phytephthora
sojas), antracnosis del poroto (Colletotrichum lindemthianum), manchas negras de las
hojas del mani (Cercospora personata), viruela temprana del mani (Cercospora
arachidicola), tizén por Sclerotium (Sclerotium roffsii);

Arveia: oldio (Erysiphe pisi;

Papa: tizon temprano (AHlemnaria sciani), tizon tardio (Phylophthora infestans), rofia
(Spongospotp subterranean f. sp. subtemraneay,

Frutilla; oidio (Sphaerotheca humul;

Té: abolladura reticular de las hojas (Exobasidium reticulatum), costra blanca (Elsinoe
leucospila), mancha anular de la hoja (Pestalotiopsis $p.). antracnosis {Collefolrichum
theae-sinensis),

Tabaco: Tiz6n temprano (Alternaria longipes), cidic (Erysiphe cichoracearum),
antracnosis (Colietoltrichum labacum), mildiu velloso (Peronospora tabacina), canilla
negra (black shank} (Phytophthora nicotianasy,
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Remolacha: virvela de la hoja (Cercospora beticola), podredumbre de la hoja
{Thanatephorus cucumeris), podredumbre de la raiz (Thanatephorus cucumeris),
podredumbre negra de {2 raiz (Aphanidermatum cochlivides):

Rosa: mancha negra (Dipiocarpon rosae), cidio (Sphaerotheca pannosag);

Crisantemo: mancha parda (Seploria chrysanthemi-indicd), roya blanca {Puccinia
horianay;

Enfermedades causadas por el género Pythium de diversos cultives (Pythium
aphanidermatum, Pythium debarianum, Pythium greminicola, Pythium ivegulare,
Pythium ultimum), podredumbre gris (Bolrytis cinerea), podredumbre blanca (white
mold), Sclerotinia rot, stem, podredumbre (rot), crown rot (Sclerotinia sclerotiorum,
Sclerotinia minon);

Rébano: mancha negra {Alternaria brassicicola);

Césped artificial “turfgrass™ mancha en rueda {Sclerotinia homeocarpa), manchas
marrones y manchas grandes (Rhizoctonia solani);

Platano:  Sigatoka  (Mycosphaereila  fijiensis, Mycosphaerefla  musicola,
Pseudocercospora musae).

La presente invencidn presenta un efecto particularments afto en el moho gris, ia
podredumbre blanca (white meld), Sclerctinia rot, stem rol, crown rot, brown rot,
blossom blight, eyespot y la escaldadura de diversos cuitivos, entre tas enfemmedades
de plantas anteriores. '

La relacion de peso entre el compuesto A y el compuesto | contenidos en la
presente composicidn de la invencidn es usualmente 0,025 : 1 a 20 : 1, de preferencia,
0,05 :1 a5 : 1, con mayor preferencia, 0.05 : 1 a 0,25: 1 (el compuesto (A) : e
compuesto {).

La presente composicién puede consistir en el compuesto A y el compuesto | sin
la adicidn de ningun ofro ingrediente, o puede formar una formulacion en la forma de

una formulacidn solida o liquida como por ejemplo, polvo humectable, palvo humectable
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granulado, fluido, granules, concentrado eynuisionable, formuacion liquida aceosa,
solucion de aceite, pesticidas de humo ("smoking™ y aercsal, micrecipsulas.

Usualmente, estas formulaciones contienen un 0,1% 2 un 99% en peso, de
preterencia, un 0,2% a un 90% en peso del compuesto A y del compuesto | en total,

Se pueden preparar estas formulaciones, por ejemplo. mezclando el compuesto
Ay el compuesto | con un pacdader sélido, un portador liquido, un portador gaseoso y un
agente tensoactivo y, si €s necesario, agenles auxiliares de adicion para formutaciones
tales como un aglutinants, un dispersarme y un estabilizants.

Ejemplos del portador salido incluyen polvos finamente divididos y particulas de
arciias (por ejempio, caclin, tiema de diatomeas, oxido de silicio hidratado sintético,
arcilla Fubasami, bentenita 6 arcilla acida), talcos, otros minerales organicos (pof
ejermplo, sericila, polvo de cuarzo, polvo de azufre, carbono activo, carbonate da calcio
b sllice hidratado), y similares. Ejemplos del portador liquide inciuyen agua, alcoholes
{por ejernplo, metangl 6 etanol), cetonas {por ejemplo, acetona & metil el ¢etona),
hidrocarbures  arométicos {por ejempio, benceno, tolusno, xileno, atibencenc &
metiinaftalenc), hidrcarburos alifiticos (por ejemple, n-haxano, cclohexanona &
quaroseno), eésteres (por sjemplo, acelate de efilo b acelato de butio), nitflos {(por
elemplo, acetanitrilo & isobutinibido). éteres (por ejemplo, dianc 6 dilsopiopdl éter),
amidas de acido (por sjemplo, dimetiformamida & dimetilacetamida) v hidrocarburea
halogenados (pof ejemplo, dickoroetano, tridorostiiens 6 tatraclomuro de carbono).

Ejemplos del agente tensoactivo incluyen alquilsulfatos, alquitsuifonatos,
alquilarilsutfonatos, alquil aril éjeres y compuestos polioxietilenados de lo mismo, éteres
polioxietilenglicol, ésteres de alcchol polihidrico y derivados de alcohol de azdear.

Ejemplos de olros agentes- auxiliares para las formulaciones incluyen un
aglutinante y un dispersante, especificamente, caseina, gelatina, poiisacdridos (por
ejemplo, almidén, goma ardbiga, derivados de celulosa & 4cido alginica), derivadas de

kgnina, bentonita, aziicares, polimeros solubles en agua sintéticos (por ejermnplo, alcohol
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polivinilico, polivinilpirrolidana & 4cidos poliaerilicos), PAP (isopropil fosfato Acida), BTH
(2,8-di-terc - butir4-metilfenof), BHA {mezcla de 2-terc.- butil- 4-metoxifenol y 3-terc.-
butik4-metoxifenol), aceites vegetales, aceites minerales y ésteres y acidos grasos de lo
mismo.

Se puede preparar también la presente composicién por ejemplo, formulando en
forma separada el compuesto A y el compuesto | en diferentes formulaciones mediante
ks procedimientos antes mencionados, si es necesario, diluyendo también cada uno

de ellos con agua, mezclando a partir de entonces en forma separada diferentes
formulaciones y soluciones diluidas.

En el presente método controlador, se pueden épﬁcar compuastcs respectivos a
una p!anta, una semilia de una pianta o un terreno donde se cultiva la planta, en forma
simultdnea o separada.

En el presente mélodo contrclador, cuando se aplican el compuesto A y el
compuesto | en forrﬁa simultanea a una planta, una semilla de una planta o una fierra
de cultivo, se puede aplicar la composicion, por ejemplo, mediante el siguients método.

El método para aplicar la presente éomposicién no esta particutarmente Emitado,
en la medida en que la presente composicion pueda set sustancalmente aplicada, y
ejemplos del mismo incluyen el tratamiento de una planta como por ejemplo,
pulverizacien de! follaje, tratamiento de una tierra como por ejemplo, tratamiento del
suelo y tratamiento de una semilla como por ejemplo, desinfeccion de semillas.

Si bien la cantidad de aplicacion de la presente composicion difiere dependiendo
de varias condiciones tal como una relacién de contenido particular entre el compuesto
A y ef compuesto {, las condiciones climaticas, la forma de la formulacion, el periodo de
aplicacién, el método de apficacion, el lugar de aplicacion y la enfermedad, el cuttivo, la
cantidad de! compuestio A y det compuesto I'en el ratamiento del suelo es usualmente
1.a 500 g, de preferencia, 2 a 200 g por 1.000 m*.
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Cuando la presenta composicidn estd en la fama de un concentrado
emulsiohable, polva humedecible, suspensibn, o similares, se aplica usualmente
después de diluir con agua, y fa concentracion de la misma es habitualments de un
0,0005% a un 2% en peso, de preferencia, un 0,005% & un 1% en peso del compuesto
A y del compuesto | en total. Cuando la presente composicion estd en la forma de
polvo, grénulos o similares, s¢ aplica usualmente tal como esta sin dilucién.

La cantidad de apficacién ameriar, en el tratamiento de una semilla, ftuctia en
forma usual entre 0,001 v 10 g, de preferencia, entre 9,01 ¥ 1 g del compuesta A y'del
compuesto | en fotal en relacidn a 1 kg de una semifla.

Ademas, en el presente método contrelador, cuando se aplican el compuesto Ay
&l compuesto | en forma separada a una planta, una semilla de una planta, o una tierra
de cultive, s& pueden aplicar ambos compuesto por separado, por ejemplo, mediante
los métodos anteriores, y of orden de aplicacién de ambos compuestos no esta mitado.
Los métodos de aplicacidn de ambos compuestos pueden ser los mismos o diferentes.

No ohstante, el interalo de las aplicaciones entre ambos compuestos es

preferentements mas corto y en forma deseahle dentra de un dia.

La cantidad de aplicacion de cada compuesto difiere dependiendo da vanas
condiciones tales como la relacion de cantidad de aplicacion particular entre el
compuesta A y ¢f compuesto !, las cordiciones climéticas, la forma de formutacion, ei
periodo de aplicacion, el méinde de aplicacién, el lugar de aplicacién y ka enfermedad,
el cultivo y ia cantidad total del compuesto (A) y del compuesto | en el tratamiento del
suelo es usuaimente 1 a 500 g, de preferencia, 2 a 200 g por 1.000 m’,

La relacion de peso entre e} compuesto A y el compuesto | a ser aplicada en
forma separada es usualmente 0,125 : 1 a 20 : 1, de preferencia, 0,25: 12 10 :1 (el
compussts A el carmpuesto {}.

Cuando ambos compuestos estén en la forma de concenirados emulsionables,

polvas humedecibles, suspensiones, o similases, la concentracion de cada compuesto

-
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en 12 aplicacion es usualmente de un 0.0005% a un 1% en peso, de preferencia, un
0.005% a un 0,5% en peso, respectivamente, y cuando cada compuesto estd en ta
forma de polvo, granulos o similares, se aplica en forma habitual cono esta sin dilucién.
En el tratamiento de una semilla, se aplican el compuesto A y e compuesto | en el
rango de usualments 0,001 a 5 g, de preferencia, 0,01 a 0.5 g en relacion a 1 kg de una
semilla. ;

Ademas, se puede usar la presente composicidn en forma simultAnea con uno o
mas fungicidas, insecticidas, miticidas, nematocidas, herbicidas, agentes reguladores

del crecimiento para plantas, fertiizantas o agentes mejoradores del suelo
mezcldndolos o sin mezciarios.

Los fungicidas, insecticidas, miticidas, nematocidas, herbicidas, agentes
reguladores del crecimiento para plantas, fertilizantes o agentes mejoradores del sualo
descritos anterionmente pueden ser los que se conocen.,

De aqui en adelante, se explicara la presente invencidén en forma mas detallada
mediants los siguientes Ejemplos de Formulacion, Ejemplos de Prueba y Ejemplos
Comparativos, pero la presente invencion no esta limit%da a jos siguientes ejemplos. En
los siguientes Ejemplos, todas las ‘partes” estdn en peso a menos que se especifique
aléo diferente. El compuesto - y el compuesto il-il son segun se definid anteriormente.
El compuesto IlI representa dimoxiestrobina, el compuesto IV representa
trifloxiestrobina, el compuesto V representa  azoxestrobina, y el compuesto V1
representa piracloestrobina.

Eiemplo de Formulaciéﬁ 1 )

Se mezclan a fondo tres partes del compuesto i, 2 partes del compuesto iI4, del
compuesto Iii, del compuesto I, del compuesto IV, det compuesto V o del compuesto
VI, 14 partes de éter de polioxietilen estiilo fenilico, 6 partes de
dodecilbencenosulfonato de calcio y 75 partes de xleno para preparar cada

concentrado emulsionante.
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Ejemplo de Formutacién 2

Se mezclan cinco partes del compuesto {, 5 partes del compuesto I, del
compuesto ll-i, del compuesto lIl, del compuesto IV, del compuesto V o del compuesto
V1, 35 partes de una mezcla de carbono blanco y una sal de sulfato de amonio de &ter
polioxietileno alquilo (relacién de peso R 1) y 55 partes de aqua, y se pulverizan
mediante un método de molienda en himedo para preparar cada fluido.

Ejemplo de Formulacion 3

Se mezclan 20 parles del compuesto 1, 1 parte del compuesto IH. de} compuesto
lil, dei compuesto IV, del compuesto V o del compuesto VI, y 28,5 -partes de una
solucién acucsa que contiene 2 partes de alcohol polivinilico y 1,5 partes de trioleato de
soritan, y se pulverizan mediante un método da molienda en himedo, 37.35 partes de
una sofucidn acuosa que contiene 0,05 partes de goma de xantano y 0,1 partes de
silicato de magnesio y aluminio se agregan a ello, y 10 partes de propileri glicol se
agregan a ello, y a continuacion se agitan y mezcian para preparar cada ﬂuid;:.

l Ejemplo de Formulacién 4 .

Se muelen muy bien tres partes del compuesto |, 2 parntes del compuesto (4, del
compuesto li-i, del compuesto 1, del compuesto IV, del compuesto V o del compuesto
Wi, 1 parte de 6xido de silicio hidratado sintético, 2 partes de lingninsutfonato de calcio,

30 partes de bentonila y 62 partes de arcilla de caclin y se mezclan. Se agrega agua a

ello, y se amasa la mezcia muy bien, se granula, y se seca para preparar cada granulo.-

Ejemplo de Fomulaciéon 5
Se muelen muy bien ocho partes del compuesto i, 40 partes del compuesto 1H.
del compuesto il-i, del compuesto ill, del compuesto IV, del compuesto V o del

compuesto V1, 3 partes de ligninsutfonato de calcio, 2 paries de lauriisulfato de sodio, y

45 partes de éxido silicio hidratado sintéticc y se mezclan para preparar cada polvor

dispersable.

Ejemplo de Formulacion 6
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Se muelen a fondo tres partes del compuesto ), 2 panes de! compuesto li4, del
compuesto Ui, del compuasto lll, del compuesio 1V, del compuesto V o del compuesto

VI, 85 partes de arcilla de caolin, y 10 partes de taico y se mezclan para preparar cada
formulacién de poivo. A

Ejemplo de Prueba 1

Se llend un recipiente plastico con tiema limosa arenosa, y se sembrd pepino
(Sagamihanjiro), y se culiivé en un invemadero durante 12 dias. Se dituyd un fuido del
compuesto |, y un fluido que comprende cualquiera del compuesto Ui+, del compuesto I
ii, dei compuesto 1, del compuesto IV, del compuesto V y del compuesto VI con agua
an forma separada, y se mezclaron en el estanque para preparar una solucion que tiene
cada concentracién predeterminada. Se sometio la solucién de mezcta del estanque a
puiverizacién del follaje de modo que se adhiriera suficientemente a la supetﬁae de una
hoja de! pepino. Después de pulverizar, se sech al aire fa planta y se colocd un medio

PDA que contenia tejidos reticulados (“hyphae”) de Sderctinia scerotiorum

(marchitamiento de las hortalizas) en la superficie de las hojas del pepino. Despﬁé_s de .

sembrar, ésta fue colocada bajo 12°C y aita humedad durante 6 dias., y se investigé el
efecto controlador.

En forma separada, para comparacidn, se diluyé cada uno de los fluides con
agua para preparar una solucién diluida en agua de los compuestos | al V1 &ue tienen
la concentracién predeterminada, y se realizo fa prueba controladora similar.

Ademds, para talcular un valor efectivo, se determind una tasa de &rea de inicio

{proporcitn del area de inicio ccupada en el 4rea de hoja examinada) en cada grnupo de
tratamiento. '

Se caiculd el valor efectivo mediante la Ecuacion 1:

“Ecuacion 1°
Valor efective (%) = 100 x (A-B) /A

A: Tasa de Area de inicio del grupo no tratado
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B: Tasa de area de inicio deJ grupo tratado

En general, se calcula un valor efectivo esperado en el tratamiento mezclando

dos tipos de compuestos ingredientes activos, es decir, se calcula e denominado valor

efectivo esperado mediante una ecuacién de calculo de Colby de 1a Ecuacion 2. _

*Ecuacién 2"

E= X+ Y - (XxY)100

X; Valor efectivo abtenido mediantp el tratamiento con M ppm de compuesto |

Y: Valor efectiva obtenido mediante el ratamiento con N ppm ded compussto |

E: Valor efectivo esperado en el tratamiento con M ppm de compuesto t y N ppm

del compuesto i), 11l & iV (valor efectivo esperado).

Ademas, un efecto sinergistico fue mostrado en la presente por un valor

calculado mediante Ia siguiente Ecuacién 3.

*Ecuacién 3°

Efecto sinergistico = 100 x (valor efectivo real) / {valor efectivo esperado)

Los resultados se muestran en la Tabla 1.

Tabla 1
Compuesto de g:m% vaor o tecivs | o
prueva acﬁm»?o {ppm) efectivo real | esperado lacto!

tm;i::‘; :L; 31+0.2 85 64 . oy
fg;'ﬁ",,wb 3.5 31408 91 o1 o
(Compuesto ) + = =
{Compuesto 1i-4i) 31+02 80 o
{Compuesto i) + -
(Compuesto il-ii) 3,1+08 86 "
igmmpuwo ]I)ll)+ 31402 23 o s
gggmmpueszg R/; 3,1+02 88 70 s
(@omwai‘tg 3{ 31+0.2 83" 63 -
{mpuemg l\)n; 31+0.2 g0 70 o
(Compuesto 1) X = - -
{Compussto (i) 03 2 - -
{Compuesto II-} 0.8 =% - -
(Compuestg -4} 02 4 - :
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Compuesto 1-i) 0.8 31 - -
Compuests lit) 0.2 9 - -
(Compusesto V) D2 28 - -
{Compuesto V) . 0,2 10 - -
{Compuesto V1) - - 0.2 29 - -

Aglicabilidad industrial
De acuerdo a la presente invencién, es posible proporcionar una‘ composicién

controladora de enfermedades de planias que muestra una alta actividad controladora

de enfermedades de plantas, y un método para controlar en forma efectiva una
enfermedad de una planta.



RENVINDICACIONES
1. Una composicién controladora de enfermedades de plantas CARACTERIZADA

porque comprande como ingrediente activo un compuesio represantado por k&

tormuda (1)
CHy O H'-"‘fl'
P
| & _cw,
c
\ 57 N o
H
o Y

O

asl como al menos un compuaesio A seleccionzdo del grupo compuesto por
dimoxiestrobina, iriflodicstrobina, azowiestrobina, piracioestrobing, y un compuesta
representado por la siguients famula {IY), y una sal agroquimicamante acaptable del
compuesio representado por la formula (11):

K=rm {IE)
(CHao—M——Q

donde, R' representa un dtomo de haldgeno, un grupo alquilc opcionalmente sustituido,

un grupo alcoxi, un grupo haloalcoxd, un grupo alquiitio, un grupo akuilsulfinds, un

gnpe alquilsulfonils, un grupo amine cpcionalmente sustiido o un grupo nitra, Q

representa un grupo arlo opoionaimente sustituido, un grupo heterociclico |

apcionalmente sustituido, un grupo mafilenoarning mono- o disustituido, un grupe alquilo
opcianalimente sustituido, un grupo alquenito opcicnalmente sustituido, un grupo
algquinile opdonahnente sustituide, un grupo ¢arbonilo sustituldo 0 un grupe sutfonila

sustituido, X representa un atomo de hidrogeno, un atomo de haldgeno, un grupo

alquilo opcicnatmente susfituido, o un gnepo hidroxi opcionzimente sustituido, Y-

representa un grupo hidroxi opcionalmente sustituido, un grupe akquitis, o ur gupo

amino opcionalmente suslilvide, Z representa un dtome de oxigeno o un dtamo de

7%



azufre, M representa un atomo de oxigeno, S(O). (donde | representa un nimero entero
de D, 1 6 2), NR* (donde, R? representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo o un
qrupo acilo) o un anlace unico, y n representa un namero entero de 0, 1 6 2.

2. La composicién controladora de plantas de acuerdo a la Reivindicacidn 1,
CARACTERIZADA porque el compuesto A es al menos un compuesto seleccionado del
grupo compuesis por dimoxiestrobina, trifloxiestrobina, azoxiestrobina, piractoestrobina,
unh compuesto representado por la siguiente formula (lla):

HC
\0 O

n—c-—-—ﬂ—-ﬂi, ca,

i~

¥y un compuesto representado por la siguiente férmula (Itb):

u,c\

"-f.——ﬂ—-CB, .
l

y una sal agroquimicamente aceptabls del compuesto representado por la formulta (ia)
6 (lib).

3. Un método para controtar una enfermedad de una planta, CARACTERIZADA

porque comprende aplicar un compuesto representado por la siguiente formula (1):.

P Q H3C\ _CH
TR

N Ha .

\ | /C\c¢°“2 @)

f H
NHz
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asi como al menos un compuesto A seleccionado del grupo compuesto por
dimoxiestrobina, triffoxiestrobina, azoxiestrobina, piracioestrobina, un compuesto

representado por la siguients férmula (), y una sal agroquimicamente aceptable del

compuesto representado por la formuta (i1):

R, 2

L
o oS (in
T

(CHn—-M—Q

dende R1, Q, X, Y, Z, M y n son segln se definid en la Reivindicacién 1 a una planta,,

una semilla de una planta o una tierra de cultivo.

pp. SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED ~
P-8820-PQ

Santiago, Chile, Mayo de 2009



RESUMEN

Una composicién controladora de enfermedades de plantas que comprende
como ingrediente activo un compuesto representado por la formula (1), asi
como al menos un compuesto A seleccionado del grupo compuesto por
dimoxiestrobina, trifloxiestrobina, azoxiestrobina, piracloestrobina, y un
compuesto representado por la siguiente férmula (i), y una sal
agroquimicamente aceptable del compuesto representado por la férmula
(), donde R1, Q, X, Y, Z y n son segun se definid en la descripcién.
Ademas se divulga un método controlador de enfermedades de plantas que
comprende aplicar el compuesto representado por la férmula (ll) y una satl
agroquimicamente aceptable del compuesto representado por la férmula (1)
a una planta, una semifla 6 a la tierra de cultivo.
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Asi como al menos un compuesto A seleccionado del grupo
compuesto por dimoxiestrobina, trifloxiestrobina,
azoxiestrabina, piratleestrobing, y un compueste representado
par la siguiente formula (1), ¥y una sal agroquimicamente
aceptable del compuesto representado por la farmuta (11):

R, 2
dedy
% I
L

CHan—3—Q
Donde R representa un alome de haldgeno, un grupo alquilo
opcionalmente sustituido, un grupo alcox, un grupo halealeoxd,
un grupo alquils, un grupo alquisulfiniis. Un grupo
alquitsulfonilo, un gritpo amino opctonaimente sustituido o un
grupo nitra, Q representa un grupo arlo opcionalmente
sustituido, ur grupe heteresiclico opeionatmente sustituido, un
grupo melilenaming mono- o ¢i- sustituido, un grupo alguilo
apcionatmente susfituide, un grupo alquenilo opcicnalmente
sustituido, un grupo alguinilo opcionalimente susfifuido, un
grupo carbonile susbtuide o un grupo sulfonilo sustituido , X
representa un atormo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un
grupo amino opcionalmente sustituido, Z representa un atomo
de oxigeng o un Alomo de azufre,
M representa un atomo de oxigeno, {0} (donde | representa
un ndmero entero de 0, 1 & 2), NR? {donde, R2 representa un
dtomo de hidrégeno, un grupo alquilo © un grupo acilo) o un
enface Unico, y n representa un nimero entero de 0, 16 2.
2 La composicidn contraladora de plantas de acuerdo
a ia reivindicacion 1, CARACTERIZADA porque el compuesto
A g5 al menos un compuesto seleccionads del grupe de

(T

por la siguiente formula (Ya):

e o
f 1

(M)

L

y un compuesto representado por [a siguiente femuta (1ib):

=y
L 8 g -

{I®&)

L

¥y una sal agroquimicamente aceplable del compuesto
represeniado por ta firmufa (1) 6 (Tib).

3 Un métode para controlar ena enfermedad de una
planta, CARACTERIZADA porque comprende aplicar un
compuesto representado por la siquiente fmuola {I).

™ e
-
1 b

I\g/‘/\fm @

asi como 3l menos un compuesto A seleccionado def grupo
COMpUesto por dimoxdestrobing, tifloxéestobina,
azoxiesirobina, pirscloestrobing, un compuesio represantado
por i3 siguiente fmuda {Il), y una sal agroquimicamente
aceplable del compuesto representado por la foamuta (II):
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Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de la Decision 486 de la
Comisiéon de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de Cooperacion en Materia de Patentes (PCT), regla
51 bis del Reglamento y Circular Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:
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solicitud de patente. (Regla 4.3 PCT, Art 26-27 D-486, Circular Gnica 5.2.9)

2. La solicitud no contiene la copia del documento en que consta la cesidn del derecho a la patente del inventor al
solicitante o a su causante, conforme a lo establecido por el articulo 26 literal k) de la Decisién 486 de la
Comision de la Comunidad Andina, Cuando se trate de documentos otorgados en el extranjero, estos deberan
legalizarse de conformidad con lo dispuesto por los articulos 259 y 260 del Codigo de Procedimiento Civil,
Cuando se trate de las declaraciones a que hace referencia la Regla 4.17 ii) del Tratado de Cooperacion en
Materia de Patentes PCT., et alcance de las lales declaraciones se determinard segin indiquen claramente una
cesidon de derechos del inventor al solicitante o su causante, de conformidad con lo dispuesto en el numeral
5.2.15 del Capitulo Quinto, Titulo X de la Circular Unica de Superintendencia de Industia y Comercio.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisién 486, se le requiere para que dentro del término
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enunciados. En caso de no dar cumplimiento a} presente requerimiento, 1a solicitud se considerara abandonada y
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