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F ediente No. 
Soliciid de patente a nombre de 
Syngenta Participations AG. 

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identfficada como aparece al pie de mi firma, 
domiciliada en la carrera 11 A No. 86-53, piso 6, obrando como apoderada de la 
sociedad Syngenta Participations AG. domiciliada en Basilea, Suiza, solicitante 
de la patente de la referenda, en respuesta al oflcio No. 10393 notificado pot 
fijación en lista el 31 de agosto de 2007, relacionado con el concepto tØcnico de 
fondo No. 1340, me permito manifestar: 

1. Con fundamento en la facultad que conflere el art{culo 34 de la Decision 
486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en cualquier momento del 
trÆmite, presento junto con este memorial nuevo juego de reivindicaciones, que 
ahora consta de catorce reivindicaciones y en el cual se han realizado las siguientes 
modificaciones: 

1.1 Se ban. limitado los tØrminos como aiquilo, cicioalquilo, arilo etc., 
mencionando ci tango del nOmero de carbonos de cada compuesto. 

1.2 Aunque no se estÆ de acuerdo con su opinion  de que ci tØrmino 
"opcionalmente sustituido" sea ambiguo, se ha cambiado por otto que sea segin 
su opinion inÆs preciso. De todos modos, 1k recuerdo que este tØrmino es 
ampiiamerite utili2ado en la descripción de compuestos qulmicos descritos 
mediante la utilización de formulas Markush, y las personas versadas en la 
materia conocen y entienden con claridad dicha expresión, la cual ai.’in desde ci 
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punto de ’vista gxamatical tampoco es arnbigua. En efecto, el tØrmino en general 
significa una opdón de escogencia de elementos. Un eleniento puede estar o no 
presente en un compuesto o producto. Esto es clam y entendible para cualquier 
persona y mÆs para aquellos versados en la tØcnica. 

1.3 Igualmente las reivindicaciones de proceso o de mØtodo ban sido 
modificadas para establecer con precision los pasos de las mismas y especificar 
comb se ileva a cabo dicho proceso. 

1.4 De otro lado, la objeción becha por la expresión del grupo "Y" como un 
grupo saliente, se ha solucionado especificando o deæniendo el o los compuestos 
que conforman tai grupo. 

Las anteriores modificaciones, se ilevaron a cabo con el Ænimo de superar las 
, objeciones de ese Despacho cuando menciona que en todo el capItulo de 

reivindicaciones se utilizan tØrminos ambiguos y amplios que le restan concision 
- a las reivindicaciones y no deliniitan el objeto de la invenciOn y por lo tanto 

dichas modificaciones no amplian la materia presentada originalmente. 

Para este efecto, me perroito acoxnpaflar ci recibo No. 07-93,067 del 15 de 
noviembre de 2007 con el cual, queda cubierta la tasa correspondiente a lit 

niodlificación de una solicitud de patente en cuanto a sus reivindicaciones. 

2. Claridad de la solicitud 

2.1 Como se mencionO en el primer punto de este memorial, se realizaron 
modificaciones con elfin de delirnitar el significado de los sustituyentes revelados 
en ci pliego reivindicatorio con lo cual se supera esta objeción. 

2.2 En cuanto al tØrmino Y, con la modificaciOn anteriormente enunciada, 
tambiØn se supera la objeción en cuanto a dicho sustituyente. 

2.3 De otra parte, respecto a que la reivindicación 2 es mucho ma’s amplia que 
la uno, me perrnito decir que con lit inclusion de las caracterIsticas tØcnicas de 
Østa reivindicación dentro de lit uno, queda totalmente superada esta objeciOn. 

2.4 En cuanto a la antigua reivindicación 8, me permito decix que se introdujo 
la estructura del compuesto de la fOrmula II a fin de que se entienda que ci paso 
comprende realizar 1a reacción de Øste compuesto con el de la formula 

v.i. 
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Con la modificación de las reivindicaciones tambiØn se ha solucionado la 
objeción planteada por su Despacho en relación a las reivindicaciones I y 2 
originales. 

2.5 Respecto al tØrmino "portador adecuado" me permito decir que es un 
tØrmino de fÆcil comptensión para cualquier persona versada en la materia 
relevante y de utilización usual, No es necesario definir de manera explicita cuales 
son los portadores, vehiculos, excipientes u otros ingredientes que se usan para 
dar ciertas caracteristicas deseables a una composición de manera que clicha 
composición se pueda aplicar fÆcilmente y de manera segura, ya que cualquier 
persona versada en la materia sabe y puede determinar dichos ingreclientes 
adicionales. Pot lo tanto, ruego a su Despacho relirar esta objeción que en 
realidad no es apropiada. 

2.6 Respecto a los resultados mostrados en la solicitud, me permito decir que 

�, 
los misinos revelan la efectividad de los compuestos de la presente invención, 
contra Plasmojara viticoia en y&s principalinente los compuestos de las tablas I 
a 35 muestran una buena acción fungicida contra Plasmopara viticola en vides, 
Es asI que los compuestos con estructuras E1.003, E1.004, Ei.009, E1.011, 
E1.012, E1.014, E1.01, E1.019, E1.020, E1.021, E1.022, E1.023, E1.025, 
E1.030, E1.031, E1.032, E1.033, E1.038, E1.040, E1.042, E1,043, E1.044, 
E1.045, E1.049, E1.050, E1.053, E1.055, E1.057, E1.064, E1.066, E1.085, 
E1.089, E1.090, E1.091, E1.102, E1.108, E1.110, E1,112, E1.121, E1.125, 
E1.129, E1.138, E1.139, E1.141 a 200 ppm inhiben infecciones micóticas en las 
pruebas descritas en la invención como D-la) y D-lb) en un 80 a un 100 pot 
ciento. Al misino tiempo, las plantas no tratadas muestran ataque pot patógenos 
en un 80-100%. 

Otra de las acciones que presentan los compuestos de la solicitud en estudio es 

contra 

la Phytophthora en plantas de tomate, donde los compuestos de las tablas 
1 a 35 muestran un efecto duradero contra la infección de bongos. Compuestos 
como E1.003, E1.004, E1.009, E1.011, E1.012, £1,014, E1.018, E1.019, E1.020, 
E1.021, E1.022, E1.023, £1,025, E1.031, E1.032, E1.033, E1.038, E1.040, 
E1.044, E1.045, E1.049, E1.050, £1,053, £1055, £1,057, E1.064, E1.085, 
P1.089, E1.0901 E1.091, E1.102, E1.108, £1,110, E1.112, E1.121, E1.125, 
E1.129, E1.139 y E1.141 a 200 ppm inhiben infecciones micóticas a un 80 a 100 
por ciento al mismo que en las plantas control no tratadas muestran ataque por 
patógenos en un 80-100%. 

En este sentido, me permito decir que en este estudio al realizarse una prueba de 
los compuestos de la invención y al comparaxlos contra un control como lo es las 
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plantas sin tratar, resuita set bastante confiable toda vez que a partir de los 
resultados se puede vet que los conipuestos presentan una acción alta en 
coruparación con plantas que no han recibido ningün tratamiento, Pot ende el 
solicitante no se considera necesaria la presentación de datos adicionales. 

3.. Reivindicaciones de uso. 

Se han eliminado del nuevo capitulo de reivindicaciones todas las 
reivindicaciones que estuvieran dirigidas al uso de los compuestos o 
composiciones de la invención. 

De acuerdo con lo anterior y el nuevo pliego de reivindicaciones que presento en 
sustitución de las reivindicaciones originalinente presentadas, solicito a su 
Despacho continuar con el trÆmite de la solicitud y efectuar el examen de 
patentabilidad. 

I 
Sefior Superintendente, 

JccOBui1UBB 
C.C.39.779.452 de UsaquØri 
T.P. 68228 
Cod. 5376 

I 
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RECIBO SE CAJA APLICADIJ AL EXPEDIENTE N.  

U 
SUPERINTENDENCIA SE INDUSTRIA V COMERCIO 

NIT 800176089-2 

RECIBO OFICIAL SE CAJA 07 - 93067 
FECHA : NOVIENDRE 15 SE 2007 

***** CONS ISNAC ION **** 

SITANTE TIPO PASO BANCO CUENTA No. PASO FECHA P80 Yr. PASO 

CLARKE MODEl V CO. COLOIIBCONSIONACION BANCO POPULAR 050-00110-6 71030246 15/11/2007 28740,000.00 

M0 C 0 N C E P T 0 ***** 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

CANT. RENTISTICO CONCEPTO TOTAL CONCEPTO 

1 50005-01-03 CANDID SE MODALISAD V NODIFICA 12 MARCAS V LEMAS CUNERCIALES 99.000.00 
TOTAL 99,000.00 

SON: NOVENTA V NUEVE NIL PESOS 
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1. Los compuestos de f6rmu1 I 

R1 
= o-_j__f__J_ j9 R10 (t) 

R3 RS RS 

incluyendo los isómeros ópticos de los mismos y las mezclas 

de tales isómeros, 

en donde 

R1 es hidrOgeno, alquilo CI-Co, cicloalquilo C3-C8, fenilo o 

naftilo; el fenilo y el natilo pueden o no ser sustituidos 

por sustituyentes seleccionados del grupo que comprenden 

aiquilo Cj-C8, aiquenilo C2-C, aiquinilo C2 -C8, cicloalquiio 

C3 -C8, cicloalquil C3-C-a1quilo CI -C8, fenilo y fenilaiquilo 

Cl-Cs, donde todos estos grupos pueden, a su vez, ser 

sustituidos por uno o varios halógenos; alcoxilo Ci-C8; 

aiqueniloxilo C2-C; aiquiniloxilo C2 -C8; alcoxi C3.-C8- aiquilo 

C1 -C8; haloalcoxilo C1-C8; alquiltio C1-C8; ha1alqui1tio C1-C8; 

aiquilsulfonilo C1 -C9; formilo; alcarxoilo; hidroxilo; 

halógerio; ciano; nitro; amino; aiquilamino C1-C8; 

dialquilamino C1 -C8; carboxilo; alcoxicarbonilo C1-C; 

aiqueniloxicarbonilo C2-C, o a1quini1oxiaxbonilo C2-C6; y 

R2 y R3 son independientemente entre s, hidrógeno o aiquilo 
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con 1 a 4 carbonos; y 

R4 es aiquilo CI-Ca, aiquenilo C2-C8 o aiquinilo C2-C8; y 

R5, 1, Ri y Rs son independienternente entre si, hidrógeno o 

aiquilo con C1-C4; y 

R9 es hidrÆgeno, aiquilo Cl-C4, haloalquilo C1 -C4, aiquenilo 

C3-C4 o aiquinilo C3-C4; y 

Rio es arilo o heteroarilo, cada sustituido o no, con 

sustituyentes seleccionados del grupo que comprende aiquilo 

C1. -C81 aiquenilo C2-C8, aiquinilo C2-C8, cicloalguilo C3-C, 

sw 

cicloalquil C3-C8-alquilo C1 -C8, fenilo y fenilaiquilo CI -Ca, 

donde todos estos grupos pueden ser sustituidos con uno o mÆs 

sustituyentes seleccionados del grupo que comprende halógeno; 

alcoxilo Ct-C8, aiquenLioxilo C2 -C8, aiquiniloxilo C2-C8; 

alcoxi Ci-CB-aiquilo Cl-Cs; haloalcoxilo C1-C8; aiquil C1-C8-

ti; haloalguil C1-05-tio; alquil C1-C8-sulfonilo; formilo; 

alcanoilo; hidroxilo; ciano; nitro; amino; aiqul]. Ci-C8-amino; 

d–alquil C1-C8--amino; carboxilo; alcoxi C1-C8-carbonilo; 

Itaiquenil C2-Cs-oxicarboriilo y aiquinil C2-C8-oxicarbonilo; y 

Z es halógeno, ariloxilo o ariltbo sustituidos o no 

en donde 
en cada uno, el arilo puede 

ser sustituido 0 no por 

uno o rnÆs sustituyentes seleccionados del grupo que comprende halogerio, alcoxilo C1-C8, aiqueniloxilo C2-C8, aiquiniloxilo C-C8, alcoxi C1-C8-alquilo C1-C8, haloalcoxilo C1-C8, alquiltio CI-C8, haloalqu–ltio CI-C8, aiquilsulfonilo C1-C8, formilo, 



106 

10 

alcanoilo Ca-Ca, hidroxilo, halógeno, ciano, nitro, amino, 

aiquilamino C1-C8, di-aiquilamino C1-C8, carboxilo y 

alcoxicarbonilo Ci-Ca; o es alcoxilo Cl-Ca sustituido o no, 

alqueriiloxilo C2-C8 sustituido o no, aiquiniloxilo C2-C8 

sustituido o no, alquiltio C1-C8 sustituido o no, aiquenlitlo 

C2-C8 sustituido o no, alquiniitio C2-C8 sustituido o no, 

aiquilsulfinilo C1-C8 sustituido o no, aiquenilsulfinilo C2-C8 

sustituido 0 no, aiquinilsulfinilo C2-C8 sustituido o no, 

aiquilsulfonilo C1-C8 sustituido o no, aiquenilsulfonilo C2-C8 

sustituido o no a alquJ..nilsulfonilo C2-C8 sustituido o no en 

donde cada grupo de aiquilo C1-C8, aiquenilo C2-C8 a 

aiquinilo C2-C8 puede portar uno o mÆs sustituyentes 

seleccionados del grupo que comprende halogeno, aiquilo C1-C4, 

alcoxilo C1-C4, alquiltio CI-C4, cicloalguilo C3-C6, nitro, 

ciano, hidroxilo, fenilo, mercapto, aiquilcarbonilo C1-C4 y 

alcoxicarbonilo C1 -C4, 

En doride 

I to Arilo sinifica un anillo de hidrocarburo aromÆtico y 

heteroarilo significa un sistema de anillo aromÆtico que 

comprende sistemas mono, bit o triciclicos con por lo menos 

un mieinbro de anillo que es un Ætomo de oxIgeno, nitrógeno o 

azufre. 

2. Un compuesto de conformidad con la 
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reivindicación 1, donde 

R1 es hidrógenô,  aiquilo C1-C8, cicloaiqu–lo C3-C8, fenilo a 

naftilo; siendo fenilo y naftilo sustituidos a no par uno a 

tres sustituyentes seleccionados del grupo que comprende 

aiquilo C1-C8, aiquenilo C2-C8, aiquinilo C2-C8, haloalquilo 

C1-C8, alcoxilo C1-C8, haloalcoxilo C1-C8, alquiltio Cl-Ca, 

haloalquiltio Cl-Ca, aiquilsulfonilo C1-C8, halogeno,, ciano, 

nitro y alcoxicarbonilo C1-C8, y 

’ R2 y R3 son hidrógeno;  y 

R4 es aiquilo C1-C6, y 

R51 R6 y R7 son hidrôgerio y R8 es hidrógeriO, metilo 0 etilo, 

preferentemente metilo; y 

R9 es hidrógeno a aiquilo C1-C4; y 

R10 es fenilo, naftilo a bifenilo, cada uno sustituido o no 

par uno a tres sustituyentes seleccionados del grupo que 

comprende aiquilo C1-C8, aiquenilo C2-C8, aiquinilo C2-C8, 

haloalquilo C1-C8, alcoxilo C1-C8, haloalcoxilo C1-C8, 

alquiltio C1-C8, haloalguiltia C1-C8, alquilsulfonLlo C1-C8, 

halógeno, ciano, nitro y alcoxicarbonilo C1-0O3 y 

Z es halOgeno; alcoxilo C1-C8, aiqueniloxilo C2-C8, 

aiquiniloxilo C1-C8, alcoxi C1-C8--alcoxilo C1-C8, alqueriiloxi 

C2-C8-alcoxilo C1-C8, alguiniloxilo C2-C8-alcoxilo C,-C8, 

haloalcoxilo cl-C8, cicJ,oalquilo C3-CS-alcoxilo C1-C8, 

alquiltio C1-C8, alquenhltio C2-C8, aiquinlitlo Cl-Ca, 



haloalquiltio CI-CS, cicloalquilo C3-C8-alquiltio Cl-Cs, 

alquilsulfinilo C1-05, algutlsulfonilo Cl-ca, 

aiquenilsulfinilo C2-C8, alquerxilsulfonilo 

aiquinilsulfirulo C2-05 o alqunilsulfoiulo C2-C8-

3. Un cornpuesto de la formula I, de conformidad 

con la reicrindicaciOn 1, donde 

RI es hidrOgeno, aiquilo C -Cs o fenilo sustituido o 

no 

por uno a tres sustituyentes seleccionados del grupo que 

comprende alquilo CI-C8, haloalguilo C1-C8, alcoxilo C1-C8, 

haloalcoxilo C1-C8, alquiltio C1-C8, haloalquiltio Cj-C8, 

halOgeno, ciano, nitro y alcoxicarboriilo CI-C8; y 

R2 y R3 son hidrOgeno; y 

R4 es aiquilo C1 -C4, y 

R5, R6 y R7 son hidrOgeno y R8 es hidrógeno o metilo; y 

R9 es hidrOgeno; y 

R10 es fenilo, naftilo, 1,3-bifenilo 0 1,4-bifenilo, cada uno 

sustituido a no por uno a tres sustituyentes seleccionados 

del grupo que comprende aiquilo C1 -C8, haloalquilo C1 -C9, 

alcoxilo C1-051 haloalcoxilo C1 -C8, alquiltio C -C8, 

haloalquiltio C1 -C8, halógerio,  ciano, nitro y alcoxicarbonilo 

cl�cs, y 

z es halOgeno; alcoxilo C1-05, aiqueniloxilo C2 -C8, 

aiquiniloxilo C2 -C8, alcoxi C1-C4-alcoxilo C1-C2, alquiltio C-
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C8, alqueniltio C2-C8 o alquiniltio C2-C8. 

4. Un compuesto de la formula I, de conformidad 

con la reivind–cación 1, donde 

R1 es hictrOgeno, aiquilo C1-C8 a cicloalqu!lo C3-C8; y 

R2, R3, R51 R6, R7, R8 y Rg son hidrOgenc’; y 

R4 es metilo 0 etilo; y 

Rio es fenilo, naftiJ.o, 1,3-bifenilo a 1,4-bjfenilo, cada uno 

sustituido 

a no par uno a tres sustituyentes seleccionados 

del grupo que comprende aiquilo C1-C8, haloalquilo CI-C8, 

alcoxilo C1-C8, haloalcoxilo CI-CO, alquiitio C1-C8, 

haloalquiltio C1-C8, halOgeno, dana, nitro y alcoxicarbonilo 

C1-C8; y 

Z es alcoxila C1 -C8, alqueniloxilo C2-C6 a aiquiniloxilo C,2 -C6. 

5. Un compuesto de la formula i, de conformidad 

con cualqu–era de las reivindicaciories 1 a 5, donde R1 es 

hidrOgeno a aiquilo C1-C4. 

6. Un compuesto de la fOrmula I, de conformidad 

con la reivindicación 1, seleccionado del grupo que 

comnprende: 

2- (4-bromo--fenil) -2-clara--N- [ 2- (3-metoxi--4-prop-2-

iniloxi-fenil) -etil] -acetamnida, 
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2--cloro-2- (4-cicro’-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-

ini1oi-feni1) etil] -aceta.mida, 

2-cloro-2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4--

prop-2-iriiloxi-fenii) -etil] -acetainida, 

2- (4-bromo-feni1)-2-rntoxi-N-{2-(3-metoxi-4-prop-2-

iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (4-cloro--fenil) -2-metoxi-N- [2- (3-metoxi--4-prop-2-

iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, I 2-(3,4-dicloro-fanil)-2-metoxi-N-[2-(3-metoxi-4- 

prop-2--iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (4-brorno--fenil) -2-etoxi-N- [2- (3-rnetoxi-4-prop-2-

iniloxi-feriil) -etil] -acetamida, 

2- (4-cloro-fenil) -2-etoxi-N- [2- (3-nietoxi-4-prop-2-

iriiloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (3, 4-dicloro-fenil) -2-etoxi-N- [2- (3-metoxi--4--

prop-2--iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -N-[2- (3-metoxi---4--prop--2-iniloxi-

fenil) -etil) -2-propoxi-acetamida, 

-(4-c1oro-fenh1)-N-t2-(3-metoxi-4-prop-2-jnj1oxj 
/ 

fenil) -etil] -2-propoxi--acetamida, 

2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop--2-

inhloxi-fenil) -etil] -2-propoxi--acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -2-ciclopropilmetox–-N- [2- (3-

rnetoxi-4-prop-2-iniloxi-fenii) -etil] -acetamida, 

I ?, 
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2- (4-cloro-fenil) -2-cicloprop–lmetoxi--N- [2- (3-

metoxi-4-prop-2-iniloxi-feriil) -etil)-acetamida, 

2-ciclopropilmetoxi-2-(3, 4-dicloro--fenil) -N- [2- (3-

metoxi-4-prop-2-iniloxi-feriil) -etil] -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -2-etoximetoxi--N- [2- (3-metoxi-4--

prop-2-iniloxi-feni1) -etil] -acetamida, 

2- (4-cioro-fenil) -2-etodmetoxi-N- [2- (3-metoxi-4-

prop-2-iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2-(3,4--dicloro-fenji)-2-etoxjmetoxj-N-[2-(3-metoxj-4-prop2-iniioxifeni1) -etilj -acetarnida, 

2-aliloxi-2- (4-bromo-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-

2-inhloxi-fenil) -eti] -acetamida, 

2-aliloxi--2- (4-cloro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-

2-iniloxi-fenil) -etil] -Æcetamida, 

2-aliloxi-2- (3, 4-dicloro-feriii) -N- [2- (3-metoxi-4-

prop-2-iniloxi-feriii) -etil] -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -2- (but-2-eniloxi) -N- [2- (3-rnetoxi-

4-prop-2-iniloxi-fenil) -etil] -acetainida, 

2-(but-2-eniloxi)-2-(4-cloro-fenjl)-N--[2-(3-metoxj-

4-prop-2-iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (but-2-eni1oj) -2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-

metoxi-4-prop--2-iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -N-[ 2- (3-metoxi-4-prop-2-iniloxi-

fenil) -etil] -2-prop-2-irii1oci-acetamida, 

6 
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2- (4-cloro-fex-iil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-iniloxi-

fenil) -etil] -2-prop-2-ini1oxi-acetamida, 

2- (3, 4-dicloro--fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-

iniloxi-feriil) -etil]-2-prop-2-iniloxi-acet.amida, 

2-biferail-4-il-N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-iniloxi-

fenil) -eti1]-2-prop-2-iniloxi-acetamida, 

N- [2- (3-rnetozi-4-prop-2-iniloxi-fenil) -etil-2-

naftalen-2-il-2-prop-2-injloxj-acetamjda, 

N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-irijloxj-fenjl) -etil] -2-

prop-2--inhlozi-2-p-tolji-acetamjda, 

2- (4-etil-fenil) -N- [2- (3-metox–-4-prop-2-iniloxi--

fenil) -etil:J -2-prop-2-iniloxi-aeetamida, 

N- [2- (3-metoxi-4prop-2-ini1oxi-feni1) -etil] -2-

prop-2--iniloxi-2- (4-trifluorometil-fenil) -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -2-but-2-jrUloxj-N- [2- (3-metoxi-4-

prop-2-iniloxi-fenii) -etil] -acetamida, 

2-but-2-irnLloxj-2- (4-cloro-fenil) -N- [2- (3-rnetoxi-4-

% prop-2-iniloxi-fenii) -etil] -acetamida, 

2-but-2-iniloxi-2-(3,4-dicloro-fenjl)-N-[2-(3-

met.oxi-4-prop-2-iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2- (4-bromo-fenil) -N-[2-(3-metox–-4-prop-2-iniloxi-

fenil) -etil3 -2-prop-2--inilsuifanil-acetarnida, 

2- (4-c1oro-fen1) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-iriiloxi-

fenil) -etil] -2-prop-2-inilsulfanii-acetainida, 

Iq 



113 

2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2---

iniloxi-fenil) -etil] -2-prop-2-inilsulfanil-acetamida, 

2-aii1su1fani1-2- (4-bromo-fenil) --N- [2- (3-metoxi-4--

prop-2--iniioxi--fenil) -etiJ] -acetamida, 

2-a1iisu1ani1-2- (4-cloro-ferill) -N- [2- (3-rnetoxi-4--

prop-2--iniloxi-fenil) -etil] -acetamida, 

2-alilsulfanil-2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-

metoxi-4-prop-2-iniloxi-fenil) -etil] -’acetamida, 

I2-(4-bromo-fenhl)-N-[2-(3-metoxj-4-pent-2-jnjloxj-

fenil) -etil] -2-prop-2-iniioi-acetamjda, 

2- (4-cioro-fenil) -N-[2- (3-rnetoxi-4-pent-2-ini1oxi-

fenil) -etil] -2-prop-2-iniloxl-acetamida, 

2- (3, 4-dicloro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4--pent-2-

iniloxi-feriil) -etil] -2-prop-2-ini1oi-acetamida, 

2-(4-fluoro-fenhl)-N-[2-(3-metoxi-4-prop-2-injloxj-

fenil) -etil] -2-prop-2-ini.loxi-acetamida, 

2- (3, 4-difluoro-fenil) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-

iniloxi-fenil) -etil] -2-prop-2-iniloxi-acetamida, 

2- (4-cloro-3-fluoro-fenji) -N- [2- (3-metoxi-4-prop-2-

izu1ox,-feiu1) -etil] -2-prop-2-riiloxi-acetamida, y 

2- (3-cloro-4-fluoro-fenil) -N-- [2- (3--metoxi--4-prop-2-

iniloxi-fenil) -etil] -2-prop--2-ini1oxi-acetamica. 

7 Un proceso para la preparación de un compuesto 

15 
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de formula I, de conformidad con la reivindicación 1, que 

compreride: 

a) hacer reaccionar el fenol de fOrmula IV 

HO.__4_.f1i -R10 (IV) 
R6 Re

en donde R4, R5, R6, R7, R, R9, R10 y Z son coma se define en 

la formula I, con un compuesto de fOrmula V 

A2 

R 
(V) 

R3 

en donde R1. R2 y R3 son coma se define en la formula I y en 

donde Y es un grupo saliente; a 

b) Paner en coritacto el Æcido de la fOrmula (II) 

z 

HO2C 

con una amina de la fOrmula VI 

FR T R1 
=: 

0�&
 5 

. 
R,7 

I NH2 (VI) 
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en donde R1, R2, R, P.4, R3, R6, R, R8, R9 y R10 son corno se 

define en la formula I. 

8. Una composiciOn para controlar y proteger 

contra rnicroorganismos fitopatcgeriicos, que comprende un 

, compuesto de la f6rmu1a I, de conformidad con la 

reiviridicaciOn 1, como ingrediente activo, junto con un 

portador adecuado 

9. La composiciOn de conformidad con la 

reivindicación 8, la cual comprende por lo mei-ios un compuesto 

adicional activo funglcidamente, que se selecciona 

preferiblemente del grupo que consiste de cimoxanilo, 

trifloxistrobina, azoxistrobina, picoxistrobina, 

clorotalorxilo,metalaxil,
 metaiaxi1-H, piraclostrobina 

(BAS500F), dimetomorf, fosetil-Al, sales de cobre, 

acibenzolar-S-metilo, fludioxonilo, mancozeb, folpet, 

fluazinam, iprovalicarb, zoxamida y N-[2-{3-metoxi-4-(3-(4-

clorofenil)-2-propin-1-iloxi)fenil}eti1]amida del Acido (S)-

2- (met1su1fonilamino) -3-metilbutrico 
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10. Un compuesto de la f6rmula I de conformidad 

con la reivindicación 1, para la protección de plantas, 

contra la infección par microorganismos fitopatogØnicos. 

11. tin mØtodo para controlar y prevenir una 

infección de plantas de cultivo par xnicroorganisinos 

fitopatogØnicos, gue comprende la etapa de aplicar un 

compuesto de la formula I, de conformidad con la 

reivindicaciÆri 1, coma ingrediente activo a la planta, a 

partes de plantas a ala ubicación de las mismas. 

12. tin mOtodo de conformidad con la reivindicaciOn 

12, caracterizado porque los microorganismos fitopatogØnicos 

son organismos füngicos. 

13. Un proceso para la preparaciOn de un compuesto 

de formula la, de conformidad con la reivindicaciOn 1 

I, 

R = 
(Ia) 

en donde R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R, Rg y R10 son coma se 

definen para la fOrmula. I de conformidad con la 

reiviridicaciOn 1, y R12esalquiloCl-C8, algueniloCo 
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fl 

aiquinilo C2-C8, el proceso compreride hacer reaccionar: 

a) un compuesto de formula XIII 

A1 = 0_?__f_4__j_-

 

Al, (XIII) 

con un compuesto de fOrmula XIV 

Y-R12 (XIV) 

en donde R12 es aiquilo C1-C8, aiquenilo C2 -C8 o aiquinilo C2-C8 

e Y es un grupo salierite seleccionado del grupo de bromo, 

cloro, un tosilo, mesilo y trifluorometilsulfonilo, o 

b) un compuesto de fOrmula XV 

HO-R12 (XV) 

en donde R12 es alquilo C1-C, aiquerillo C2-C8 o aiquinilo C2-

C8, con un compuesto de fOrmula XVI 

=TR 1O 

o un compuesto de fOrmula XVIa 

R9 116 

A1 = -I_o_j__1__f_i :i 
A10 

(XVI) 

(XVIa) 

Iq 
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en donde R1, R2, R31, R4, R5, 1, R7, R8, R9 y Rio son como se 

definen para la formula I de conformidad con la 

reivindicaciOn 1. 

14. El proceso para la preparaciOn de un compuesto 

de fOrmula lb, de conformidad con la reivindicaciÆn 1 

el cual comprende poner en contacto un compuesto de fOrmula 

0-A 
OH HH 

R10 N�I-4--()�QH (XXI) 
H 0 H H H - 

en donde R4 y R10 son come se definen para la formula I de 

conformidad con la reivindicaciOn 1, con un agente 

propargilante de fOrmula XXII 

V�CH-  CH (XXII) 

en donde Y es un grupo saliente seleccionado del grupo de 

bromo, cloro, tosilo, mesilo y trifluorometilsulfonllo. 

NO 
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Novel a-amtho acid amides of fonnula (1) as well as possible 
ioiriem 

and mixtures of homers thew wherein the suhstlweins� 
are defined as follows: it is the number zero or cne. Ri It optionally substituted alkyl, alkeiiyl, alicynyl, cycloalkyl, cyctoalkylalkyl, 
styl or arylalkyl; or a group NRaR wiletein R and Rb are each Independently of the other hydrogen, alkyl or form together 

an alkylene bridge; R$ is hydrogen or alkyl; ks is optionally substhnted aryl or heteroary! A Is aflcylene

 and B Is optionally 

substituted aryl; with the exception of the following compounds pbeny1-N.. (l-pltenyl.’othyl)- 2-(4.-meihylphenyl)- suIony-
tamlno-’acetaxnide, 2-.phcnyl- N-(1-phenyl-ethyl)- (4-chIorophcnyl)- s Ifonyla ino-aratarelde, 2-phenyt-. N-(1-pheriyl-ethyt)-2-(4-nitro1phenyl). sulfonylamlno.-acemn1de, 2-p!eny1-. N-(1-pbenyl-eth>I)- 2-(4-methoxypheny1)- suitonylamlno-acetan,ide, 2-phenyl-. N-(I-phenyl-ethyl)- .(4-uompben)l)-- su1fonylamino-aceainide, 2-phenyl- 4-(l-.eyJ’-ethy1)-. ny1-sulfonylaroino acetarnide and 2-phenyl-N-( phonyl yfl-2-moth sultonylamno-acetairiide. - The novel compounds have plant-pmtectivł properties and are suitable for protecting plants against Infestations by phytopathogenic microorganisms, in particular fungi. -i’----. ---, - -.- -.- - -.-- - 
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N-SULPHONYL and N-$ULPHINYL PHENYLLCINAMIDE 

PCTIEr99/01216 

The present invention relates to novel a-amino acid amides of formula I below. It relates to 

the preparation of those substances and to agrochemical compositions that comprise at 

least one of those compounds as active ingredient. The invention also relates to the 

preparation of the said compositions, and to the use of the active ingredients or the 

compositions in the control or prevention of plant Infestation by phytopathogenic 

microorganisms, especially fungi. 

The compounds according to the invention correspond to the general formula I 

- 0 R2 

A-QL 11 

2,,, 

(I) 
Fl NH�A�B 

as well as possible isomers and mixtures of isomers thereof, 

wherein the substituerits are defined as follows: 

rj is the number zero or one 

P1 is optionally substituted alkyl, alkenyl, alkynyl, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, aryl or arylalkyl; 

or a group NRaRb wherein Pa and Fib are each Independently of the other hydrogen, alkyl or 

form together an alkylene bridge; 

_.pR2 is hydrogen or alkyl; 

�jR3 is optionally substituted aryl or heteroaryl; 

_-A is alkylene; and 

is optionally substituted aryl; 

with the exception of the following compounds 

4 2-phenyl-N-(1 -phenyl-ethyl)2-(4-methylphenyI)-suIfonyIaminoacetamids, 
2-phenyl-N.(1 -phenyl-ethyl)-2-(4-chlorophenyl)-suIfonylaminoacetamide, 
2-phenyl-N-(1 -phenyl-ethyl)-2-(4-nitropheny))-sultonylamlno-acetamicie, 

2-phenyl-N-(1 -phenyl.ethyl)-2-(4-methoxyphenyl)sulfonylaminoacetamjde, 
2-phenyl-N-(1 phenyIethyl)-2-(4-fluorophenyl)-sulfonyIamino-acetamide, 
2-phenyl-N-(1 -phenyl-ethyl)-2-phenyl-sulfonylamino-acetamide and 
2-phenyl-N-(1 -phenyl-ethyl)-2-methane-sulfonylarnino-acetamide. 
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Ci-Chalogena(koxy, 03-ChaJogenaikenyloxy, halogen, hydroxy, nitro or cyano (where all 

phØnyl containing groups may be optionally substituted by 1 to 3 substituents selected from 

C -Calkyl, C1.C8a)koxy, C1-C8alkylthio, C1-C8halogenalky C1-ChaIogenalkoxy, 

01-C9halogenthioalkyl, halogen or cyano) (sub-group C). 

A special group within the scope of sub-group C comprises compounds of formula I wherein 

n is the number one; 

Fi is C1-04alkyl optionally mono- or poly-substituted by fluorine, chlorine, bromine or 

dimethylarnin; 

R2 is hydrogen; 

R3 is phenyl optionally substituted by 1 to 3 substltuents selected from C1-C8alkyi, 

C2-CBalkenyl, C3-C8cyoloalkyl, C1 -CaIkoxy Cl-O8alkylthlo 01-C8alkoxycarbonyl, 
* C-Cha1ogenalkyl, C1-C8halogenalkoxy, C1-O8halogenthioalkyl, halogen, nitro or cyano; 

A is ethylen; and 

B is a group 

�Q�OM9 
0�Ps 

wherein 

_._-’ A8 is C1-C4alkyl, and 

..�pR9 is C1-C8alkyt, C3-C3alkenyl, 0.C8alkynyl, phenyl-C1-C6alkyl, phenyl-C3-C6alkenyl, phenyl-
C3-C6alkynyl, C1-C8halogenatkyl, C3-C8halogenalkenyl (where all phenyl containing groups 
may be optionally substituted by 1 to 3 substituents selected from C1-C8alkyl, C1-C8alkoxy, 
Cl-C8alkylthio, C1-C8halogenalkyl, 01-C8halogenalkoxy, C1-C8halogenthioalkyl, halogen or 
cyano) (sub-group Ca). 

Certain x-amino acid derivatives having a different kind of structure have already been 

proposed for the control of plant-destructive fungi (for example in EP-398 072, EP-425925, 
DE-40 26 986, EP-477 639, EP-493 683, DE-40 35851, EP-467 154,

 EP-496239, EP-550 

788 and EP-554729) Those compositions are not, however, satistactàry In their action. 
Surprisingly, with the compound structure of formula I, new kinds of microbicides having a 
high activity have been found. 
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escrJgtion of the orocess. 
for 

thp pjeoaratign of compounds according to, the inventigo 

The compounds of formula I can be prepared by one of the following processes: 

a) 

0 
it 

+ H2N+_.COOH 11 

fit lv 

0 A2 

11�NH_ -000H ----
step A It

A3 

StepB+ H2N�A�B 
+ V 

NH 
11 
(Q) NH�A�B 

Step B: An amino acid of formula I) or a carboxy-activated derivative of an amino acid of 

formula II, where A1, ri, A2 and A3 have the meaning as defined above, is reacted with an 

amine of the formula V where A and B have the meaning as defined above, optionally in the 

presence of a base and optionally In the presence of a diluting agent. 

Any carboxy-activated derivatives are suitable as carboxy-activated derivatives of the amino 

acid of formula II, such as acid halides, for example acid chlorides or fluorides; symrnetric& 

or mixed anhydrides, for example the mixed 0-alkylcarboxylic acid anhydrides; activated 

esters, for example p-nitropheny) esters or N-hydroxysuccinimide esters, and activated 

forms of the amino acid II produced in situ using condensation agents (e.g. 

dicyclOhexylcarbodiimide, carbonyldilmidazote, 0-(benzotriaz-1 -yl)-N, N, N’,N’-

bis(pentamethytene)uronium hexafluorophosphate, 0-(benzotriaz-1 -yl)-N,N, N’,N’-

bis(tetramethylene)uronlum hexafluorophosphate, (benzotriazol-1 -yloxy)-

tripyrrolidinophosphonlum hexafluorophosphate, (benzotriazo!-t -yloxy)-

tris(dimethylamino)phosphonium hexafluorophosphate or 0-(benzotriazol-1 -yl)-N,N,N’,N’-

tetramethyluronlum hexafluorophosphate). 

The acid halides corresponding to the amino acid of formula II can be prepared by reacting 

the amino acid of formula II in a manner known per so with a halogenating agent, for 

example phosphorus pentachloride, thionyl chloride, oxalyl chloride, cyanuric fluoride or 

diethylamiriosulfur trifluoride. 
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The compounds of formula VI can be prepared by the following process d) 

0 

CN-A--B 
+ AR 

+ NH3 + A10000H 
3 

 

VII VIII lx 

stop  
+4’ 
R2o 

� 

R3 
NH-A-13 

VI 

PCTIItP99/01216 

step 0 NH P10 

2))�NH�A�B  3 

0 x  

Step 0: An isocyanide Of formula VII, where A and B are as defined before (see 

D.Seebaoh, G.Adarn, 1..Gees, MSchiess, W.Weigang, Chem.Ber.,1988,121507) is reacted 

with a known compound of formula Vt II (P2 and P3 are as defined before), a known 

compound of formula IX (Rio is lower alkyl or H) and ammonia in a solvent (typically an 

alcohol as methanol or ethanol, tetrahydrofuran, methylenchloride) at a temperature 

between 200 and +1 50C, optionally in the presence of a Lewis acid, typically ZnCl2 NO 
reaction). 

Step :.A compound of formula X, where P2, A3, P0, A and B are as defined before, is 

hydrolysed under acidic or basic conditions at a temperature between 00 and 100°C. Typical 

acids are mineral acids as HCI, H2SO4, organic acids as p-toluenesulfonic acid, 

methanesulfonic acid, trifluoroacetic acid; typical bases are NaOH, KOH, Ba(OH)2, 

carbonates, triethylamine, ethyl dilsopropylamine; typical solvents are alcohols like ethanol 
or methanol, tetrahydrofurane, dimethylformamide, dimethylsutfoxide. 

Compound VI can be converted to compounds of formula I by step C as described under 
process b). 

The invention relates also to the amino acid derivatives of formula VI, wherein R2, A3, A and 

8 have the meaning as defined for formula I. 
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The suit onic acid or suit iriic acid or the suit Onic or suit fric acid derivative of formula Ill 
required for process a) or b) and the amino acids of formula IV required for process a) are 
known per se. 

Suitable suit onic or suit lnic acid derivatives of formula III are any compounds wherein Z Is a 
leaving group, such as sultonic acid 

halides 

or sulfinic acid halides, e.g. sulfochiorides or 

sulfinic acid chlorides; symmetrical or mixed arihydildes; and activated forms of sulfonic 
acid oraulfinic acid produced in situ using conderisatlon agents, such as dicyclohexyl-

carbodlimide or carbonyldflmldazole. 

Surprisingly, it has now been found that compounds of formula I have for practical purposes 
a very advantageous biocidsi spectrum in the control of phytopathogenic microorganisms, 

1 especially fungi. They possess very advantageous curative  and preventive properties and 
are used in the protection of numerous crop plants. With the compounds of formula I It is 
possible to inhibit or destroy pests occurring on various crops of useful plants or on parts of 

.such plants (fruit, blossom, leaves, stems, tubers, roots), while tarts of the plants which 
grow later, for example, also remain protected against phytopathogenic fungi. 
The novel compounds of formula] prove to be preferentially effective against specific 
genera of the fungus class Fungi Impertecti (e.g. Cercospora), Basidiomycetes (e.g. 
Puccinia) and Ascomycetes (e.g. Erysiphe and Ventutla) and especially against Oomycetes 
(e.g. Plasmopara, Peronospora, Bremia, Pythium, Phytophthora). They, therefore represent 
in plant protection, a valuable addition to the compositions for controlling phytopathogenic 

’ fungi. The compounds of formula I can also be used as dressings for protecting seed (fruit, 
tubers, grains) and plant cuttings from fungaf infections and against phytopathogenic fungi 
that occur In the aiI. 

The invention relates also to compositions comprising compounds of formula I as active 
Ingredients, especially plant-protecting compositions, and to the use thereof In the agri-
cultural sector or related fields. 

�p In addition, the present Invention includes the preparation of those compositions, wherein 
the active ingredient is homogeneously mixed with one or more of the substances or groups 
of substances herein described. Also included is a method for the treatment of plants which 
comprises applying the novel compounds of formula] or the novel compositions, 
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Target crops to be protected Within the scope of this invention comprise, for example, the 

following species of plants: cereals (wheat, barley, rye, oats, rice, maize, sorghum, spelt, 

triticale and related species);.beet (sugar beet and fodder beet; pomes, stone fruit and soft 

fruit (apples, pears, plums, peaches, almonds, cherries, strawberries, raspberries and 

blackberries): leguminous plants (beans, lentils, peas and soybeans);. oil plants (rape, 

mustard, poppy, olives, sunflowers, coconut, castor oil plants, cocoa beans and ground-

nuts); cucumber plants (marrows, ct,cumbers.�and melons); fibre plants (cotton, flax, hemp 

and jute); citrus fruit (oranges, lemons, grapefruit and mandarins); vegetables (spinach, 

lettuce, asparagus,, cabbages, carrots, onions, tomatoes, potatoes and paprika); Iauraceae 

(avocados, cinnamon and Camphor) and plants such as tobacco nuts, coffee, sugar cane, 
tea, pepper, vines, hops, bananas and natural rubber plants, and also ornamentals. 

.-9The compounds of formula I are normally applied in the form of compositions and can be 
- applied to the area or plant to be treated simultaneously or in succession with further active 

Ingredients. Those further active ingredients may be fertilizers, micronutrient donors or other 

preparations that influence plant growth. It Is also possible to use selective herbicides, and 

insecticides, fungicides, bactericides, nomaticides, molluscicides or mixtures of several of 

those preparations, if desired together with further carriers, surfactants or other application-

promoting adjuvants customarily employed in formulation technology. 

-p Suitable carriers and adjuvants may be solid or liquid and correspond to the substances 

ordinarily employed in formulation technology, such as, e.g. natural or regenerated mineral 

, 
substances, solvents, dispersants, wetting agents, taoklfiers, thickeners, binding agents or 

fertilizers. Such carriersare for example described in WO 97/3890. 

-P A preferred method of applying a compound of formula i, or an agrochemical composition 
comprising at least one of those compounds, Is application to the foliage of the plants follar 
application), the frequency and the rate of application depending upon the risk of infestation 
by the pathogen In question. The compounds of formula 1 may also be applied to 
propagation material (grains, fruits, tubers, shoots, cuttings, roots etc) (dressing), for 
ex pie either by impregnating cereal grains (seeds) or potato tubers or freshly cut shoots 
with a liquid formulation of the active ingredient or by coating them with a solid formulation. 
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The The compounds of formula I are used in unmodified form or, preferably, together with the 

adjuvants conventiórtally employed in formulation technology, and are for that purpose 

\ advantageously formulated in known manner e.g. Into emulsifiable concentrates, coatable 

pastes,, directly sprayable or dilutable solutions,, dilute emulsions, wettable powders, soluble 

powders, dusts, granules, and also encapsulations in eg. polymer substances. As with the 

nature of the compositions, the methods of application, Such as spraying, atomizing, 

dusting, scattering, coating or pouring, are choSen In accordance with the intended object-

ives and the prevailing circumstances. 

Advantageous rates of application are normally from igto 2kg of active ingredient (aJ.) per 

hectare, preferably from 1 O to 1kg al/ha, especially from 25g to 760g à.i./ha. When used 

as seed dressings, rates of from 0.001 g to 1 .Og of active ingredient per kg of seed are 

advantageously used. . . 

The formulations, i.e. the compositions preparations or mixtures comprising the compound 
(active ingredient) of formula I and, where appropriate, a solid or liquid adjuvant, are 
prepared in known mannere.g. by homogeneously mixing anWor grinding the active 
ingredient with extenders, e.g. solvents, solid carriers and, where appropriate, surface-

active compounds (surfactants). 

The compounds of formula I can be mixed with other fungicides, resulting in some Oases In .,......... ......... .... ......,.... 
unexpected synergistic activities 

Mixing components which are particularly preferred are azoles such as azaconazole, 
bitertanol, bromuconazoje, cyprocçriazole,  difenoconazole, dialconazole, epoxiconazole, 
fenbuconazoie, fluquinconazole, fiusilazole, flutriafol, hexaconazole, irnazalil, 

imibenconazole, Ipconazole, metconazole, rnyolobutanil, pefurazoate, penconazole, 
pyrifenox, prochloraz, propiconazole, tebuconazole, tetraconazole, triadimefon, triadimenol, 
triflumizole or triticonazole; pyrimidinyl carbinoles such as ancymldol,fenarimol or nuarimol; 
2-amino-pyrimidine such as bupirlmate dimethlrimol Or Sthirjmol; morpholines such as. 
dodemorph, fenpropidin, fenpropimorph,. spiróxamln or tridemorph; anhllnopyrlmldines such 
as cypradinil, mepanipyrim or pyilmethanil; pyrroles Such as fenpiclonil or fludioxonil; 
phenylamides such as benalaxyl, furalaxyl, metalaxyi, RmetaIaxyl, ofurace or Oxadixyl; 
benzimidazoles such as. bonomyl, carbendazim, debacarb, fuberidazole or thiabendazole; 
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dicarboximides such as chlozolinate, dichlozoline, iprodione, myclozolirie, procymidone or 

vinclozolin; carboxamides such as carboxin, fenfuram, flutolanil, mepronil, oxycarboxin or 

thifluzamide; guanidines such as guazatine, dodine or iminoctadine; strobHurines such as 

azoxystrobin, kresoxim-methyl, metominostrobin, 8SF-1 29, 2-[(2-trifluoromethyl)-pyrid-8-

yloxymethyl)-3-methoxyacrylate or 2-[ct([(a.methyl-3-trffluoromethyl-benzyl)imino]-oxy}-o-

tolylj-glyoxylic acid-methylester-O-methyloxlme; dithiocarbamates such as ferbam, 

mancozeb, maneb, metiram, propineb, thiram, zineb or ziram; N-halomethylthio-

dicarboximicies such as captafol, captan, dichiofluanki, fluoromide, folpet or tolyfluanid; 

copper compounds such as Bordeaux mixture, copper hydroxide, copper oxychloride, 

copper sulfate, cuprous oxide, mancopper or oxine-copper; nitrophenol derivatives such as 

dinocap or nitrothal-isopropyl; organo phosphorous derivatives such as edlfenphos, 

iprobenphos, isoprothiolane, phosdiphen, pyrazophos or tolciof os-methyl; and other 

compounds of diverse structures such as acibenzolar-S-methyl, anilazine, blasticidin-S, 

chinomethionat, chioroneb, chiorothalonil, cymoxanil, dichlone, diclomezine, dicloran, 

diethofencarb,dimethomorph, dithianon, etridiazote, famoxadone, fentirt, ferimzone, 

fluazinam, flusulfamide, fenhexamid, fosetyl-aluminium, hymexazol, kasugamycin, 

methasulfocarb,pericycuron, phthalide, polyoxins, probenazole, propamocarb, pyroquilon, 

quinoxyfen, quintozene, sulfur, Irlazoxide, tricyclazole, triforine or validaniycin. 

The agrochemical compositions usually comprise 0.1 to 99% by weight, preferably 0.1 to 

95% by weight, of a compound of formula I, 99.9 to 1% by weight, preferably 99.8 to 5% by 

weight, of a solid or liquid adjuvant, and 0 to 25% by weight, preferably 0.1 to 25% by 

weight, of a surfactant, 

.. Whereas commercial products will preferably be formulated as concentrates, the end user 

will normally employ dilute formulations. 

The Examples which follow illustrate the invention described above, without limiting the 

scope thereof in any way. Temperatures are given in degrees Celsius. 

Table 1: Compounds of formula 1.1 
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wherein R2 is hydrogen and where the combination of R1, R3 and n corresponds to one tine 

in Table B. 

Table 24: Compounds of formula 1.12 

9 0 OCH3 
RSNH  

(g) NH-CHr-0H2 - 

wherOin A2 is hydrogen and where the combination of R, Fl3 and n corresponds to one line 

in Table B. 

Table 2 Compounds of formula 1.13 
Abell 

9 A2 0 OCH 

O 

P�SNH 
R3 NH -CH CHr� CH2_-- Ojr_K 

 

wherein A2 is hydrogen and where the combination of P, A3 and n corresponds to one line 

in Table B. 

Table26 : Compounds of formula 1.14 

9 
Fl2 OCH3 

11 (1.14) 

. 
(0) A3 NH� 

CN_CH2_-\J_O\___<[>_ c 

wherein A2 is hydrogen and where the combination of A1, A3 and ii corresponds to one line 

in Table B. 

Table 27: Compounds of formula 1.15 

It 0 OCH3 
RI--NH_ CR3it
 I 

On A3 NH�CR-01-12  
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Vetsiôfl en espaflol de la obra tituladÆ Organic Chemistry, Fifth Edition, de Robert Thornton Morrison 

y Robert Neilson Boyd, publicada originalmente en inglØs por Allyn and Bacon, Inc., Boston, 

Massachusetts, E.U.A. Copyright ' 1987, 1983, 1973, 1966, 1959. 

Esta ediciön en espallol es la ünica autorizada, 

Is 
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194 PREPARAON DE 1ERE$ 689 

holes no son pài  isi u mayoria de los Øteres alifÆticos se convierten lentamente en peróxidos al contacto 

cc. 17.5). ci aire Aunque estÆn presentes en concentraciones bajas, estos peróxidos son muy 

a comparable a j puesto que son inestables y pueden producir explosiones violentas durante las 

plo, tienen una 

so’ 
jcioæes que normaltuente siguen a las extracciones con Øter. 

s inferiores se 
* 

La presencia de peróxidos se detecta por la formación de una coloraciôn roja cuando se 

bable que la solub ci Øter con una solución àcuosa de sIfato ferroso-amônico y tiocianato de potasio; ci 
ido oxida el ion fcrroso a frrico, que reacciona con ci ion tiocianato para dar el color 

-0 Sangre caracteristico del ion complejo. 
IJ 

peróxido + Fe  -+ Fe3 ---  
SCN 

Fe(SCN)3’ (n 1 a 6) 
Rojo 

Hay varias forrnas de eliminar los peróxidos de los 6teres, inciuyendo un lavado con 
eteres coma &solveflOtIciones de ion ferroso (que reduce los peróxidos) o la destilación con Æcido .sulfürico 

tcentrado (que los oxida). 
Para emplearlo en la preparación de reactivos de Grignard, el Øter (generalmente ci 

� 

jellico) debe estar libre de vestigios de agua 
y 

alcohol. El liamado Øter absoluto se puede 
cparar par destilación  del Øter ordinario con H2SO4 concentrado (que no solo elirnina 

_________________ 
� , ua y alcohol, sino tambiØn los perOxidos) 

y 

guardar luego sobre sodlo metÆlico. Corner-
; 

ulmente existe Øter anhidro de tan buena calidad que solo necesita tratamiento con 
- en oTan escala, prmci sodio Paraadecuarse a la reaccion de Gngnard. 

ci d til d El usa de dietil Øter es muy peligroso, aun cuando estØ libre de perOxidos: es muy volÆtil, 
etivos de a��- gn 0 

�_______ la inflarnabilidad de sus vapores, a menos que se observen las precauciones adecuadas, 
none un riesgo permanente de explosion e iucendio. 

rrespondientes Co. 
rioicu1as de a1cohol 

ra dar 6teres en vz 
’. 

S 19.4 PreparaciOn a Øtees reacciOn. Por ejemplo, 

Los siguientes mŒtodos son de uso general para la preparación de Øteres en laboratorio. (La 
irnesis de Williamson se utiliza tambiØn industrialmente para la preparación de anl aiquil 

sulfurico concentrad 
* 

mismo alcohol a:144. 

s ricos, ya que una PREPARACION DE ETERES - 

s Øteres. - 
istitución nucleofilica que I. Sintesis de Williamson. Estudiada en Ia sección 19.5. 
na sda molØcula 

� RONa R�OR. Rendiiniento ba5ado en RX: 

RX + 0 �0  0 CH > 10> 20 (>3°) 
ArONa R�OAr 

Z1nptos: 

[(cH3)2cno_14 
_] 

(CU)2CHONa + CH3CH2CH213r 
� 

Isopropóxido Bromuro de 
de sodio n-propilo S 

. CH3CHC}120�CH(CH3)2 
Isopropil n-propil óter 

S CONT --------- ______ 
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CONt0a  
CHV 

+ 

CH3CH2Br 
NOH 

00�CH2CH3  . 
BromurO de be 

Fenol Bromuro de etilo Etil fenil Øtr j La sintesis de WiUi 

3inôxio  por un ion halo 
por tratainiento de halog 

2. Alcoximercuraciôn-desmetduraciôn.  Estudiada en la secciôn 19.6, I pueden utilizarse los halo, 
,ucleofihica. 

C\ 
+ JOH + Hg(OOCCF)2 -* �C-- 

Na 
___ . /C  

Trfiuoroaceato RO HgOOCF3 � 
do morcurioOrientacidn de 

tth1 CU CCC( 

Markcvnkov  

Ejemplo: 

Cu3 - Cu Los alcóxidgs de soc 
CH3--CHCH2 + CH3CH0H 

- Hg(OOCCF), NBH4 
CH3CHH3 

CH3 cH3 Cfl5 

330metil-1-buteno .�� 3-Etoxi-2.2.dimetilbutano 
Na hay transposicMn 

S Per otra parte, debido a 
e preparan pot la. acciÆ 

195 PreparaiOn tie Øteres. Sintesis tie Williamson Ai 
- - Tin 

En laboratorio, la sintesis de Williamson para 6teres es importante por su versatiidad: pud 
� -A-

-:. 
emplearse tanto paa obtener Øters simØtricos como asimØtricos. .. 

�MdS  

En la sintesis de Williamson se hace reaccionar un halogenuro de aiquilo (o halogcniuo Si so desea obtener i de aiquilo 
sustituido) con un aleóxido o un fenóxklo de sodio: ,wsde reactivos; una tie 

etil Øter, por ejemplo, S R�X + Na +--’O�R’ -+ R�O--R’ + NaX R�X+ NaO�’Ar -+ R�O�Ar +

 NaX 

Para la preparaciôn de 
aril metil 

Øteres se suele 

utilizar §uyato de metilo, (CH)2SO4, en lu3I 4CH de los muebo mÆs 
caros lialogenuros de alquilo. cuc-0---c�CH3 CH - Øte CH3Br + Na -0�C�cl-I3 -- CH3-0----(--CH3 t-Butil cdl 

CH3 CU3 t-Butôxido Mcdl t-butil 
Øter 4ctlil elegimos? Como de sodlo bninaciôn con la sustit � . S . . rtia. debido a la 

fuerte 

O�H+ CH3QSO0CH3 °H O�CH3 + CHOSO3Na’ 
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28.6 AEACIONE8 987’ 

van as plantas (Seujcados 
)� Algunos de 

en posiciones orto 
y 

para con respeŁto ’ halógeno,  tiene "na apiicción limitada 
’2,4-dinitrofenol 

- ellos� 

_f 9.9). Se obtienen asi en gran escala 
y 

2,4,6-trinitrofenol (Æcido picrico): 

CI Na
  

'JNOZ
 NaOH  jNO2 H 

OH 
NO2rnqo, 02N NO2

;wCHcH, . NO2 NO2 NO2 NO2 

Anetol - 244)jnjtrØ1orobenceno 2,4-t)hiitrofenol 2,4,6-Trinitrotenol. 
elte de ants 24-lnjtrofnôxido  de sodio - (Mido picrico) 

28.6 Reacciones 

H=CH2  
ç Aparte de su acidez, la propiedad quinnea mas notable de ui fenol es la reactividad 

de sasafras extreifladamente elevada de su anillo on la sustitución electrofilica. La acidez desempea un _________ 
papel importante incluso on la sustituciön anular, ya que la ionización de un fenol genera 
el grupo �O aün mÆs Iiberador de electrones que ci �OH, debido a su carga negativa. 

Los fenoles no sótô dan las reacciones de sustitución electrofilica tipicas en la mayoria 
de los compuestos aromÆticos, sino tambin muclias otras, que son posibles gracias a la 
reactividad excepeional del anillo. Solo alcanzaremos a ver algunas de ellas. 

e los mØtodos descntoM 
I 

REACCIONES DE FENOLES. --_ 

I 1. Acdez. F’ormaciôn de sales. Estudiadas en las secciones 283 
y 

28.7. 

� ArO�H 
+ H20 Ar0 

+ 17130" Iv 
N2 

: 

OH 
+ NaOH ----+ Na + H20 - S 

Fenol Fenôxido de sodio + N . 2. 

FormaciOn de 6teres. Sintesis de Williamson. Estudiadas en las 
secciones 19.5 y 28.8. 4 . S ArO’ + R--X -p ArO�R. + X S Ejeinpios: S 014 + C2H51 NaOHauoso OC2H calor 

;atii para obtener fenoj Fenol Yoduro de etilo Etil 
fenil eter inente comjenza con __________ 

(Fenctol) 

lectrones poderosamel S 
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CONT. 

(c) Conversión a amidas. Estudiada en la seeción 23.17. 

R_C\ SOCI3 R�C NH3 R�C 
OH Cl NH2 

Un cloruro de Acido Una amida 

Ejempla 

C6H5CH2COOH soc"- C6HCH2COCl 
NH3> 

C6H5CH2CONH2 

Acido feuilactico Cloruro de fenilacetilo Fenilacetamida 

3. Reducción. Estudiada en  la secciOn 23.18. 

R�COOH 
LiAIH4 

> R�C!{20H Tanibidn se redcen corno Østees Sec : 

’Alcohol 1° 

Ejemplos 

4(CH3)3COOH + 3LaAIH4 > E(CH3)3CCH2034AILi 
HI 

(CH )3CCH2OH 

Acido + 2L1A102 + 4142 Alcohol neopentilico 
trirxieti1actico (2,2-DimetiI 

1-propanol) 

COOL! CH2OH 
LtAIH4 OCH3 OCH3 

Acido in tohuco Alcohol in metilbencllzco 

4 Sustitución en el grupo aiqudo o arilo 

(a) Halogenaclón alfa de Æczdos ahS4ticos Reacciôn de HellVoIhard Zelinsk. Estudiada CO Li 
seccion 23.19. 

RCH2COOH + x2 L> RCF!COOH + HX X2 
C12, Br2 

- 

S 

Un ct haloÆcido 

Ejemplos 

CH3COOH 
Cl2 F> 

CICH2COOH 
F> 

Cl2CHCOOH 
Cl3 F> CI3CCOOH 

Acido Acido Acido Acido 
acötico cloroacØtico dicloroacØtico tricloroacetICO - 

CL!3 ¶1.13 

CH3HCH2COOH 
Br2, P CH3CHHCOOH 

Acido isovaleriÆrnco 

-- Acido -bromoisovaleriÆnico 

CONT.. 

(b) Sustituciôn anulat 

�COOL!: desact 

Eje,nPI0 

cc

CO 
� Acido be 

La propiedad mÆs car, 
icidez. Su tendencia a cede), 
in equilibrio entre ci Acido 
tipo de compuesto organic 

r 

El 01-I de un Acido pu 
rloruros de Æcido, Østeres o 

idos, y todas contienen e 

us derivados funcionales 
menudo tambiØn se interc( 

Uno de los pocos age 
3k01161 es ci hidruro de lit 

La parte de hidrocar 
,radicales libres caracteristi 
;*titucion se utiliza raras 

sfro, La halogenaciôn St 

’co). Esta 
se llama reac Un anillo aromÆtico cc 

trofiujca normales de Ui 
$aCtivacjón  es tan cons. 
biamos explicado este eft 
acción  eiectrónica (Sec. 

IdLa

 descarboxilación,  e 
flpOrtancia iimitada p 

OS aiifÆtjc,g sustituido 
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Como resultado del examen de fondo, reallzado con fundamento en el artIculo 45 
de la DecisiOn 486 do la Comision do la Comuriidad Andina, so to comunica 

1. Documentos estudiados 

1.1.Capitulo descriptivo: Folios 40 at 142 taly como fueron presentados. 
1.2. Capitulo reivindicatorio Folios 143 al 157 tat y como fueron presentados 

Folios 175 al 189 reivindlcaciones modificadas 
1.3. Prioridad folio 1, UK 00119446 Mayo 17,2000 
1 4 Respuesta del solicitante Folios 170 at 173 

2. Objeto de Pa invenc16n 

7ltuIo de Ia soi!cituct Nuevos derivados de fenilpropargilØter. Folio 1. 

Objeto de./a invenoIón: El objeto de la presente solicitud de patente de invenciOn 
so rofiere a nuevos derivados de fenilpropargitØter do la formula (I) La invenciOn 
se refiere tambien al proceso do preparacion do estos nuevos derivados y a 
composiclones agroqulmicas que comprenden al menos uno de estos 
compuestos como ingrediente activo y a la preparaciOn de las composIciones 
mencionadas. 



211 

El problerna tØ.cnioo planteado en la presente solicitud radlca.en la necesidad do 
nuevos derivados de fentipropargilØter para el control y prevenciOn de infecciones 
do plantas por microorganismos fitopatogOnicos, especialmente hongos. Para 

� . . . . solucionar este problema tØcnico la solicitud plantea nuevos derivados de 
fenilpropargilØter. . 
El  objeto de Ia solicitud deænido anteriormente so clasificó en la IPC C07C235/34, 
A01N37/18. 

3 De Is solicitud de Patente 

� . 3.1.. RE..Mnicaciones artIcuIo 30 D 486) 

� Aunque se, limito y so especificó  el nümero do carbonos de cads uno do ’los � 
radicales mencionados, las reivindicaciones I a 3 contin6an siendo demasiado 
amplias puesto que incluyen una gran variedad de’sustituyentes que no perrniten 
deflni.r concretamente la ô las mo.lcutas deinterØs. 

Las reMndicaciones 9 y 10 presentati una ôomposiciOn  quo ineluye Łt compuesto 
do la formula (I) y al menos un compuesto athcional activo fungicdamente Sin 
embargo ios resultados do acctón fungica, presentados en le capitulo descriptivo, 
corresponden unicamente at compuesto de la fOrmula (I) y no a composiciones 
con otros fungicidas Por 10 tanito so considera que estas reivindicactones no 
estan sustentadas en la descripción  y en consecuenicia se le recomienda al 
sofloitante quo las suprima.  

Por 61timo, la frase "..,para la protección de pIantas contra la infecoiOn por �’ 
microorganismos fitopatogØnicos" presentada en Is relvindicaciOn 10, no sports 
ninguna caracterIstica nueva e inventiva al compuosto de formula (1). Pot el 
contrarto presenta informaciôn inriecesaria quo le resta claridad a la 
reMndicaciôn. So le sugiere al solicitante quo suprima esta relvindicaciOn. . 

� � �. � En conclusiOn, estas reivIndicaciories no cumplen con. el requisito do concision, 
claridad y sustento en la descripcion do acuerdo al art 30 do la Decision 486 o � � � 

� art22 Tratado PCT. . � � � 

� 4. Detormlnación  del Estado de la TØcnica � � 

� � � ’� � Considerarido quo la fecha de la prioridad de la solicitud internacional PCT es 17. 
� � . �. "do mayo de 2000, so realizó la  bUsqueda en’ el estado do la tOcnica y so 

� � ’� � � encontraron los documentos relacionados a continuaci6n, quo pueden afectar Is � � ’ 
’ patentabilidad del objeto de la presente solicitud: 

NO  � Documento 

Di W09943644 

Libro Qumica orgÆnica" 
02 Addison-Wesley 

� � � 

Iberoamericana 
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S. AnØlisis de patentabilidad (artkulo 14 0486) 

5.1 N1veUiwent! (artfculo 18 D486) 

La anterioridad Di divulga nuevas amidas de a-aminoÆcidos de la formula (I)’ su 
preparacion y composcones agroquimicas que comprendan al menos uno de 
esos .compuestos como ingredients activo. 

0 Po 

(0) R3 

Donde R2 es hidrOgeno 0 alquilo, R3 e$ anlo 0 heteroarilo opcionalmente 
sustituido, A es alqusleno y B es arilo opcionalmente sustituido Especificamente B 
puede ser un grupo 

QO 
En donde R3 es aiquilo C1.4 y R9 puede ser entre otras opciones, alquinhlo C3..8. 
Obteniendo estructuras como las presentadas en las figuras 1.5 y 1.8 - 1.12, 

0 it OOH, A, 

n 10� \  =_CH: 8) 
La presente solicitud de patents divulga un compuesto de fOrmula (I) 

tie 

(I) 

Fla Flo 
no 

Al comparar la estructura plariteada en Ia solicitud en estudio Con las estructuras 
divulgadas per Dl Se observa que la unica diferencia esta en el radical Z pues los 
multiples significados de Z no incluyen especificamente el radical sulfonilamino 
presentado en Dl. 

No obstante esta diferencia no parece conceder un efecto tØcnico inesperado en 
comparaciOn con Dl puesto que este documento ya habia divulgado la estructura 
principal y una actividad fungicida de sate tipo de compuestos y su uso en el 
control yprevencion de la irifestaciOn de plantas por microorganismos 
fitopatogØnicos, especialmente hongos NOtese ademÆs que no se presenta 
ningün resultado que muestre una ventaja inesperada o una actividad mayor de 
los nuevos derivados de fenlipropargileter con respecto a los compuestos ya 
existentes 
Asi que el problema tecntco planteado inicialmente "la necesidad de nuevos 
derivados de fenilpropargilØter para el control y prevencion de infecciones de 
plantas por microorganismos fitopatogØnicos, especialmente hongos" ya habia 
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� $Ø solucionado anteriormente par Dl y por lo tanto las posibles nuevas 
� 

estructuras surgen tan solo como alternativas. � � 
En consecuoncia, el experto en la materia, en vista del estado de La tØcnica 

� � 

hubiera sugerldo sin mucho esfuerzo de su parte, reemplazar ese extreme 
� suifonhlam.ino pot otro radical 

y 

obtener estructuras cercanas con Ia misma 
actividad fungicida descrita antenormente En consecuencia los compuestos de la 

� Rirmula .(l)de Ia presente solicitud de patente se derivan de manera obvia del arte. 
� previo y carecen de nivel inventivo. 

� �. � De otrO lado, la anterioridad Dl ya habia divulgado composiciones � quo 
comprenden al menos un compuesto de formula (I)’ como ingrediente activo 

y 

La 
posibilidad de ser formulados con otros fungicidas, dando como rasultado, on 
aigunos cases, actividades sinØrgicas inesperadas TambiØn so incluye un 
mØtodo para at tratamiento de plantas quo comprende aphcar los nuevos 
compuestos de fOrmula (I)’ a sus’composciones a Las plantas 6 a su habitad. Por 

� � 

la tanto la matena descrita en las reivindi9aciones 8, 9, 11 y. 12 tarnbiØn se deriva 
de manera obvia del arte previo y carece de nivel inventivo 

� . � Par üttimo.el dacumento D2 divulga La sIntesis de Williamson pare formaciOn de 

� 

:.Øteres a part,ir de alcoholes yfenolessegün sea el caso. Basada en la reacôiOn 
entre un fenol 6 alcohol en media bÆsico (qua da lugar a la formación del 
correspondiente alcôxido 6 fenoxido) 

y 

un halogenuro ó sulfato de aiquilo. � � 
Los procesos expuestos en las reivindicactones 7, 13 y’.1 4,  corresponden a la ya 
descrita :sIntesls Williamson para la formación de (Meres a partir de un alcohol 6 

� fonoly un radical R-Y, siendo Y un grupo sallente. 

� __ � . + 

C3JO 

Ii 

Estas reacciones son ampliamente conocidas para una persona medlanamente 
versadÆ an Ia materia y en consecuencia los procesos descritos se derivan de 
manera obviadel arte previo 

y 

carecen de nivel inventivo. 
mismo sucede con el numeral b) de la reivindicaciOn 7, quo solo enuncia Ia $Lo 

reacciOn entre un acido 
y 

una arnina, para la formacion de la correspondiente 
amida Reaccion que es ampliamente conocida, ya ha sido descrita tanto en el 
dOcumentd D2 como en el documento Dl (pÆgina 7 etapa B) y pot lo tanto 

� tambiØn as obvia para una persona medianamente veada on la materia y carece 
de nivel inventive, 
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6. Conclusiófl 

Los requi8itos de pateritabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados 
as!: 

No Documento No Reivndlcaciones afectadas Requisito quo afecta 
Dl W09943644 1-12 Nivel Inventivo 

Libro"Qu[mica 
02 orgÆnioa’ Addison- 13-14 Nivel Inventive 

Wesley_Iberoamericana  

En cumplimiento del arUculo 45 de la Decision 486 de la Comisión de  la 
Comundad Andina, se Ia indica qua debe dar respuesta dentro del tØrmino de 
sesenta dias coritados a partir de la fecha de notificaciOn de la presente 
comunicacion En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, 0 SI a 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesion, se 
denegarÆ Ia patente. 

Notifiquese el presente oficlo conforme a lo dispuesto en el numeral 52, literal a), 
del capftulo quinto del titulo primero de la Circular Unica NO 10 de 2001. 

ALIX CM 
JefedeD 
El anterio 

A CESPEDES DE VERGEL 
ide Nuevas Creaciones 
erimiento fue notificado por fijacion en lista, de fecha 

CONCEPTO TECNICO No 26701 EXAMINADOR TECNICO 
COdigo No 202085 


