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1.4 O-metil (6-cloro—3-propil-4H-1, 3-benz [e}

cXazin-4 (2H)-ona) -2-oxima

Una sclucion de 500 mg (2,0 mmoles) de &-cloro—3-
propil-4H-1,3-benz [e] oxazin-4(3H)-ona-Z-oxima en
20 ml de dimetilformamida fue agregado
inmediatamente, a temperatira ambiente, Con
agitacién, a B0 mg {2,1 mmoles) de hidruro de sodic
[60%) en 10 ml de dimetilformamida. 430 mg (3,0
mucles) de yodurc de metilo fuercon luego agregades,
¥y la mezcla fue agitada a temperatura ambiente
durante 16 h. La mezcla resultante fue vertida en 50
ml de una solucidén de dihidrogenfosfato de sodio
acuoso {10% de fuerza} vy extraida 4 veces en cada
caso con S0 ml de metil terc-butil éter, Los
extractos combinados fueron lawvados con 30 ml de una
solucidén de cloruro de sodio saturada, secado schbre
sulfato de sedic vy concentrade bajo presién
reducida. Esto dic el compuesto del titule como un
productec crude gque, por purificacidn, fue lavado
sucesivamente con dietil éter y n-hexanc. Esto dio
230 mg del compuesto del titulec de puntoe de fusidn

158 °C.

S
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Ejempla 2: p-metil-(&-yodo-3-propil-4H-1, 3-benz [e]

oxazin~4 (3H)-cona)-2-oxXima (compuestao I-Al,4)

2.1 p-metil-(6-yodo=-3-propil-4H-1, 3-bensz (=]

oXxazin-4 (3H)-ona)~2-oxima

2,0 g (6,6 mmoles) de Z2-cianatoe-5- yodabenzoata,
de hidrocloruro de o-metilhidroxilamina y 0,55 g
(6,6 mmoles) de bicarhonate de sodio fueron agitados
durante uma hora en 20 ml de wmetancl a temperatura
ambiente, El sclvente fue luego removido bajo
presién reducida y el residuo fue agregade a 10 ml
de 10% por peso de hidréxido de sodic. Despusgs de S
minutes el wvalor del pH fue ajustade a 6-8% con 10 %
por pesc de acido glerhidrico. E1l precipitade fue
filtrade, lavade vy secado bajo presidn reducida.
Produccién: 2,08 g de un solido blanco. 'H~BMN (de-
DM20, Es el isdmeroc 2 en observacién) &=3,70(s}:
7,12 y 7,18 (d); 8,00 f(m}; 8,05 (s}, 1L,35 w 11,70

(sh.
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2.1 o-metil- (é~yodo-3-propil-4H-1, 3-henz [e]

cxazin-4 {3H) -ona)~2-oxims

Mientras la agitacién, 2,94 g (9,2 mmoles) de o-
metil-{é-yodo-4H~1, 3-banz [e] oxazin-4(3H)~-cnal-2-
oxima en 50 ml de dimetil sulféxide fusronm tratados
con 1,24 g (1,1 mmoles) de terc-butilato de potasio
a temperatura ambiente y agitado después durante 5
minutos, la temperatura se elevd a 30 °C. Luego,
1,40 g (1,1 mmoleg) de bromopropanc fueron agregados
¥ l1a mezcla fue agitada durante 16 h a temperatura
ambi=snte, La mezcla fus agregada a 100 ml de wuna
solucién de hidrogenfosfato de scedic acuoso y  se
extrajo 3 wveces cada uno con 100 ml de metil terc-
butil éter., Los extractos combinados fueron lavados
con 30 ml de wuna solucién de hidrogenfosfato de
sodic y una vez con 30 ml de una sclucidén salina
saturada, sacads sobre suifato e Hocdlo, Y
concentrade baio presion reducida. Preduccian: 2,2 g
de un sélido blance. 'H-RMN (CDCLit 8=0,95(t)y; 1,75
ey s 3,80 (syr 3,93 gy 7,00 (dy; 7,87 (d): 8,32

{g).

N
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Los compuestos activos de la f£oarmula general I-AlL en

la tabla 4 adelante fueron preducidos anidlogamente.

a
& : w
(B3 o’k‘ (I-Alj
8 B o R2
&
»
‘ Tapbla 4:
Ho . Bl B g2 " B Datos fisicos
I-al.4 In-propile |metilo 1l6-yodo [126°C
I-A}.8 |n-propile [etilc 1|6-vodo |143°C
I-A1.10 |n-propile |h-propile |1 {&-clorc [72°C
T-A1.12 |n-propilo |n-propilc |1 |6-yodo |120°C
‘ I-A1.20 |n-butilo jmetilo 116—y0do 113°¢C
I-A1.24 |[n~butilo atilo 1 |é-vodo 137°C
" I-21.28 |n-butile n—propila 1]6-vodo 1065°¢C
‘ [-51.68 |Ciclopro- |metile 1 6-vodo (141°C *H
pilometilo
I-a1.72 Cicloprc—_detilo &-yodo 119°C
pilometile
I-p1.76 |Cicloproe— |[n-propilo ﬁ—fgﬁo 1H-NMR (CDCls)
\ pilometilo B= 0,48 (m) ;
0,97 {t) ; 1,36
! (m) ; L,7% (m] ;
3,87 (4} 5 4,00
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[ty ; 7,04 (di ;|

7,82 (d} ; 8,32
{s1.

1- n-propile |n-propilo - 52°C

21,129

1~ n-propile [n-propilo 6- "H-NMR  {d,-DMSO}

A1.130 metilo jd= 0,93 () ; 1,
03 {(t) ; 1,68
fm) ; 2,40 (s8] :
3,75 (ty o 4,02
{ty 7 7,35 (d} ;
7,55 {dy ;7,70
(5]

1- metilo n-propilo G- 50°¢

AL.131 metilo

1- n~propilo |metils 6— 125°C

A1.132 matilo

1- n-pfnpilo metilo a= 107°¢C

Al.133 metoxi

1- ciclopro~ |2-propilo 6-yode |[88°C

Al.134 |pilometilo

1- ciclopro- ciclopro- e-yodo (142°C

Al.135 Ipilometilo |pilometilc

1- n-butilo ciclopro- f-yodo |121°C

A1.136 pilometilo

1- n-propilo |ciclopro- B-yodo |158°C

A1.137 pilometilo

1- n=hutileo 2-propilo 6~yodo B3°C

Al.138

1- n-propile |2-propilo G~yodo {90°C

Al.139

&
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Ejemplos de uso:

Ejenplos de la actividad contra hongos dafiines

La actividad fungicida de los ccmpuestos de la

férmala I fueron demostrados mediante los siguientes

exXperimentos:

Los compuestos activos fueren usados Como
preparaciones acuosas de compusstos activoes que contenian
el compuestco active en una concentragion de 250 ppm, &3
pem, 16 ppm y 4 ppm, respectivamente. La preparacidn
acuosa del compuesto active fue preparade diluyendo una
sglucion de 10% en beso del gompueste agtive, &3% en pPeso
de ciclchexanona y 27% e&n pesc de gmulsificador {20
partes por peso de Nekanil® LN (Lutensol® APE, agente
humectante e tiene acclidén de dispersion V
emulsificacidn basado en alguilfenoles etoxilades) y 10
partes en peso de Wettol® EM {emilsificador no idnico
bagado en aceite de caster etoxilado)) con agua e=n la

cantidad reguerida para la concentracion deseada.
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Ejemplic de uso I - actividad preotectora contra mildew ehn

pepinos

Hojas de plantulas de peping del cultivo
“Chinegische Schlange” gque han crecido en materas fueron,
en la etapa de cotiledén, rocladas a un punte coh una
pPreparacion acuoza de compuesto active. 20 horas después
de la cublerta de rociadoc se ha szecado las plantas fueron
ngeuladas Con Una Suspensidn de esporas de mildew del
peping  [Spharcteca Fuliginea}. Las plantas fueron luagc
cultivadas en un invernaderc a 20-24 *°C v E0-80% de
humedad atmosférica relativa durante 7 dias. La extensidn
del desarrplla del mildew fue luego determinada

visualmente en un % de infeceibn del area de cotileddén.

Ern este ehsavo, alin las plantas gque han sido
tratadas s0lc con 4 ppm del compuesto activo del ejemplo
1l{compuestoe I-Al.2 de la tabla 1) no mestraron infeccidn,
mientras que las plantas no tratadas fueron infectadasz
%0%. Indices de aplicacién superieor dieron el miswmo
resultado como 4 ppm. For oktra parte, €l uso de oLros
compuestos de la tabla 4 dio el resultado mostrade en la

takhla 5 adelante.
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Tabhla 5
Compuesto Activg Forcentaje de infecclon de hojas en
la conceantracidén prescrita del
compuesto activo en el trabaje del
compueste active acucso
250 ppm | G FEmM lﬁﬂgpm
Cempuesto I- 0 \ o o ]
A, 2
compueste I- 0 0 0 i
Al. 4
compueste I- 0 0 0
Al. B
compuesta I- o 0 0
Al., 12
copuesto I- 0 0 0
\El. 20
compuesty I- 0 o 0
ARl, 24
compuesta I- 0 0 0 j
Al., 28
compuesto I- 0 0 { {
Al, &8
\compuestg I- 0 0 0 _J]
AL, 72
compuesto I- o 0 0
AL, Té 1
compuesto I- 0 10 14
AL, 132
\Emlﬁuestc i- 0 5 | 10 o
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[A1. 133 [

compuesto I- 0 T T o

Al., 1324

compuesto I- ¥ 0 3

Al. 135

compuesto I- 5 ___ Q o T

Al. 134

complesto I- 0 0 T

mRl. 137

dEbmpuesto I- ] ; T O

AT, L3B

compluestao 1- 0 8]

AT, 133

Ng tratade 90 H-
Ejemple de use 2 -  actividad pretectora contra

mildew de trigo causado por Erysiphe [syn. Blumeria]

graminis forma tritvici specialis

El primer desarrolle completo de 1as hejas de
plantulagz de trige de la wariedad “Kanzler” gque han
crecido en materias fueron rociadas hasta un punto con
una preparaclén acucsa de compuesto actlVo preéparads de
una solucién gque contiene 10% de compuesto actiwve, 85% de
ciclonexanona y 5% de emulsificador. 24 horas después de

que la cubierta rociada se ha secade sobre las plantas
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astas fueron inoculadas con una suspensidon de espora
acucsa de mildew de ftrige (Erysiphe [synh. EBElueria]
graminis forma triticl specialis). Las plantas fueron

luegc cultivadas en un invernadero a 20-24 °C y £0-80 %

de humedad atmosf&érica relativa. Después de 7 dias del

desarrollo de la extension del miidew fue determinada
visnalmente en un porcentaje de infeceién de las hojas

laos resultados se muestran en la tabla &.

Takla &:

Compluesto Activo Porcentaje de infeccisn de hojas en
la concentracion prescrita del
compuasto active en el trabajo del
compuesto activo acuoso
250 ppm &3 ppm 16 ppm

Compuesto I- 0 0 0
Al. 2
compuesto I- o T ¥ b
jnl. 4
compuesto I~ 0 o G
Rl1. B8
compuesto I- T 1] ] ]
AL, 12
compuesto I- 0 - 0o 0
ni. 20
compuesto I~ {J g 0 O
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(a1, 22

compussto

Bl. 28

compuesto

Al. 68

compuesto

Al. 2

dEompuestG
Ay, 78

compussto
AT.132

compuesto

Al 133

20

compuesta

Al. 134

_Eompuesto
Al. 135

compuesto

Al. 136

Compuesto

Al, 137

compuesto
AI. 138

—
compuesto

AL, 139

L?O tratado

85
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REIVINDICACIOHNES

1. Un compuesto de oxazin{eti)ona de la férmula I

(RY); ; I
n.

En lLos cuales las variables Z, A, R, R%, ' v n =on

0— R

conte S ogefine adelante:

Z2 es oxigeno o azufre,

A es un carbocicle de 5 o 6 miembres o un
heterociclo de 5 ¢ 6 miembroz gue tienen 1, 2 o 3
heteroidtomos seleccionados del grupo que consiste de N, O
v S, cada unc de tales cicles se fusionan al anilic de

oxazin{etijona via dos dtomos de carbono;

N &3 uh phamers de O oa 4;
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lo3

r' es hidrégenc, es algquilo Ci-Cg, alguenilo -Gy,
alquinilo o,-C:, los cuales gon en cada caso sustituidos o
E

no sustituidos mediante o-r*, C{010-R°, NE'R’, C{O}NR'R’, S-R7,

cicloalguilo C,-Ca. fenile o mediante hsterociclilo saturads

[

o ho saturado ©con % o 6 miembres gue tienen 1 A&

™

heteroitomos seleccionados del grupo que consiste de ®; 0 vy
3; en donde fenile y heterociclilo pueden =ser wono-di- ©
trigustituidos, haloalguile Ci-8, haloalguenile oC,-2, O

haloaiquinilao Ci-Ce;

R? es alguila Cy-Ci, halealguilo Ci1-Ci ©
ciclopropilmetilo;
E* ez haldgeno, ciane, alguilo C;-0, halcalguile C:-O,

alooxi C1-0¢ ¢ haloalcoxl C;-Ts;

v eh cual

E*, R® independientemente £l uno del otro scon hidrégencs,
alguile C;-T., alguenile Ci-C, alguinile Cp-C:, halealaunilc C.-0,
halopalouenilo C,-C. o haloalguinile C,-Cg, hidroxi -alguilec ©,-C,

hidroxicarbonilo C-C,-
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alquilo, Ci~Cy-alcoxi -Ci~Ci—alguilo, C-Cy =-alcaxi o C1-Cu-

alcoxicarhani1-C1~Cy—atquilo;

% R" independientemente el uno del otroc son
hidragenes, aldquileo €1-Cs, alcoxi € -Cs, alquenilo Cu—Cg,
alguinilo C.-Ce, haloalguile C1-Cg, haloalcoxli C1-Ce,
holoalguenile C:-C; , halepalquinilo C;-Cs, hidroxi Ci1-Cy-

alaquilo, hidrexicarbonil ©,-C,-alquile, Cy-Csi-alcoxi -Ci-

Cyq—alguileo o C1-Cs —zlcoxicarbonil- Ci-Cy-alguilo;

R* v R’ juntos con el Atomo de nitrédgenc al cual
ellos estan adheridos también pueden formar un N-
hetergciclo saturadeo con &, 6 o 7 miembros los cuales
pueden contener un hetercitomo adicional selecglonadeo del
grupo gue cohsliste de ©, N y S ¥/o due puede sSer
sustituido mediante 1 a 4 grupos alguilo Ci-Cer

®R®, representa alquilo {;-Cs  alquenilo  Cy—Ce,
alguinilc (;-Cer halecalguilo €;-Cg holoalquenllo Ci-Cas
haloalguiniloe Ce—Cgy hidroxi i =Cy=alguilo,
hidroxicarbonilo ©-C,—alguile, C;-Ci-alcoxi -Ci-Cy—alguilo

a C,-¢y —alcoxicarbonil= C.=-Cy-alguilo;
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¥ las 3ales utiles agricolamente de los compuestas I de

oxazinietl)ona.

Un campuesto Como se reivindicd 2 la
reivindicacién 1 en donde A &5 un zhillic de

Lenceno, ticfeno o piridina fusionadao.

Un compuesto Como se reivindicd en la
reivindicacion 1 o 2 donde R' se alguilc Ci-Ce,
alguenilo C:~C; halealguilo [0;-Cs, haloalgusanilo
Ce-Cs, alcomi-C1-Cy—algquilo-C~C; o cicloalguilo-

C3—Cg—al qU.l la=-C ]_'Cq .

Un compuestoe come se reivindicd en cualguiera de

las relvindicaciones precedentes en donde n es 1,

Un compuesto colo se reivindicd en cualguiera de
\ \ - 3

las reivindicaciones precedentes eén donde R es

alguileo €,-C4, haloalguile C.-Ci, haloalcaxi Ci1—Cy,

¢ haldgeno.

Un compuesto como se reivindicd en cualquiera de

las reivindicacicnes precedentes en donde A es un



Ffe,

106

anillo de benceno fusicnado vy las wariables Z,

R', B*, R® ¥y n zon como se define adelante:

Z es oxigeno o azufre;

R* es alquilo C,-Cs, aloquenilo C,-Cs, haloalguilo -
Ty naloalgquenila Ca=Cey alcoxi-C-Cy-alquilo-oi-Cy o

cicloalquilo-Cy;—Ce—alguila-Cy-Cy:

Rr? es algquile Ci~Car halegalguile Ci—C3 2

ciclopropilmetilo;

R* es ciano, alquilo ©-C,, halealquilo Ci1-C4,

haloalcoxi C;-C, o halégeno;
nes oz,

7. Un compuesto como se reivindicd en cualguiera de
las reivindicaciones 1 a 5, en donde & es5 un
anillo tiofeng fusionado y las variables Zz, R,

R%, R* v n san como se define adelante:

Z es oxigeno ¢ azufre;
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R' &5 alguilo ¢,-Cs, alquenilo C;-Cs, halcalqullo C;—
Cas halpalguenilo Ca=Ca, alcoxi-Ci-Cy-alguilo—-C;—C4 fad

cicloalgquilo-Cy-Cg—alquile~Cy—Cy;

RZ es alguilo C1—Cas haloalaquilo C1-Ca @

ciglopropilmetilo;

R* s alguile C,;-C,, haloalguilo ©,—Cs, haloalcoxi ©,—

Cy ¢ haldgenc:

neg 1l o 2.

8. El usc de compuestos de la fédrmula I y sus sales
titiles agriceclamente <omo se reivindicéd en la
reivindicacign 1 para controlar hongos

fitopatogénicos.

9. Una composicidén, que comprende una <antidad
efectiva fungicidamente de &l mencs un compuesto
de la férmula I y/o en al menos una sal util
agricolamente de I como se& relvindicd en la

reivindicacién 1 v en al menos un portador.
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Compuestos de oxazinletijona de la férmula I

(R g L O){‘m

En los cuales las variables Z, RY, R, R’ ¥y N zah
como  s& definid en la reivindicacion 1 y A es un
carbociclo de 5 o 6§ miembros o un heterccicla de 5 o 6
miembros gque tienan 1, 2 o 3 hetercatomos seleccipnados
del grupc gue consiste de N, O y &, cada uno de tales
ciclas ga fuzionan al anille e oxazinietijona wvia dos
aAtomos de carbono ¥ las sales Utiles agricoalamente de los

compuestas I de oxazin(etijona son descritos.

For otra parte, la invencién describe el uso de
compuestos L ¥ sus sales para controlar  hongos
fitopatogénicos, tales compasiciones  Comprenden 108

compuestoz:s I v/o sus Sales en una cantidad efectiva
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(57 Abstract

Compeunds of Pormulse (I3 end {110, and ¢heir N-oxides
and agriculturally suiteble salts, are disclogsd which are wseful
as fungicides wherein 2 15 O, 3000, or NRS nis 0, 1, ar 2 Qi
ot 5, G is, Wogethar with the two linking ¢atbonz, a sukbistited
fused phenyl or a substituted Fused 5— or G-membeted aromatic
hewrocyelic ring, sed &7 B2 pnd BT are ay defined in dhe
disclosure.  Also disclosed are compositions containing the
eormpounis of Fomrwlee (0 and (13 and a method for contrelling
plant diseases caused by Fungal plant pathogens which mvoives
applying an effective amount of & compound of Formulze (I} or
(T
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

202085
Bogota, D.C,
Abogado
EMILIO FERRERO
ASUNTO Radicacién 03105580
Tramite 011
Evento 378
Actuacion 430
Oficio Y
Folios 5 THRR
Patente de Invencion Patente de Modelo de Utilidad D
Via Nacional D
Via PCT {fase nacional) Cap. 1 E Cap. Il D

Na. Sol. Internacional: PCT/EP(2/0549%
Fecha de Presentacién Internacional; 2002-05-17

Como resultado del examen de fondo, realizade con fundamento en el articulo 45
de la Decisidn 486 de |a Comisién de la Comunidag Andina, se le comunica;

1. Documentos estudiados

Capitulo descriptivo: Folios 88 a 198 tal y como fueron presentades.
Folios 227 a 327 segunda radicacion.
Capitulo rejvindicatorior Folios 189 a 205 tal y come fueron presentados.
Folios 328 a 334 segunda radicacién.
Prioridad: Folio 2 DE 101247982  2001-05-21,

2. Objeto de la invencidn

Tiulo de la solicitud. Compuestos de Oxacinftijona utilizados como fungicidas,
Falio 1.

QObjeto de ta invencién: El objste de la presente solicitud de patente de invencion
se refiere a compuestos de oxazin(etijona de la formula (1).

2

1
nf’R

(R3}3 1 U){‘
L

OJ— R<
{1}

El problema técnico planteado en la presente solicitud de patente indica que
algunos de los fungicidas basados en oxazinona conocidos ne son satisfactorios
respectc a su actividad y/o selectividad para hongos fitopatogeénicos. Por lo tanto
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existe la necesidad de nuevos compuestos gue permitan mejor control de hongos

fitopatogénicos. Para solucionar este problema técnico la solicitud plantea nuevas

oxazin{etijona de formula ([} que son altamente activos.

El abieta de la solicitud definido anteriormente se clasificd en la IPC GOTD 265724,

De |la solicitud de Patente

2.1. Reivindicaciones farticulo 30 D 486}

En términos generales el capitule reivindicatoric es muy amplic. La formula

Markush (I} cubre muchas estructuras para el derivado de oxazin{etijona de

interés. Lo cual hace que fa materia de la reivindicacién no se encuentre
enteramente sustentada en la descripcién, pues alli solo se presentaron algunos
estudios con compuestos especificos. De esta forma las reivindicaciones llegan a

> ser especulativas y sélo presentan una generalizacion a partir de ensayos
‘ puntuales.
. En conclusién, el capltulo reivindicatario no cumple con el requisito de congcision,

claridad y sustento en la descripcién de acuerdo al art, 30 de la Decisién 486 o

art.22 Tratado PCT.

3. Reivindicaciones relativas a un uso o a un segundo USO (aricuios 14y 21 D 486)

La reivindicacion 8 hace referancia al uso de los compuestos de férmula {i). Lo
cual de acuerdo con el articulo 14 no es patentable pues no corresponde a una

invencion de producto ni de procedimienta,

Asimisrmo el método de la reivindicacién 10 no divulga un métoda propiamente
dicho. Pues un método 6 procedimiento es definido par una secuencia 16gica de
gtapas & pasos que conducen & la fabricacidn de un producto gue reviste una
forma tangible. Y resulta evidente que la llamada etapa de “tratar’ no conduce a la
. fabricacidn de un producto con una forma tangible. Mas bien el método
- reivindicado se refiere al uso de los compuestos de formula (I) para ¢l control de
hongos fitopatogénicos. Lo cual no es patentable a partir del articulo 21 de |a

Decision 486.

4. Determihacién del Estado de la Técnica

Considerando que la fecha de |a prioridad de la solicitud internacional PCT es
2001-05-21, s¢ realizd la busqueda en ¢l estado de la técnica y se encontraren los
documentos relacionadas a continuacion, que pueden afectar la patentabilidad del

ohjeto de la presente solicitud:

" ] . Fecha de
N D-::u:uj]? E:I.'.Itl] - Titulo publicacién
i D1 | wWa3do/51992 | Fused bi¢yeclic oxazinona and thiazinone fungicides 2000-(19-08

5. Analisis de patentabilidad (articule 14 D4AB6)

5.1. Nivel inventivo (srtficulc18 D488}

La solicitud de patente en estudio presenta un compuesto de oxazin{etijona de

férmula {1).
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Ademas 1a solicitud no presento resultados comparativos que evidencien un salto
cualitativo en la técnica & un efecto somprendente en términos de mayor actividad,
tal como se habia planteado inicialmente.

Ahora bien, la compesicion para el control de enfermedades vegetales de la
reivindicaciéon 4, también carece de nivel inventive; pues sclo presenta de forma
general |a posibilidad de combinar el compuesto de formula {1} con un portador
adecuado, 'o cual solo corresponde a una practica comun en el arte de formular
agroquimicos.

Por (ltimo el método de la reivindicacion 10 solo se refiere al uso del compuesto
de farmula {1}, pero ademas carece de altura inventiva debido a que la etapa de
“tratar ¢l hongo ¢ los materiales, plantas, semillas o el suelo amenazado”
corresponde a un proceso de aplicacién universalmente conocido y utilizado en &l
campo de los agroquimicos.

B. Conclusion

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud se encuentran afectados
asl

IE“ ! Documento N° Reivindicaciones afectadas Requisito que afecta !
EL]_ W0o00/51992 1-10 ; Nivel Inventivo

En cumplimiente del articulo 45 de la Decision 488 de la Comision de |a
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del terminc de
sesonia dias cortados a partir de la fecha de notificacién de la presente
comunicacion. En caso de no dar respuesta al presente reguerimiento, o si a
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesion, se
denegara 1a patente.

Notifiguese el presente oficic conforme a [o dispuesto en el numeral 5.2, literal e},
del capitulo quinte del titulo primero de la Circular Unica N° 10 de 2001.

-
-~ :

ALIX CARMENZA PEDES DE VERGEL
Jefe de Divisién dg Nuevas Creaciones
El anterior requesimiento fue notificado por filacion en lista, de fecha

<3 MY 2ugg

! EXAMINADOR TECNICO

CONCEPTO TECNICO No. 1589 Codigo Na.202085
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Ce, alguenilo Ci3—C4, halocalquenilo Cs-C;, alcoxialguilo C.-

Cy, ¥ cicloalguilmetilg C3-Cs;
R* o5 alaquilo C,-Ci;, haleoalgquilo o C.—Ca;

R’ es alquilo C;-C,, halealquile C1-C4, en particular
metilo, haloalquileo C;-Cy, en particular diflucrometilo,
‘ triflusrmetile ¢ 2,2,2~-triflugroetileo, haleoalcoxi C;-Cs E
particular difluorometoxi, ¢, particularmente preferible,
halégeno. De preferencia muy particular se da para cleoro,

bromo o yodo;

nes 1, o 2.

v

% Entre esteos, se da particular preferencia a los

compuestos I-Al en el cual uno de los sustituyente R* se

Ubica en 1 posicldn 6.
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Se da particular preferancia a los colipuestos de la

formala I-Al en el cual R? es ciclopropilmetilo v rR!, R% v

n gen come se definid anteriocormente.

Ejenples de compuestos preferides de la formula I-Al

son las compuestes de I-A1,13, IAls v I[-Al? scn los

compuestos en los cuales las variables R!, R? v R’ an cada

upe de los rcases tienen los significadeos dades en una de

las filas de las tablas 2 {Compuestos I-Al3.1 a I.R13.18B,

Inl6.1 a I.A16.18 v TAl9.Ll a IAlD.18).

Tabla <:
B 124 ! R’ R
1 n-propilo metila IEPClOID
2 n-propilo metilo e-glorn
3 n-propilo metilo --
4 n-butile metilo S-clore
; —]
5 n-butilo metilo 6-clorg
& 1n-butilc metileo -=
[j n-propilo etilo d-cloro ’
Y

,]%0\
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tﬂ n-propilc atilo f 1 [E—n:lom
9 :;ropilo ariln , 0 '-—-
TID n-kbutilo ) etilo o 1 ls-cloro ‘
11 n-butilo e?"i—lo 1 |&=-cloro
1z ;utilm etilo \ 4 1“
. iz n—propilad—_ n-propilo 1 [5-clorg
' 14 n-propilo ' nm:p:opi lo i \ t-clore
.. 15 n-propilo n-preopilo 0 —
 E—
n-butilo n-propilo 1 |S-cloro
n-butilo n*propilom 1 |&-cloro
158 n-hutilo n-propilc - O |--

Ejenplo de compuestos I preparados son

’. adicionalmente de la formula general I-2A2 en los cuales
1as variables R', R® y R’ en cada case tienen los
gignificados dadoz en urla Fila de 1z Tabla 2 [compuestos

I-42.1 a I-A2.18).
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1
{Ra'}nE/N I IR
Ny . (I-B2)

o H
HD —R2

Ejemplo de compuestos I preparados 50N
adicionalmente de la fdérmula general I-A3 en los cuales
las variables R, R’ y R’ en cada casoc tienen los

significados dados en una fila de la Tabla 7 [(colpuestes

I-A3.1 a I-&3.18}.

. o
6 R
3 -
()~ | j\: (I-a3)
NT 70T TN o
Ejemplo de compuestos I preparados SO0

adicigpalmente de 1a férmula general I-Ad en los cualeg
las variables R', R®* vy R' an rcada casc tienen los
gsignificados dados en una filw de la Takla 2 {compueslos

I-A4.1 a [~-A4.18).
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-3
(I-Ad)
Ejemplo de compuestos I préparados Soh

adicionalmente de la férmula general I-A% en los cuales
las variables R, R* y R’ en rcada case tienen los
significadas dados en una fila de la Tabla 2 (compuestos

I-85.1 a I-AS5.18).

5

N© o
R3 -
{R*}n SIS i ,j:: {I-A5)

O R o— R2

Ejemplos adicionales de los compuestos I de acuerdo
con la invencitn zon 1os compuestos de la formula general
I-p6&, I-AD», I-B10, I-all, I-ml12, I-R14, I-AlS5, I1I-Al7, I-
Al14, I-Azo, I-A27, I-A31, I-A33, I-R34, I-B37 en donde
las variables R', R* y R* o & en cada caso tilene los
gsignificados datos en uno de las filags 1 a 27 o 12 a 36

de la Tabla 3.
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o)
rR™ Rl 0 R1
S S N h 0" R,
oR? 0

RZ
{I-Al1) {I-Al4)
D 4]
R, } 1 8 Rl
s & g ® . @{Lu/
/L“\‘*- R" /l"\‘-
I?[I 8] Hmo 2 & 0 HEDRZ
{1—315} [I—lej

'Rf
(I~A21}) {I-AZ22)

| b 1
coiFceq
e S e T,

2

O®2

0 W

{I~R24/R37%)

S
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W2

Rr2 Rl 1
P I o N = B
TOR2 TOR? ¢ ToR?
(T-220; [I-A23) {I-A25/R36%)
N H,/R" Hfi\u,rﬂl s 22
Rl Iﬁ\ R R® ¥
s l [}Jﬁ\\H _<-’-" ] 1:3"1‘\1‘~ —{; l /L\‘H
~oR2 " H\'DRE G HHDRZ
{I~AZ7) {I-ad&) {I-a331)
. 0
Hf o 'Rl Bl 5 I‘Lh R—l
! ,k "T )":
5
b /’\
O R2
{I-&6} {I-A8) { I-A1Q)
Tabla 3:

n-butllo

n-propilo Jetilo

[nﬁpropilo
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n-butilg etilo
n-butilo etilao
n-propilo n-prapileo

n-propilo n-propllo

n-propilo

n-butile n-propllo

clclopropil metilo

ometilo

s

ciclopropil Imetilo

omaetilo

ciclapropil [etilo

ometilo

1h

17

1

159

20

21

nﬂbuti 1o etilo

ciclopropil letilo

vmetilc

clclopropil |n-propilo
ctetile

ometilo

n—propilo metilo
n-butilo metilo
n-prapilo atilo

Dy
Da G
D
1 E=claro
- B=clord
- 6-—0loro

-— H-clora

1 |-- B-cloro
|-- S-cloxe
6~cloro
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n-propilo

n-propllo

ciglapropil

metila Q

ometila ]
26 ciclopropil [2tilo 0
ometila
27 ciclopropil n-propilo 0
cmetilo
29 n-kutileo metilo i 1 |[clore
30 ciclopropil jmetilo ( 1 [cloro
ometilo
31 _‘JPropilg letilu 1 |cloro
32 n-kbutilo etilao I lcloroe
a3 clclopropil |n-propilo 1 |eloro
ometilo
34 n-propilao n-propile 1 |¢laxo
35 n-kutilo n-propilo 1 jeloro
36 ciclopropil |n-propila 1l |claoro

ometilo
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Los compuestos de oxazinona de la férmula I puede
ser preparado en una forma analoga a un proceso descrito
en la literatura (ver Chemise Berichte 27, (1364}, p.
3012 y 28, (1965) p. 144) mostrado en el esquema 1. En el
esquems 1, las variahles ﬁl, RE, RY n v A son comd se
definit anteriormente. Y denota un grupo sallente

desplazable nucleofilicamente.

Escquema 11

H  Rl-¥ R
(R?)g ); — (R .' il

{Raln {I: Z = 5]-
| v’k‘m



¢,

58

Para este fin, las 2Z-hidrexiimincoxazinonas de la
férmula I1 son alduilatadas sucesivamente para dar 1os
compuestos 1. si R' vy RY son idénticos, la algquilacién

puede ser llevada & cabo en una etapa.

De otra manera, la alguilacidn se lleva & <abo an
daos etapas sucesivas. Usualmente, la alguilacién en el
anillo del atome de nitrégene de IT se lleva a cabo
primere haciendo reaccionar I con un  agente de
alguilacion B'-Y, v el 4tomo de oxigenc de grupo
hidroxiimino se adhiere después (mwstrade en el esguema
1). Sin embargo, dependiende de los sustratos y las
condicliones de reaccidén, el orden también pusde ser
cambiado de tal forma gue los compuestos de oxarinona T
en donde R' = H vy Z = O son obtenidos inicialmente los
cugles son luego alguilados caon un agente de alguilacion
R'-Y para dar el compuesto I en donde R'#= H ¥y 2 = O (no
mostrado en el esquema 1) . Mediadnte sinipleS eXxperimentos
rreliminares, la persona experkta en la técnica puede
determinar ficilmente cual szecuencia de alquilacidn =5

mas adecuada para preparar =] compuesto I.
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Agentes de alguilacién adecuados son los compueztos
en los cuales los radicales R' o B? son adherides & un
grupo saliente, adecuado, as deciy desplazable,
nuclegfilicamente. Los grupos salientes acostumbrados,
por ejemplc, los siquientes radicales: cloro, bromo,
yods, metilsulfnniloxi, fenilsulfoniloxi,
toluencsulfoniloxi, triflucrometilsul foniloxi. En
Jeneral, €l agente de alguilacidn se emplea en al menos
la cantidad esteguiométrica reguerida, es decir en una
cantidad eguinclar, preferiblemente en wuna cantidad de
entre 1 a 2 por mol de compuesto 11 o III. Agentes da
algquilacion wolatiles puedan también sexr empleados en un
eXceso relativamente largo. 3Si 5! y BY son idénticos ¥y la
algquilacion del anilio de nitrégeno y la fuhcoion
hidroxilo estén para &er efectuadas simultaneamente. al
menos 2 moles de agerte de alguilaclén sScon empleados

correspondientamente por mol del compueste II.

Laz aleuilaciones son preferiblemente llevadas a
cabe en la presencia de una base. Bases adecuadas son. €n
principio, todos los compusstos basicos  capaces de
protonar el grupo amida o el grupo hidreoxileo de la
fuhcion hidroxiimino de II o III estes incluyen las

alcoxidas, amidas, hidridos, hidroxidos. <carbonatos ¥y
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bLicarbonatos de metales alecall o© metales de tierras
alcalinas, en particular de litio, potésio, sodio o
calcioc. Ejemplo son les alcoxidos de potasico o sodio de
metans, de etancl, de n-propakel, de lscpropanol, n-
butanol ¥ de terc~bkutancl, adicionalmente hidruro de
scdic, hidrure de caleip, amida de sodio, amida de
potasio, <arbonato de  sodio, carbonate de  potasia,
carbonato de cesio, carbomnate de calcio, bicarbonato de
sedia, bilcarbonato de potasio, hidréxid@. de saodio,
hidréxido de potasio, hidroxido de litio,
diisppropilamida de litico, También son adecuadas las
aminas terciarias tales como trietilamina, piridina, etc.
Adicionalmente =01 adecuados las compuestos de
organclitleo  tales como  metilitio, n-butilitivm, n-
hexiligium, fenilitium o reactives de Grignard, por
ejemplo de metano, etanc, butano, hexano, ciclchexanas o
bencenc preferiblemente, al menos en cantidad eguimolar
de base, basadps en los compuestos 11 o III se emplean,
La proporcidn molar de base (calculado colic egquivalentes
bases! de compuestos Il o III eszta en particular en &l
rango de 1:1 a 1:5, las aminas terclarias tamblén pueden
ser empledadas en exceso relativamente largo, por ejemplo

comt sciventes o casolvenhes,
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La reaccién es llevada a cabo preferiblemente en un
golvente oOrganico. Solventes adecuados son todos los
solventes Jue son uUsualmente empleados para alguilaciones
¥ los cuales disuelwven los reactivos en la reaccién a uhb
grade suficiente ¥ son por S0 parte lnertes. Se da
preferencia a solventes polares aproticas, por ejemplo
celtenas, tales come acetonas © metil etil catona
acetonitrilo, sulfbxide de dimetilo, amida tales como
dimetilformamida, dimetilacetamida, n-metilpirrelidona ¥
ureas <lilclicas, adicionalmente éteres aliciclices ¥
alifaticos tales ¢omo mebtil terc~butil éter, dilsopropil
gter, dimetoxi etano, diglicel dimetil éter, dioxano ¥
tetrahidrofurano, vy también compuestos arcwmdticos tales
come toluene, =zileno o clorchenceno, y mezclas de estos

sglventes,

Dependiends de la reactividad de los sustrates v Lis
agentes de alquilacidn, la temperatura requerida para l1a
alquilacicén pueds estar en €l rango de —-80 a +150 °C. es
preferinle llevar a cabo la alguilacidn a temperaturas en

el rango de -20 a +110 °C,

£l ftrabajo del producte de reaccidon para dar el

compuesto I objetive puede ser llevade a cabo usando los
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megtodos acostumbrados para este proposito. En general la
mezcla de reaccldn  es iniclalmente trébajada por
extraccidn, o el zolvente utilizadc ez removide por los
métodes acostumbirados, por ejemplo mediante destilacidn.
También es posible despuss de dilusidén de la mezgla de
reaccion «on agua, extrasr el compuesto I objetiva de la
mezcla de reaccidn ufande un selventes orgénico wolatil
para esta parte se remueve de nuevo mediante destilacidén.
Tambiéh as posible precipitar el compuesto objetiva de Ia
mezcla de reaccidn agregande agua. Este da un productc
crido  gue contiene el producte del wmlor I. para
purificacion adicional, es posible usar los métodos
acostumbrades tales como cristalizacidn ¢ cromatagrafia,
por eJemplo scobre alimina o silica gel. También e
vosible cromatografiar las sustanclas obtenibles mediante
el proce=zo de adsorbatoz actives Sptimamente bara aobtener

eliant Ioleras puras.

Después ds la alguilacidn, el grupe cetoc en I puede
ser convertido en funcidn tiocarbonile uwsando los agentes
gzufrantes acostumbrados Y3V, dandg 193  cohpuestos

oxazinefiona 1 en donde & = 5.
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Para este fin, los compuestos I se hacen reaccionar
cOn agentes azufrantes acostumbrados por ejemplo P:ds o
reactive  Lawesson's [2,4-bils-(4-metoxifenil)-1,3-ditia-
2;4-difosfetane-2,4-disulfidal. La reaccidén se lleva a
cabd preferiblemente =n un sclvente orginico iherte, por
ejemple uno de los  compuestos arcmaticos o éteres
mencionadoes anteriormente, o mezclas de  egstos, a
temperaturas en el rangs He O a2 150 °C. leos procesos
correspondisentes gon conogido=s de Us 3,755,582, gus se

incorpora gipresamente agul por via de referencia,

Los materiales de partida 11 puedeb ser prepakados
analogamente a la literatura mencionada anteriormente, en
la manera mostrada en el esgquema 2, partiendo de ésteres
de dcido orto-hidroxicarboxilico ¢ w- de la formula IV,
El vcompueste II estéd en un estade estable coh su
rautémero IV, cue scleo ez de menos importancia para la
alguilacidédn posterior. En la formula IV vy V, R &5, por
ejemplo, un grupo alduile C,-T4, =0 particular un grupo

metilo,
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Bgguema 2:

c
R R
o o wi
(R — {R)5 e {RI)g
on o—CR 0" "YHOR
(IV) (V) {I1)
o
i
(R3¥)a
GJ\E-::-H

(VL)

En una primera etapa un &ster de Acido arto-
hidroxicarboxrilico o o~ de la férmula IV se hace
reaceiconar con un agente de ¢ianacidén tal como bromuno de
clantgene ¢ cloruro de clandgeno para dar el cianate IV,
El agente de clanacidn se emplea generalmente en
cantidades estegquionétricas, es decir en cantidades
equinclares bazadas en IV en donde 2z posible desviar la
esteguiometria exarta, pero estas desviaciones podrian no
ser mas del 20 mol %, La cilanacldon generalmente se 1lleva
a capo & temperaturas en €l rango de menos B0 a +100 °C,
preferiblemente en le rango de ~40 a +60 °C. La reaccidn
preferiblemente se lleva a cabo en la presencia de unss

bases auxiliares adecuadas son la bases menclonadas para
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la aqullacién. Las bases preferidaz son las aminas
terclarias., La base se emplea preferiblemente en
cantidades egulmolares, basadas en 1V, estas son posibles

de desviar de la estequicmetria exacta.

La <lanacidn de IV se lleva generalmente a caba en
un solvente organice. Los solventes crgéniceos adecuados
son, enh principic, tedos los solwentes utilizados en la
técnica en la cual logs reactivos son solubles en un drado
suficlente durante la reaccién y gue Por Bu parte son
inertes. Esto$ incluyen en partlcular, selventes polares
apréoticos, por ejemple cetconas, tales come acetoha o
macil etil cetona, nitrilos, tales como acetonitrilo,
sul foxido de dimetila, amidas, tales COoMmD
dimetilformamida, dimetilacetamida o n-metilpierrcdilona,
urea ciclieas, éteres aliciclicos vy alifaricos, tales
coma dietileter, Jdiisopropileter, metil terc-butileter,
dimetroxietanoc, diglicel dimetil éter, dioXano o
tetrahidrofurano, y tamkién hidrocarbonos aroflidtices,
tales como tolueno, xilenos o clorobencenc, ¥ mezclas de

estos Sglventes,

La ciclizacién se lleva a cabo para dar el 2-

hidroziminooxazinona IiI haciendo reaccionar v Con
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hidroxilamina ¢ una sSal acostumbrada, por ejemple el
=10ro o sulfatc de hidroxilamina., Agui, la hidroxilamina
se soplea preferiblemente Bl una cantidad
estequiomérrica, es decir al menos eguimclar, tamblén as
poSible usar un exceso de hidroxilamina gle, 2in embargo,
preferibliemente ho debe ser mayor de 50 mol ¥, basado en
la estequiométrica de la reaccidn., Las temperaturas de
reaccién estén generalmente en el range de =20 a +150 °C

v preferibhlemente en el rango de + 20 a 110G °C.

La ciclizacién de V se lleva a cabo Usualmente en un
solvente orogdnico, por ejenmpla unc de los solventes
mencionados anteriormente, o una mezela de estos con
agua. Los solventes preferidos son alcoholes, a1l
particular alcanoles C1-Cs, tales como metanol, etancl, n-
o isopropancl y mezclas de estos, y también sus mszclas
con agua. Tahbién puede ser wventajoso cambiar el solvente
durante el curso de la reaccidh. Asi, se& ha encontrado
gonvehiente partir inicialmente la reaccién en un
solvente orgianico, preferiblemente unos de los alcoholes
mencicnados anteriormente, y luego concluir la reacciiom

ell adua.
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{Qcasionalments, la conversidn pueds mejorar mediante
la adicion de una base durante el curso de la teaccién.
Las bases adecuadas para este proposito son inter alia
los  cgarbonateos, bkicarbonatos e hidrdxidos de metales
dlcali y metales de tierras alcalinas, por ejemplo
bicarkbonato de Scdio, carbonato de sodio, hidréxideo de
godio,  hidrdéxido de potasio, carkonato de  potasio,
hidrégido de calecic v carbonate de caleio, ¥ también

aminas terciarias, tales como trietilamima o piridina.

En cambic de hidroxilamina o sSus sales, Camnbién es
posipble, como  Se  muestra en &l esgquema 3, usar
hidroxilaminas O-alguilatadas R*~0-NM; o sales de estas,
por ejemplo los halures o sulfatos, dando las oxazinonas
T en donde R' = H. las condicicnes de Treaccién
corresponden a las condiciones menclonadas para  la

reaccidén con hidroxilamina.,
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Esquema 3:

o
R
-
0 R2-0-NH, HH
{RR}D — e tRaln
0—CHN 0~ YR-0-RZ
(v {T: rl = g, x = G)

Los compuestos de la farmula I de acuerda con la
invencion pueden ser utilizados comg fuhgicidas en asu
forma neutral o en la forma de una sal, ambas sales de
adicién acida ¥ sales de aniones de los compuestos I con
los cationes acostumbrados son adecuades. Las sales
utiles agricolamente adecuadas Son  especialmente las
sales de aquellos cationes o las sales de adicidn acida
de agquellos dcidos a los cuales los gationes y aniones,
respectivamente, no afectan adversamente la actividad
fungicida de los compuestos 1. &si, los cationes
adecuadcos son en particular los lones de metales alcalis,
preferiblemente =sodio ¥ potasio de metales de tierras
alcalinas, preferiblemente calcico, magnesio y bario, y de
los metales de transicion, preferiblemente manganeso.
cobre, zinc y hierrp, v también €l ion de amonic gue , 51

se desea, puede llevar de 1 a 4 sustituyentes de alguilo
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C,-Cy ¥/0o un fenilo un sustituyente feniloc ¢ benzilo,
preferiblemente diisopreopilamonio, tetrametilamonio,
tetrabutilamonic, trimetilbenzilamonio, adicionalmente
lones de fosfonio, idones de sulfonio, preferiblemente
trifalguile ¢,-C,] sulfconig, e iones de sulfoxonic,

preferiblemente trifalguile C;-C¢) sulfoxenio.

Aniones de sSales de adicién acida Utiles son
primariamente clorutc, bromurc, fluoruro, sulfato de
hidrogeno, sulfato, fosfate de dihidrégeno, fosfato de
hidrogeno, fosfato, ‘nitrate, carbonatce de hidrogeno,
carbonato, hexaflucrosilicato, hexafluorofosfato,
benzoato, y también los aniones de Acidos alcanoico C;-C,
preferiblemente formato, acetato, proplonate vy butirato.
Ellos también pueden ser formados haciende reaccionar I
con un Aacide del anidén correspondiente, preferiblemsnte
de acida clorhidrico, acide hidrohrdémica, acidao

sulfarico, acide fosfbdrico o aclde nitrico.

Loz compuestos novedoscs de oxazin{etilona de 1la
férmula Iy sus sales se distinguen por s destacada
actividad contra un amplio espectro de hongos
fitopatogénicos y pueden ser empleados como fungicidas de

accién foliar v acclém en el suelo. Alguncos de elles son
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bien importantes translocados sistemabticamente y sonh de
importante actividad siquiendo la aplicacién en el suelo

¥ en particular siguiendc la aplicacidén foliar,

Ellas son especialmente importantes para centrolar
un gran nomero Jde hongos o una variedad de cultivos de
plantas tales como trige, centenc, c¢ehada, avena, arrcz,
maiz, pasto, bananas, algodan, scja, <afé, cafa de
azucar, vid, especie de frutas, ornamentales y wvegetales
tales «<omo pepinos, habichuelas, tomates, papas ¥

cucurkitaceas, vy scbre las semillas de estas plantas.

Especificamente ellas son adecuadas para controlar

las siguientes enfermedades de plantas:

Las especies Alternaria en vegetales y frutas,

Bolrytis clnerea imoho  gris) en fresas, vegetales,
ornamentales y vid,

Cercospora arachidicela en cacahuete,

Erysiphe ecichoracearum y  sphaeroteca fuliginea en
cucurbitacess,

Erysiphe graminis {(mildew polvorosc) en cereales,
Especies fusarium y verticillium en varias plantas,

Espacies helminthosporium en cereales,
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Especlies mycosphaerella en bananas y cacahuetes,
Phytophthora Infestans &n papas ¥y tomates,
Plasmopara vitiecola en vid,

Podosphaera leucotricha en manzahas,
Fsendocercosporella herpotrichoides en trigo vy cebada,
Especies Pseudoperoncspora en lUpulo y pepino,
Especie Puccinia en cereales,

Pyricularia Oryzae en arroz,

Especies Rhizoctonia en algodén, arroz y paste,
Especiles Septoria en in trigao,

Uneinula necator en vid,

Especies Ustllago en cereales y c¢aka de azlucar, ¥

Especies Venturia {costral en manzanas y peras.

Los compuestos I son adecuados para controlar hongos
dafiinos tales coloc Paecilomyces variotil en la proteccion
de materiales (por ejemplo madera, papel, dispersicnes de

pintura, fibras o tejidol v en la proteccidén de productos

almacengdas.

Los Compuastas I son  aplicados mediante el
tratamiento del hongo, o de las planta, sSemillas,
materiales a ser proteglde contra infeccidén de hongos,

con una cantidad funglcidamente activa de los
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ingredientes activas. La aplicacién puede ser efactuada
tanto antes como después de la infeccidn de  los

materiales, plantas o szemillas por =1 hongo.

En general las composiciones fungicidas comprenden
entre 0,1 a 935, preferiblemente 0,5 & 90, % por pesoc de

ingrediente activo.

Cuande  se usa  en  proteccidn de  plantas, las
proporciones de aplicacién estén entre 0,01 a 2,0 kg de

ingrediente activo peor ha, dependiende de la naturaleza

del efecto deseado.

En el tratamiento de semillas, cantidades de
ingrediente active de 0,01 a 0,1 g, preferiblemente 0,01

a 0,05 g, gensralmente se requieren por kilogramo de

semilla.

Cuando =2e uza en la proteccidn de materiales o
productos almacenados la proporciéon de aplicaciones de
ingrediente activo depende de la naturaleza del campo de
aplicacidn y del efecto dessgado. La proporcisn de
aplicaclén convencicnalmente utilizada en la proteccidén

de materiales son, por eiemplo, entra 0,000 g a 2 kg,
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preferiblemente 4,008 g a 1 kg, de ingrediente active por

metro cukbico de material tratado.

Los compuestos I pueden ser convertldes en las
férmulaciones acostumbradas, es decir soluciones,
emulsiones, suspensiones, polves, pastas y granmilos. La
forma de uso depends del propoésito particulas; en
cualquier caso, se debe garantizar una distribucién fina

y uniforme del compuesto de acuerdo con la ilnvencidn.

Las fdrmulaciones son  preparadas en la forma
conccida, es decir extendiendos €l ingredienfe active con
solvents y/o  portadores, usando emulsificadores ¥
dispersantes sl se desea, tambieén es posible usar otros
solventes orgdnices como solventes auxiliares si se usa
agua como diluyente. Auxiliares gue sSon adecuado son
esencialmenkte: solwventes tales como aromaticos (por
ajemplo xilene) arcmiticos clorinados {per ejemplo
clarchencencs), parafinas ﬁpor ejemplo fracciones de
aceite mineral) alccheoles (por ejemplo metanol, hbutanol).
cetonas [(por ejemplo ciclohexanonal, aminas (por ejemplo
etanclamina, dimetilformamidaj y agua; portadorses tales
Comg minerales naturales del suelo (por ejemplo caclines,

arcillas, talco, tizal y minerales sintéticos del suelo
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(por  eJemplo silica altamente dispersa, silitatcs);
emilsificadores tales como emulsificadores no idnicos ¥y
anidnicas (por ejemplc étares de alcohel grasoc de
policxistileano, alguilsulfonatos vy arilszulfgnatos) Y
dispersantes tales como licgres sobrantes de lig-nin-

sulfito vy metilcelulosa.

Sugtancias  activas de syperficie adecuada son
metales alcall, metales de tierras alcalinas y sales de
amonio de dcide lignoszulfénice. acide naftalenosulfdnico,
gelide fenclsulfénico,  acide dikbutilnaftalenpsulfénico.
alquilarilsulfonate, alguile sulfates, alguilsulfonatos,
sulfatos de alcohal grasas y acidos grasos ¥y sus metales
dlcali y sales de metales de tilerras alcalinas, sales de
éter de glicol alechol grascs sulfatados, condensados ds
derivados de naftaleno vy naftalencsulfonatados con
formaldenido, condenzados de naftalenc o de  dcido
naftalenosulfénice con fenol o formaldehido, éter de
cctilfenil polioxietilens, iggortilfenol etoxiladso,
octilfencl, nonifencl, éteres de poliglicol alquilfenct,
ateres de poliglicel tributilfenil, alcoholes de polieter
alquilariloc alcohol iscotridecile, condensades de oxido
etileno/alecohal graso, aceite de castor etoxiladeo €teres

de alquilo polioxietileno, poliexipropilenc etoxilado,
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acetal éter de poliglicol lauril alecheol, &steres de
sorbitol, licor zahrante de lignin-sulfito y

metiloeluleosa.

Materiales que son adecuados para la preparacidn de
soluciones rociables directamente, emuls§icnes, pastas o
dispersiones de aceite son fraccicones de aceite mineral
de medio g a}to punto de ebullicidn, tales come guerosenc
g acaites diesel, adicicnal mente aceite de brea de
carbén y aceites de origen animal o vegetal, alifadtice,
hidrocarbonos ciclicos y aromatlicos, por elemplo benceno,
toluens, xlleneo, parafina, tetrahidronaftalenc,
nattalenos alguilatados o sus derivados, metano, etancl,
prapancol, hutancl, cloroformo, ctetrahidrocloruros  de
carbén, ciclohexonol, ciclohexanona, Cclorobenceno,
izoforenc, solventes altamenfte peolares, por eJjemplo
dimetilformamida, sulfdxido dimetil, W-metilpirrclidona ¥

agua.

Polvos, materiales para dispersién ¥ polvos pueden
ser preparados al mezclar o moler concomitantemente las

sustancias activas con un portadeor sélidas.
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Granulos, por ejemplo granules recublertas, granulos
impregnados ¥ dranulos homogéneos, pueden ser preparados
agregande los ingredientes activos a portadores sdlidos.
Elemplos de portadores selidos son tierras minerales,
tales como Silicas, silica gel, silicatos, talce, caglin,
paligorsgquita, wcaliza, cal viva, tiza, arcillia terrosa,
loes, arcilla, dolemlta, tierras diatomaceas, sulfato de
calcia, sulfato de magnesio, oxido de maghesio,
materiales sintétices del suelo, fertilizantes, por
ejemple sulfato de amonion, nitratc de amonio, ureas, vy
producteos de origen vegetal, tales como harina de cereal,
harina de corteza de arbol, harina de madera y harina de

cascara de nuez, polve de gelulosa y otros portadores

gdlidos.

En genaral, las formulaciones comprenden entre 0,01
a 95% por peso preferiblemente entre G,1 a 20% poYr pesg,
de ingrediente active. Las ingredientes activos se
efplean =n una dureza entre 90 & 100%, preferiblemente 95

a 100% (de acuerdo al espectro de FMN) .

Etemplas de Formulaciones son!
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2 partes por peso de un compuesto de acuerde con la
invencidén s= mezeolan intimamente con 95 partes por
peso de canlin finamente dividide. Esto da un polve

que comprende el 5% por.pe59 de ingrediente activo.

30 paxrtes por peso de un compuesto de acuerde con la
invencidén se mezclan intimamente con una mezcla de
92 partes por pesos de =2ilica gel pulverizada ¥y B
partes por peso de aceite de parafina gue han sido
rociadas sobre la supsrficie de esta silica gel.
Esto da una férmulacidon de ingrediente active con
busnasg propiedades de zdhesisn {comprende 23% por

peso de ingrediente activel.

10 partes por pesc de un compuesto de acuerdo con la
invencidn se disuelven en una mezcla colpuesta de 20
partés por pesc de xileno, © partes por pesao de &l
aducta de & 2 10 moles de oxido de etileno vy 1 mol
de Acido cleico N-monoetanolamida, 7 partes por peso
de dodecilbencenosul fonato de calcio ¥ 2 partes por
peso del aducto de 40 mel de oxido de etilenc vy 1
mol de acelte de castor {comprendse 2% por peso de

ingrediente activo).
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24 partes por peso de un Compuestc de acuerdo con la
invencién se disuelven en una mezela compuesta de &0
parctes por peso de =icloheXanona, 30 partes por pesco
de 1scbutanol, 5 partes por pese del aducto de 7
moles de oxido de etileno ¥ 1 mol de iscoctilfenol y
S partes por peso del aducto de 40 meol de oxido de
etilenc ¥ un mol de acsite de castor (comprende 14%

por peso de ingrediente activo).

80 partes por peso de un compuesto de acuerdo con la
invencisn son mezcla a fondo con 3 partes por peso
de diiscobutilnaftalenc—a-sulfanate de sodic, 10
partes por peso de sal de sodic de  Acido
lignosulfénice de un licor sobrante de sulfito § 7
partes por pezo de silica gel pulverizada, y la
mezola  se depositd en un moliro de martillo

{comprendo B0% por pesc de ingrediente activol.

90 partes por peso de un compuesto de acuesrdo con la
invencién se mezola con 10 partes por peso de N-
metil-alfa-pirrplidona, gque da una solucidn gque es
aderuada para uso en la farma de micrc golas

(comprende 90% por peso de ingrediente activo}.
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20 partes por peso de un compuesto de acuerdo con
la invencién se disuelven en una mezcla compuesta de
40 partes por peso de ciclohexancna, 30 partes por
peso de isobutanel, 20 partes por pesoc 42 aducto de
7 moles de oxide de etileno v 1 mol de isooctilfenocl
¥ 10 partes por peso del aductoc de 40 mol de oxido
de etilenc y 1 mol de aceite de zastor, Verter Ia
solucidén en 190.000 partes por pess de agua vy
finalmente distribuirla en ellas da una dispersién

ACu0sa gue camprende 0,02% por peso de ingrediente

activa.

20 partes por peso de un compuesto de acuerdo
con la invencidn se mezcolan a fondo meon 3 partes por
peso de diiscbutilnattalenc-alfa-sulfonato de sedio,
17 partas por peso de sal se godio de &cideo
lignosulfdnico de un licor sobrante de sulfito y &0
partes peor pesc de silica gel pulverizada, v la
mezcla se deposita en un molino de martillo,
Finalmente se distribuye la mezcla en 20.400 partes
por  peso  de agua da una mezcla rociabkles  gue

comprends O, 1% por pese de ingrediente activo.
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IX. 10 partes por peso de un compuesto de acuerde con la
invencion se disuelven en 63 partes por pesa de
ciclohexanona, 27 partes por peso de dispersante
(por ejemplc uha mezcla de 50 partes por pesc de el
aducto de 7 mol de éxido de etilenc v 1 mol de
isopctilfenol y 50 partes por pezo de el aducto de
40 mol de 6xido de etilenc y mol de aceite de
castor). La solucidn depositada e dliluye
posteriormente mediante distribuclén en agua a la
Concentracién deseada, por eiemplo & uné

Concentracion en el range de entre 1 a 100 ppmo.

Los compuestos activos pueden ser usades tal comss
en la forma de su formulacion o las formas de uso
preparadas a partir de esta, e&s decir en la forma de
soluciones rociables directamentes, polveos, suspencioness o
dispersicones, emulsiones, dispersiones de acelte, pastas,
polvo, materiales de diseminacidén, © gréanulos, por medio
de rociado atomizacidn, espolvoreada, dispersade o
vertido. El usc de las formas depende completamente de
los propisitos deseados; en cualguler caso, este es
deseado para garantizar la distribucidn mas fina posible

dal ingrediente active de acuerdo con la invencidon,
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El uso de formas acuosas pueden Ser preparados a
partir de concentrados de emulsidn, Ppasztas o polvos
humectables {(polvos rociables, dispersiones de acelte)
mediante adicitn de agua. Para preparar emulsiones,
pastas ¢ dispersiones de =acelte, las sustancias o
disueltas en aceite o solvente, pueden ser homogenelzadas
en agua por medic de humectacién, ligadores, dispersante
o emllzsificadores. Sin embargo, &5 pofSible preparar
concentrados Campuestons de sustancias activas,
humectantes, ligadoras, disperzante o emulsificadeores vy,
51 es apropiade solventes o aceites, y tales concentrados

son adecuados para diluwsién con agua.

Las ¢ohcentracliones del ingrediente activo en los
productos listos para usar pueden ser variados dentro de
rangos sustahciales. En general, ellos estdn entre 0,0001
a 10%. Frecuentemente, sSatisface aln las proporcicohnes de
aplicacidn bajas de los compuestos [ aﬁ lag preparacicnes
listas para usar, Pper ejemple de 2 a 200 ppm. Las
preparaciones listas para wusar con concentraciones de
ingrediente active en el rango de entre 0,01 a 1% son

preferidas de Igual manera.
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También, los ingredientes actlvos pueden ser usados
muy exitosamente en procescs de Volumen ultra bajo {ULV),
23 posibkble aplicar formulacignes gue comprendan mas del

95% por peso de ingrediente activo, © aun el ingrediente

artivo =in aditivos.

Varios tipos de aceites, herbicidas fungicidas,
otros pesticidas, o bacterigidaz pueden ser agregados &
los ingredientes activos, s5i 2 apropiade también solo
inmediatamente antes de usar (tangue de mezclas). Estos
agentes pueden ser hezclados con los agentes de acuerdas

con la invencion en una preoporcidn de peso de 1110 a

o1,

En ' la forma de uso como fungicidas, las
composiciones de acuerdo a la invencidn también pueden
gstar presentes juntas conjuntos con otros ingredientes
activas, PoT ejelplo con herbicidas, insecticidas,
reguladares de crecimienteo, fungicidas o también con
fertilizantes, Mezclar los compuestos T o las
composiciones gue las comprenden en la forma de 1150 como
fungicidas <on otros fungicidas frecuentemente resulta &n

un fungicida de amplic espectro de acclon.
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La sigulente lista de fungicidas, junto con los

cuales los compuestos de acuerdo con la invencién pueden

Saer

usados, desea ilustrar las posibles combinaciones,

perc no imponer ninguna limitante:

fizufre, ditiocarbamatos y sus derivados, tales como

hierro (III} dimetilditiocarbamatao,
dimetilditiocarbamato de zingc,
etilenobisditiocarbamato de zing,
etilenobisditiccarbamato de Manganeso,

etilenodiaminobisditiccarbamato de zing manganeso,
disulfurc de tretametiltiuram, complejo de amonio de
zineg (N, N-etilenchisditiacarbamato], compleja de
amonio de zinc [N,N'-propilencbisditiccarbomato),
(M, N’ —propilencobisditioccarbamato) de zingc, N, N -

polipropilencbis {tiocarbamsil) disulfuro;

Lerivados nitro, tales como crotonato de dinitroi{l-
metilheptil) fenil, Z2-sec-butil-4, o—dinitrofenil
3,3-dimetilacrilato, carkonatoc de 2-sec-butil-4, é-
dinitrofenilisopropil, 5-nitro-isoftalato de

diispropilo;

e
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Sustancias heteroccieclicas, tales comd acehkato de 2-
heptadecil-2-imidazolina, 2,4-dicloro-6-(o-
glorcanilanc)-s-triazina, eftalimideofosfoncticato de
D,G—dietilé, f-aming-1-[bis{dimetilaming) fosfinil]-

3-fenil-1,2,4-triazol, 2, 2-dicianc—1,4-

diticantraquinona, 2-tio-1,3-ditiolc (4, 5-
h]lgquinoxalina, 1-{butilcarkbameil) -2-
benzimidazclcarbamato de metilo, 2=
metoxicarbonilaminobenzimidazel, 2-(2-

furillbenzimidazol, 2-(4-tiazclil)benzimidazol, N-
i1,1,2,2-tetracloroetiltic) tetrahidroftalamida, N-
triclerometiltiotetrahidroftalimida, M-

triclorometiltictetrahidroftalimida;

N-dicloercfluorometiltio-N', Nf-dimetil-N-fenilsulfo-
diamida, S-etoxi-3-triclorometil-1,2,3-tiadiazcl, 2-
tioplanatometiltichenzotiazol, l,4-dicloro-2, 5-
dimetoxi-benceno, 4-(2-c¢lorofenilhidrazong}-3-metil-
9-1soxazolona, piridino-2-tiol L-oxida, q-
hidroxiguinolina o su sal de cobre, 2,3-dihidro-5-
carboXanilido-6t-metil -1, d-oxatiine, 2,y 3=dihidro-5-
carboxanilido-6-metil-1,4-oxatiino 4, 4-dioxido, 2-

metil-5, 6-dihidro—4h-piran-3-carboxanilida, 2Z-metil-
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furan-3-carkoxanilida, 2, 5=-dimetilfuran-3i-
carboxanilida, 2,4, 5- trimetrilfuran-3-
carboxanilida, N-ciclohexil-2, S~dimetilfuran-3-

carpoxamida, N-ciclohexil-N-metoxi-2Z, 5S5-dimerilfuran-
3=-carboxamida, 2-metilbenzanilida, 2-
yodobenzanilida, Heformil-N-morfalinog-—2,2, 2-
tricloroetil acetal, viperazina~Ll, 4-dijlbis-1-
(2,2,2-tricloroetil) formamida, 1-(3, d-
diclaroanilino) -l-formilaming-2,2,2-fticcloroetano,

2, 6=-dimetil-N-tridecilmorfoline o =us sales, 2,6~
dimetil-N-ciclododeciimorfoline ¢ sus sales, N-[3~
(p-tert-butilfenil) -Z2-metilpropill-cis-2, 6~dimeril-
morfoline, N-{3-ip-tert-butilfeniij—-Z-metilpropili-
piperidina, l-12-12,4-diclorcfenil)-4-etil-1, 3-
dicxolan-2-il-etil]l-1H-1,Z,4-triazal, 1-[2-1{2,4-
diclorafenil}-4-N-propil-1l, 3-diexplan~-2-il-etil)-1H~
1,2,4-triazol, N=-{n~propil)-N-(2,4, &6~
triclorofaencxietil] -N/-imidazolil-utresa, 1-/4-
clorofenoxi) -3, 3-dimetril-1-(1H-1,2,4-triazol-1-11}-
Z2-butanona, 1-{d-clorofenoxi) -3, 3-dimetil-1- (1B~
1,2, 4-tiazpl-1-11)-2~butanol, [ZR5, 3R8)-1-13~{2-
clorofenil)-2—(4-flusrafenil) -oxiran-2-ilmetil]-1H-

1,2,4-triazol, o-(2-clorofenili-oa-(d-cloro-fenil}-5-

A%

/17\
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pirimidinemetanal, S-butil-Z2-~dimetilamino-4-hidroxi-
6-metilpiridina, vis(p-clorofenil)-3-
piridinometancl, l,2-bis{3—etoxicarbonil-2-
tioureide)benceno, 1,2-bis(3-metoxicarhonil-2-

tiounreidolhenceno;

Estrobilurinas tales como metil E-metoxiimine-[o- {(o-
toliloxi)-o-tolil]lacetato, metil E—Z—-{zZ2-[B6-[Z2-
cianofenoxilpirimidin-4-iloxi] fenil}-=3-
netocxlacrilato, N-metil-E-metoxiiming-[o={Z~
fenoxifenil))acetamida, N-metil-E-metoxiimino-[o—
(2, 5-dimetilfenoxi)-o-tolil]acetamida, metil E-Z-{Z-
[{Z-triflucrometilpiridil-6-)oximetil]fenil}-3-
metoxiacrilatn, metil (E,E)-metoxiimine—{2-[1-(3-
tri-
flusrometilfenilietilidencamingoximetil)fenil facetat
oy matil HN-{2-{[1-{4-clorcfenil}) -1lH-pirazocl-3-

il]oximetill~fanil) ~N-metaxicarbamato;

Enilinopirimidinas tales COmo N-[4,6-
dimetilpirimidin-2-ilj)anilina, N-{d-metil-6-{1-
propinilipirimidin-2-ilJ-anilina, N-(4d-metil-6-

cicloprepilpirimidin-2z-il]anilina;

{;}

L
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Fenilpirroles tales COmO 4-{2,2-difluocro-1, 3-

benzgdicorwgl -4-i1) mirral-3-carbonitrils)

Cinnamamidas tales como 3-{4- clorofenili=-3-{(3,4=-

dimetoxifeniliacriloilmorfoling:

Y una variedad de fungicidas tales comoc acetato de
dodecilguanidina, A-[3~13,5-dimetil-2-
oxiciclohexil)-2-hidroxietil]glutaramida,
hexaclorchencena, metil N-{2,6-dimetilfenill-N-1(2-
furoil)-DL-alaninara, DL-N- {2, 6-dimetilfenil)metil
éster -N- (2’ -metoxiacetil)-alanina, N~ {2, 6=
dimerilfenil)-N-clorgacetil~D,L-2-amino-
butirolactona, metil é&stcer DL-N- (Z2,5-dimetilfenil)-
N~{fenilacetil)-alanina, S5-metil-5-vinil-3-4{3, 5-
diclorofenil)~2,4-dioxa-1,3~oxazolidina, 3-13,5-
diclorofenil {5-metil-5-metoximetil]-1,3-oxazolidina-
2,4-diena, 3—{-3,5-diclorofenil)-1-
isopropllcarbamgoilhidantein, N-{3;5=diclorofenily -
1,Zz-dimetilciclopropanc-1, 2-dicarhboximida, 2-cianoc-
[N- letilaminocarbonil) ~2-metoximino]l acetamida, 1-[2-

{2,d-dicloro-fenilipentil) -18-1,2,4-triazol, alcohol



e
»

38 ﬁ/fb

2,4-difluoro-o-(1H-1,2,4-triazolil-1-
metiljbenzhidril, N-{3-cloro-2-,6=-dinitro-4-
triflucrometilfenil)-5-triflucrometil-2-c¢cloro-2-
aminopiridina, 1-{{bis{4-

fluorefenil)metilsilil)metil)-1H-1,2,4-tiazol.

Los ejemplos adelante sirven para ilustrar la

invencidn ¥ ne serdn entendidos como limitantes de esta.
Ejemplos de Preparaclémn:

Eiemplo 1: O-metil {6=cloro-3-propil—-4H-1, 3-

kenz{eloxXazin-4 (3H)-cnal-2-gxima [compuesto I-Al.Z}
1.1 Metil Z-clanato-5-cleorobenzoato

A -20 "¢, 20,0 g (0,198 moles) de trietilamina se
agregaron con agitacién a 21,0 g (0,198 moles) de
bromure de ciandgeno en 200 ml de acetona. Después
de 5 minutes, 34,% g (0,198 meles) de meril S-cloro-
2-hidroxibenzeoato se agregarcn, vy la mezcla fue

agitada @ -20 °C durante 30 minutos. La mezcla fue
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filtrada, el filtro fue lavado con 200 ml de acetona
¥ las bases c¢rgénicas fueron concentradas bajo
presidn reducida. Esto dio 34,4 g del compuesto del

titule come wun s&lide amarilleo 4us  ademas  fue

reaccionado directamente.

1.2 o-cloro-4H-1, 3-kenz [e] oXazin-4 {(3H) -ona-

2-oxima

34,4 ¢ {0,163 moles) de metlil 2-clanato-5-
clorobenzoate en 400 ml de metanol v 11,3 g (0,163

mzles) de hidrocloruro de hidroxilamina fuaron

2gitadas a temperatura ambiente durante 1 hora. El.

solvente fue luego removido bajo presidén reducida y
el residuo fue lavado con dietileter. Una solucidn
de 20,5 g de bicarbonato de sodio en 400 ml de agua
fue agregada y el producte crudo fue Iluego agitado
durante 16 h, filtradeo, agitado con 500 mi de agua
durante otras 16 h, filtrade y secado esto dio 12,3
g de &-clorp-4H-1,3-henz [e] oxazin-4(3H]-ona-Z-

oXima.
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I-271.49 Ischutilo metilo G-flior
I-A1.50 Isobutilo metilo e—cloro
I-A1.51 Izsobutile metilo E-bromo
I-Al.52 Ischuitila metilo 5= yoda
I-A1.53 Isobutilo etilo e—flvor
I-A1.54 Iscbutilo atilo B-cloro
I-A1.55 Isochutilo astilo B-bromo
I-Al1.5¢ Isobutileo etilo o—vyado
I-a1,57 I=ohbutilo n-propilo o-fluaor
I-A1.58 Isobutilo n-propilo E-cloro
I-21.5% Isobutilo n-propils E-bromo
I-21.640 Ischutile n-proepilo &-vyodo
i-a1. Bl Isobhutile 2,2, 2- e-flior
trifluorometil
0
I-4l.62 Izobutilo 2e2,2- c-cloro
trifluarometil
o
I-A1.63 Isohutilo Z2,2,2- H-bromo
triflunrometil
o
I-A1.064 Isobutile 2l c—vyoda
trifluorometil
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o
I-A1.65 ciclopropilometi |metilo I |é-fluor
1 I
I-A1, 686 clclopropilometi |metilo 1 6-cloxo
la
I-RAl.a7 ciclopropilometri |metilo 1 6-bromo
1o
I-A1.68 ciclopropilometi |metile 1 6—vyodo
lg
I-A1.69 ciclopropilometi |etilo 1 B-flior
1a
I-A1.70 ciclopropilometi [etilo 1 t-cloro
lc
I-41,71 clclopropilometi |etilo 1 b-broma
1z
I-1,72 ciclopropilometi |etileo 1 f-yaodo
1o
I-A1.73 ciclopropilometi |[n-propilo 1 e-fltorx
1a
I-81,74 Ciclopropilometi |n-propilo I {6-cloro
la
I-A1.75 ciclopropilometi |n-propiloe 1 f-bromo
11la
-
I-81.76 ciclopropilometi [n-propilo 1 t—vyodo
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™ 1o T
I-AL.77 cicloprepilometi [2,2,2- 6-fluor
lo trifluorometil
[
I-A1.78 ciclopropilometi |[2,2,2- g-cloro
lo triflusrometil
o
I-A1.79 ciclepropilometi [2,2,2- 6-bromo
1o rriflucrometil
o
I-A1.80 ciclopropilometi |2,2,2- e-yodo
lo trifluorometil
o
I-Al.51 E-3~zloro-2- metilo 6-flior
L_ propenilo
]
I-41.82 E-3-cloro—2- metilo 6-cloro
probenilao
|_
I-Al.83 E-2~claoro-2- metilo &-bromo
propenilo
I-A1.84 E-3~zloro—2- metilo é-yodeo
propenilo
I~-Al .85 E-G3-clorao-2- etllc F-Ffllor
oropenilo
I-&1.8%5 E-3~cloro—2- etila a—cloro
pPropenilao
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I-Al.87 E-3-clorg-2- etilao 1 o—hromo
propenilo
I-1.88 F=3=cloro-2- etilo 1 &-vyodo
propenilo
I-21.389 E-3-cloro-2- n-propilo 1 G-flior
propenilo |
I-a1.%0 E-3-cloro-2- n-propilo 1 o—cloro
propenilo
I-A1,91 E-3-cloro-2- n-propilo 1 6=-bromo
proepenilo
I-&l.%9z2 E-3-cloro=-2- n-prepilo 1 b-vyodo
propenila
I-Al.%3 E-3eplore-2- 2,2,2~ 1 ¢—fluor
propenilo trifluorometil
0
I-Al.5%4 E-3-cloro-Z- 2,2,2- 1 B-cloro
propenilo trifluorometil
a
R R? n I[RrR?
I-nl1.9% E-3-cloro-2- 2,2, 2= 1 6-broma
propenilio trifluarometil
o
T-11.96 E-3-cloro-2- 2,2,2- 1 |&8-yodo
propenile triflucrometil
«
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I-A).%7 CHz-CH=CH; metilio 6-flvor
L
I-A1.98 | CH:~CH=CH, metile §-cloro
I-Al.99 CHy=CH=CHsx metilo b-bromo
I-B1.100 CH;—CH=CH;4 metllo Iﬁ—yﬂdo
I-zl. 101 CHy-CH=CH- etilo &-£1ldor
I-a1. 102 CHZ—CH=CH3 etila o—cloroc
I-m1. 103 CH;-CH=CH- etilo B-bromo
I-A1.,104 CH:-CH=CH, etila E-yodo
T-Al, 105 CH:—CH=CH; n-propilo b-flior
I-21.1086 CH;-CH=CHs; n-propiloe 6-Cloro
I-Al1.107 CHz-CH=CH; n—-propilo ¢-bromo
I-A1,1048 CHp—CH=CH, n-propilo &-vodo
I_P‘;.l.l{jg CHE_CH=CH3 2; 2; 2_' E“flf}.OI

triflucrometil

o
I-A1.110 CHy~CH=CH- 2,2,2- 6-cloro

triflucrometi]

o]
I-&1.111 CH;—CH=CH; 2,2, 8- E-bromo

trifluorometil

o]
I-&1.2112 CH—CH=CH, 2,2,2- G- ocia

triflucrometi]

ES
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o
I-21.113 CH:C-CH metilo b-flioy
I-A1.3114 CH.C-CH metilo o-claro
I-n1.115 CH.C-TCH metilao o-bromo
I-Al1.11¢6 CH-C-CH metils c—vodo
I-1.117 CH.C-CH etila o-flior
I-21.1149 CH:C—-CH atiln e—;laoro
I-21.1149 CH.C-TH etilo B=kromo
I-B1.120 CH.C-CH etilo E—vodo
I-m3. 121 CH:C-CH n-propileo e—Fluor
T-al. 122 CH.C-CH n=propilo B=¢loro
I-A1. 123 CH,C-CH n-propilc &-hromo
I-nl. 124 CH.O-CH n-propilo B-yodo
I-a1. 125 CH;C-CH 2,2, 0= 6-Flaor

triflugrometil

o
|
I-Al.126 CH.C—-CH 2,2,2- 6-clora

trifluorometil

o
I-21.127 CH:C-CH 2,2;2~ é-bromo

trifluorometil

o
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I-21.128 CH.C-CH 2,2,2- G=-vodo
triflucrometil
0
I-21.125 n-propilo n-prepilec
!
I-Al. 130 n-propilo n—proplilo e-metilo
I-A1.131 metilo n-propilo o-metilo
: I-Al.132 n-propila metileo b-metilo
' I-A1.133 n-propilo metilo 6-Metoxi
‘ I-81,134 ciclopropilometi |Z2-propilo t-vado
1o
I-Al. 135 ciclopropilometi |ciclopropilone 6—-yodo
la tilo
I-R1.135 n-butilo ciclopropilome 6=yodo
tile
L
I-Al. 137 n~propilo ciclopropilome t—vyodo
’ tilo
% I-A1.138 n-kutilo Z-propilo E-vyodo
I-21,135 n-propilo Z-propilo f-yodo

En la Tabla 1 ¥ en las Tablas 2 ¢ 3 adelante, el
prefijo del sustituyente denota =u posicién en el anillo

A fusicnado,
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alquenile Cp-Cs: radicales hidrocarbono de cadena
recta o ramificada gue timnen 2 a & W
preferiblemente 3 & 4 &tomos de carbong y un enlace
doble un cualguier posicién, por ejemplo etenilo
(Vinil), prop~l-gn-1-ilg, Alile, 1-Metiletenilo, 1-
buten-l-i1lo, l-buten-2z-ileo, 1l1-buten-3-ile, Z-buten-
l-ilo, l-wmetil-prop-l-en-l-ilo, 2-metil-prop-l-en-1-
ilo, l-metil-prop-2-en-1-ilo, 2-metil-prop-2-en-1-
ilo, n-penten-1-ilo, n-penten-Z-ile, n-penten-3-ilc,
n-penten-4-ilc, l-metil-but-l-en-1-ilo, Z-metil-but-
l-en-1-ilo, 3-metil-but-l-en-1-ilo, l-metil-but-2-
en-i1-ila, Z-metil-but-2-en-1-ilo, 3-metil-but-2-en-
l1-ila, 1-metil-but-3-en-i-ilo, 2-metil-but-3-an-1-~
ilo, 3-metil-but-3-e&n-1-ileo, 1,1-dimetil-prop-2Z-en-
1-ilg, 1,2-dimetil-prop-l-en-1-ilc, 1,2=-dimetil-
prop-2-en-l-ilg, l-etil-prop-l-en-2-ile, l-etil-
prop-Z-sn-1—ilo, n—hex-l-en-1-ilg, n-hex-Z-en-1-iloc,
n-hex-3-en-1-ilao, r—~hex-4-en-1-ila, n-hex-5-en-1~
ilo, l-metilpent-l-en-1l-ile, Z-metilpent-i-en-1-iloc,
3-metilpent-l-en-1-ilo, d-metilpent-l-en-1-1lo, 1-
metilpent-Z-en-1-ilo, 2-matilpent-2-en-1-1ilo, 3~

metilpent-2-en-1-ilg, d-metilpent=~2-en-1-ilo, 1-
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metllpent-I-aen-i-ilo, Z-metilpent-3-en-1-ilo, 3-
netilpent-3-~en-1-ilo, 4-metilpent-3-sn-1l-ilo, 1-
metilpant=-3-an-1~ilio, Z-metilpent-4-an-i-i1la, 3=
netilpent-4~-en-1-~1ila, 4-m=tilpent-d4-en-1l-ilo, 1,1-
dimetil-but~2-en~i-ilo, l,1-dimetil-but-3-en-t-ila,
1,Z2-dimeril-but-1-an-1-ilo, 1,2-dimetil-but—2-an-1-
ito, 1,2-dimetil-but-3-en~1-ilo, I,3-dimetil-but-1-
eh—-1-ilo, l,3—dimetil—bﬁt—2~en=1=ilo, 1, 3-dimetil-
but-3-gn-1l-ilo, 2,2—diﬁetil—but~3—en=l—ilﬂ, Z,3-
dimetil-hut-l-en-1-ileg, 2, 3-dimetil-but-2-an~-1-1lo,
2, 2~dimetil-but-3-en-1-ilo, 3,3 -dimetil~put-l-en-1-
ile, 3,3-dimetil-but-Z-en-1-ilep, l-etil~put-l-en-1-
ilo, 1l-etil-but-Z-en-1-ilc, l-etil-but-3-en-1-ilo,
Z2-etil-but-l-=an-i-ilc, 2-etil-but-2-en-1-1ilo, 2=
etil-but-3-en-1-iln, 1,1,2-trimetil~prop-Z-en-1-ila,
l-etil-1l-metil-prop-2-en-l-ile, l1-etil-Z2-matil-prop-

1-en-l-ilo 0 l-etil-Z2-metil-prop-Z-en-1-ilo;

alquinile C:~Ce! grupos de hidrocarbono de cadena
recta o ramificada que tienen 2 a & ¥
preferiblemente 3 a 4 atomos de carbono y un triple
enlace en cwalguiser posigidn, por eljemplo etinilo ¥

alquiniloc C3~Cs tales como prop-l-in-1-ilo, prop-2-
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in=i-ile, n-but-1l-in-i-ile, n-Bug-l-in-3-ilo, n-but-
1-in—-4-i1q; n—But-Ewin—i—ilo, n-pent-1-in-1-ile, n-
pent-1-in-3-ilo, n-pent-l-in-4-ilc, n-pent-1-in-5-
ilo, n-pent-2-in-l-ile, n-pent-2-in-4-ilo, n-pent-2-
in-5%-ile, 3-metil- but-1-in-3-ilo, 3Z-metil-but-I~in-
4-ile, n-hex-l-in-I1-ilg, n-hex-l-in-3-ilo, n-hex-1-
in-4-1ilg, n-hex-I1-in-5-ilg, n-hex~1-in-é-ilc, n-hex-
2-in-1-1lc, h-hex-2-in-4-ile, n-hex-Z-in-5-ilo, n-
hex-Z-in-6-ilc, n-hex~3-in-1-ilg, n-hex-3-in-Z-lig,
3-metilpent-i-in-1-ilo, Z2-metilpent-i-in-3-ilic, 3-
metilpent-i-in-~4-ilo, 3-metilpent-1-in-5-ilo, 4=
metilpent-1-in~1-ilec, 4d-metilpent-Z-in-4-ilc g 4-
metilpent-2-in~5-ilo, preferiblemente con prop-2-in-

1-1lo;

halocalquenilo C,-Ci: alguenilo C,—Cy, preferihlemente
alquenilo C3-C; como se menciond anteriarmente el
cual es parcialmente ¢ completamente sustituido,
preferiblemente mono—, di- o trisustituldo, por
halégeno, en particular por fldor, clore y/o bromo,
es decir, por ejemplo, 2-clorovinile, Z-cloreoalilo,
E- y Z-%-c¢lorgalilc, E- y Z~2,3-dicloroalile, 3,3-

dicloroalilo, 2,3,3-triclorcalilo, E- v Z-2,3~
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diclorobut-2-enil, 2-bromoalila, E- Y Z-3-
bromealilo, E~ ¥ Z-2,3-dibromoalilo, 3,3-
dibromcalilo, Z,3,3~tribromoalile ¥y E- y Z2-2,2-

dibromobutr-2-anilo;

haloalguinile <,-Cf: alguinilo C:—-Cy, preferiblemente
alguinile Cy-0y comp se menciond antericrmente =1
cual es parcialmente o completamente sustituido,
preferibhlemente mono-, di- o ECrisustituido, porx
nalédenc, en particular por flier, <lore y/o bromo,
ez degir, por ejemplo, 1,1l-difluorprop-Z-in-1i-ila,
1,1~difluorsbut-2-in-1-ilo, {-Fflugrobutr-Z-in-1-ilo,
4=-clorobut-2-in-1-1ilo, %S-flucropent-3-in-l-ilo o 6&-

fluorohex—-4~in-1-ilo;

cicloalguile Ca-Cp: ciclopropilo, ciclobutila,
ciclopentilo, cicle-hexila, cicloheptile o©

cicloootilo;

Ca-Ces~cicloalquil-Ci-Cy-alguila: alguile C-C,, el

cual perta un radical cicloalquil C3-Cs pPor =jemplo
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ciclepropilmetile, l-ciclopropil-etila, 2=

clclopropil-etilo,
l-ciclopropilprop-l-ilno, 2-~ciclopropilprop-i-ilo,
3-ciclepropilprop-1l-ilo, l-ciclopropilbut-1-ilg,
2-ciclopropilbut-1-ilo, 3-ciclopropilbut-1-ilo,
d-ciclopropilbut-1-ila, l-ciclepropilbut-z-ile,
Z-cicleopropilbut-2-ilo, 3-cClclopropllbut-z-ilo,
3-ciclopropilbut-2-ilo, 4-ciclopropilbut-2-ilo,
l-(ciclopropilmetil}-et-1-1ilg,
l-fgicleopropilmetily-1-{metil)-st~-1-ilo,
l1-feiclopropilmetil) -prop=-1-ile, cicloburilmetils,
l-ciclebutil-etilo, 2-siclobutil-etilao,
l-ciclghutil-prep-1-ilc, 2-ciclobutil-prop-l-ilo,
3-ciclebutil-prop-1-ile, l-ciclobutilbut-1-ileo,
Z-ciclobutilbut-1-jlo, 3-ciclobutilbut-l-ilo,
d—cicleobutilbut~l-ilo, l-ciclebutilbut-2-ilo,
2~cicleobutilbut-2-ilo, 3-ciclobutilbut-z-ilo,

3—ciclebutilbut=-Z-ileg, 4-cicleobutilbut-Z-ilo,
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1-{eiclobutilmetil) —et-1-ilo,
I-tciclobutilmetily-1- (metil)-et-1-1lo,
1-{eiclebutilmetil) -prop-1-ile, ciclopentilmetilo,
l-¢iclepentil-etlile, 2-ciclcopentil-etilao,
l-¢iclopentil-prop-1l-ilo, Z-cicleopentil-prop-1-1lo,
I-¢iclopentil-prop-1-ilo, l-ciclapentil-but-1-ila,
Z-ciclopentil-but-1-ile, 3-ciclopentil-but-1l-ilg,
d-ciclopentil-hut-1-ile, l-ciclopentil-but-2-ilo,
2—ciclopentil-but-2-ils, 3-ciclopentil-but-Z-ile,
3—ciclopentil-but-2-ilso, 4-giclopentil-but~a-ilo,
l-iciclepentilmetil)~er-1-1ilo,

1- {ciclopentilmetil} -1- {metil)-et-1-ilo,
1-{ziclopentilmetil)-prop-1-ilo, ciclochaxilmatilc,
l-ciclchexil-etilo, 2-ciglohexil-etilo,
l-ciclohexil-prop-i~ile, 2Z-giclchexil-prop-l-ilo,
d-ciclohexil-probp-1-ilo, l-cicleohexil-kut-1-ilo,

2-ciclohexil-put~-1-ilo, 3-ciclohexll-but-1-ilo,
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4-zicleohexil-but-1-ile, lL-ciclohexil-but-2-ilo,
2-ciglohexil-but-2~ilo, 3-ciclohexil-but-2-ile,
3-giclohexil-but-2-ile, 4-ciclohexil-but-2-ilo,
l-{ciclohexilmetil) -et-1-1ilo,
I-{ciclohexilmetil)-1-(metil}-et-1-1ilo,

1- jciclghexilmetil)-prop-l1-ilo, cicloheptilmetile,
l-cicloheptil-etilo, Z2-gicleoheptil-etilo,
I-cicloheptil-prop-1-ile, Z-cicloheptil-prop-l-ile,
3~cicloheptil-prop-1-ile, l-cicleheptil-but-l-ilco,
2-cicloheptil-but-1-ila, 3-ciclaheptil-but-1-ilg,
d-cicloheptil-but-1-ilo, l-cicloheptil-bonr-2-ilo,
Z2-cicloheptil-but-2-ile, 3-ciclcheptil-but-2-ilg,
3~¢icloheptil-but-2-i1le, 4-ciclcheptil-but-2-ila,
I-~(cicloheptiimetilj-et-1-1ilo,
1~{zicloheptilmetil)-1-(metil}~at-1-ilo,
1-{cicloheptilmetlil)-prop-1-ilo, ciclooctilmetilo,

l-cicloortil~etile, Z-ciclooctil-etilo,
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l-ciclooctil-prop-1-ilo, Z2-cicleocctil-prop-i-ila,
3-ciclogctil-prop-1-ila, l-~ciclooctil-but-1-ile,
2-ciclooctil-but-1-ile, 3-ciclococtil-but-1-ilg,
4—ciclooctil—bgt—l—ilo, l-¢giclooctil-but-2-ilo,
Z2-ciclooctil-hut-2-ile, 3-ciclooctil-but-2-ilio,
IJ=-cicleocetil-Eut-2-1l1c, 4-Ciclooctil-but-2-ilg,
1-{cicleooctilmetil)-st-1-ilo,
l-{cicleooctilmetil)-1- imetil)-et-1-11 o
1-{ciclogctilmetil) -prop-1-ilea,

preferiblemente con ciclopropilmetilo,

ciclobutilmetilo, ciclopentilmetila 0

ciclohexilmetil.

Ejemplos de heterociclec de 5 a 6 miembros que tiene
l; 2 o 23 heteroatomes seleccionados del grupo que

consiste de N, O v 5, incluyen:
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hetercociclilo, en particular aromatico, no saturadas,
por ejemplo furile tales come 2-furilc y 3-furllo,
tienhilo tales como 2-tienilo y 3-tienilao, pirrelilo
tales come 2-pirrclilo vy 3-pirrolile, 1isoxazolilo
tales como 3-isoxazolilo, 4-130xazolile y 5=
isoxazolilo, isctiazolile tales como 3-isofiazolilo,
4—isotiazolile ¥ S-isotlazolilo, pirazeolilo tales
como 3-pirazolilo, d-pirazolilo y  S-plrazolilo,
ocxazalilo tales como Z-oxaZolilo, 4-oxarolilo y 5-
oxaZolile, tiazolilo tales como 2-tiazolile, 4-
tiazZzolile ¥ S-tiazolilao, imidazolile tales comos 2-
imidazelilo v d-imidazolile, oxadiazeolileo tales como
1, 2,4-cxadiagzolilo-3-ilo, 1,2,4-cxadigrotilo-5-ilo
v 1,3,4~oxadiazolilo-2-ilo, tiadiazolil tales como
1,2,4-tiladiazol-3-1le, 1, 2,4~tiadiazol-5-1lo y 1,
3,4-tiadiazol-2-il1g, trigzelile tales como 1,2,4-
triazol-l-ile, 1,2,4d~triazel-3-ilo v 1,2,4~triazeol-
4-ileo, piridinile tales como 2Z2-piridinile,  3-
piridinile ¥ 4-piridinile, piridazinile tales gomo
3-piridazinile y 4-piridazinilo, pirimidinilo tales
Comod 2-pirimidinile, j-pirimidinile ¥ 5=

pirimidinile, adicionalmente Z-pirazinile, 1,3,5-

7
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triazin-2-iloc y 1, 2,4-trlazin-3-ilo, en particular

piridilo, pirimidile, furilo y tienilo:

Heterpgiclile saturado, por ejemple tetrahidrofuran-—
2-ilo, tetrahidrofuran-3-ilao, tetrahidroticofen-2-
ila, tetrahidrotiofen-3-ilo, pirrolidin-1-ilo,
pirralidin-2-ilc, pirreolidin-2-ilo, 1,3-dioxoclan-2-

ilo, 1,3-dioxolan-4-ilo, 1,3-oxatliolan-Z-i1lo, 1,3~

vxatiolan-4-ile, 1, 3-ocxaticlan-5-ilo, 1,3~
oxaZelidin-2-ilo, 1,3-oxafglidin-3-ilo, 1, 3~
oXazolidin-4-ilo, 1,3-oxazolidin-5-ilo, 1, 2-

pxazalidin-2-ilo, 1, J—oxazolidin-3-ilc, 1, 2-
nxazolidin-4-1ilo, 1, 2-oxXazolidin-5-ilo, 1,3~

diticlan-2~ilg, l1,3-ditinlan~d-ilo, pirrclidin-1-

1lo, pirrclidin-2-ilo, pirrolidin-5-ilo,
tetranidreopirazel~l-ile, tetrahidropirazel-3-ilo,
tetrghidropirascl-4-ilo, tetrahidropiran-2-ile,
tetrahidropiran-3-ilo, tetrahidropitran—4-ilo,

tetrahidroticpiran-2-ile, tetrahidrotiopiran-3-ilo,
tetrahidropiran-4-ile, piperidin-1-ilo, piperidin-2-
ilo, piperidin-3-ileo, piperidin-4-ilo, 1,3~dioxan—-Z-
ilo, 1, 3-dipxan~4-1ilo, 1,3-dioxan-5~-ilo, 1, 4

dioxXan-2-—-ilo, 1,3-oxatian-2-ilo, 1,3-pxatian-4-ilo,
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l,3-oxatian-5-1iln,
2-lto, 1, 4-opxatian-3F-ilo,
i-ile, morfolin-4-1lqg,
hexahidropiridazin-3-ilo,
hexahidropirimidin-l-ilo,

hexahidropirimidin-4-1lqa,

piperazin-l-ilo,

hexahidre-1,3, 5-triazin-1-ilo,

triazin-Z-ilo.

1,3-pxatlan-g-1lo, 1,

piperazin—-2-ilo,

4-oxatian-
morfoiliin-2-ila, morfolil-
hexahidropiridazin-l-ilo,
hexahidropiridazin—-4-ilo,
hexahidropirimidin-Z-ilc,
hexahidropirimidin-S-ilo,
piperazin-3-ilo,

hexahidro-1, 3, 5=

Sustituyentes sSobre el heterociclilo o fenilog son

selecocliconados  wsualmente del

halégeno, alguiloc Ci-C.,

haloalcoxl C;-Ca, metilenedicoXi.

Can

En la fAérmala I, la

estructural

halpalgquile €,-C,

variahle A o el

grupe gue consiste  de
aleoxi C1—Cay

CN y aldquilcarbonilo Ci-

elemento

@t:
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denota un carbocicle de 5 a 6 miembros o un heterogiclo
de 5 a 6 miembros gue tiense 1, 2 o 3 hateroatcomos
seleccionados del grupoe que cohsiste de N, ¢ ¥ 35, tales
clclos se  fusionan al anillo oxazinietijona wvia dos
atomos de carbono. En esta representacién de la féormula
de la variable A, las posiciones de los dos * asteriscos
denotan los atomos de carbone gQue sSon Compartidos por el
anille oxazinfetijona vy el anille fusionado  c¢on
oxazinlietijona. Ejemples de carbociclos de € mienbros
son, en adicién al benceno, también c¢iclohexenc, 1,3- ¥
l,4-ciclahexanadienc Y ciclopenteno. Ejemplos de
hetercciclos de 2 g 6 miembros fusionados son los grupos
heterparomaticns mencicnados anteriocrmente gue tienen dos
miembros de anillo de carbono adyacentes v sus derivados
di- y tetrahidro gue retisnen al mencs un doble enlace
C=C, por ejemplo piridina, pirazina, piridazina,
pirimidina, furan, dihidrefuran, ticfen, ticfendidéxido,
2,3- s Z2,5-dihidreotiocfen, 2.3- ¥ 2,5~
dihidrotiocfendidxido, pirrol, dihidropyrrol, 1,3~
dinxolan, i1soxzecl, oxszol, 2,3-dihi&rc&xaz&l, isoriazncl,
tigzoel, pirazol, plrazolina, imidazal, 2,3~
dihidromidazol, 1,2,3-triazol, 1, l-dioxo~2, 3-

dihidroiscotiazel, 2,3-dihidro-1,4-dioxina, 2,3-dihidro-



l,4-oxazina,

2,4— ¥y 2,6-dihidro-1,3-oxazina,

30

l,4-tilazineg y 2,4-dihidro-1,3-tiazina.

Anilles A fusicnades preferidos gon aromaticos y son

en particular seleccionados de los anillos de la formula

81 a A3V mostrados adelante:

(Al17)

{al8)

(Ad)

.

(A%)

I

{a14)
"'--..‘*
.

(A19)

2,3=-dihidro-

-

e

(A3)

lfn\-.t

H, . =%

(AlQ)

(A15)

-t ¥
>k

(A20)

o

W
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(A28}

{A31)

Agui,

son &h cada caso tautdmeros del uho al oftro.

{a22)

an

{AZ27)

)

(A32)

1

-.,___I'
>

{A23)

N e
<1,

(A28}

{A33)

(A34)

los anillos A24 y A37, RA25 v R36 y R26 y A31

En los compuestos de 1z férmula I de acuerdo con la

invencion,

A37, pueden ser no sustituidos o

los radicales A, por ejemplo el radical Al a

de valencias libres,

portar 1,

3 o 4,

dependiendo del nuamerc

preferiblemente

1 o 2, sustituyentes R’ idénticos o diferentes. Agui, el

nfmers de sustituyentes Rs; se indica por la wvariable n.

Fn los radicales de la formuila AlZ, ALS,

E24, R25,
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AZ2G, A3l, A36 y A37, el atomo de hidrogeno ubicado en el
nitrogene  puede  también ser  reemplazada  por un
sustituyente R', en donde R®> en este caso es alquilo o

halcalguile.

Anillas A de 6 miembros tales como el benceno o
piridina preferiblemente portan un sustituvente R’ en la
pogicion & (la peogicién meta a el atomo de carbono que
porca el grups C=£], 4 mencs gue exista un hetergidbame én

ezfta posicidn.

Con respecte a la actividad fungicida de los
compuestos I, los sustlituyentes Z, Ry, Bz Ra ¥ el indice
n independientemente el uno del atro, pero
preferiblementes en combinacidén con uno otro, tienen las

sigulentes significados;

Z s oXligeno:

k' es alguilo ¢,-Cs, alguenile C,-Te, haloalgquilo C;-

Cey haloalgquenilo C=Cs, alguilo  C1-Ce el cual se
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sustituve por OR' o ciclvalquilo—Cy-Cy-alquilo-Ci-Cs. Bqui
R' tiens el significade dado anteriormente y es en
particular alguilc €;-Cs. R' &8s en particular alguilc Ca-

Ce, alquenile C:-Cy, alquinilo C3-C; o cicleoalgullmetilo

Ca=C

R* es alquile ¢-Cs, fluorcalguilo &-Cs, Flior -

Cs/cloroalquile o ciclopropllmetila;

R' alguila C;-Cs, eh particular metile, halcalguilc
Ci—-C4, en particular diflucrometile, trifluormetilce o
2,2,2-triflucreetile, halealcoxi ¢,~Csy en particular
difluermetoxi, o, particularmente preferible, halégenc.

De preferencia muy particular se da para clorg, brome ©

yodo

nt, 2, 3 04, en particular 1 o 2.

£l ciclo A fusionado se selecciona en particular del
grupo que consiste de benceno, (férmula Al), piridina

(farmula A2 a A5) vy tiofeno {(férmula AL13, Alse, v AlI).
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51 R! denota alquile COOR® -sustituldo, alguenilo o
alquinilo, R® es preferiblemente alguile ©€;-Ci. 51 R
dencta C (0) NRR' sustituide alquilo C~C®* -alguenilo o -
alquinilo, R® es preferiblemente hidrdgeno o alquilo C-Cy
y R’ preferiblemente hidrégernc. 53 R' denota NR°R' -
substituide alquile C1-Csr -alguenilo o -alauinilo, R® ¥y
B’ independientemente wuno del otro son preferiblemente
hidrédgenc o alquile ¢;-C, o R® v R' juntos con el &tomo de
nitrégena al cual ellos estén adheridos desde un anillo
de morfoline, piperidine, piperazina o pirrolidina. 5i R

denota SRY —sustituido alguilo C,-Cs, =alguenile o -

alquinila, R® es preferiblemente algquilo C-Cs.

ComBuestos [ particularmente preferidos  &cn 1os

compuestos de Ia formala IT-Al

Rnl

6 -

3 -
{R3) A (1-a1}
Mo,

O0—R2
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En el cual n, RY, B y R’ son comc se define

adelante;

R' as alquilo ©,-Ce, alquenilc C»-Cs, haloslquile ;-
Cer haloalquenila  C2-Cy, alcoxi-r-cy—alquile-C.-Cy, o
cicloalquila—Ca=Cs—alquile—C;-Cy especialmente alquile -
Ce, @lguenily Cs=Cy, halealgueniloe -4, alocoxialguilo G-

Cy, ¥ cicloalgullmetila Ca-C4;

F? ez alaguilo ©;-Cs, haloalguilo o C1-Cy;

R’ es alquiloc ©,-Cs, haloalguilo C1-C4, en particular
difluorometilo, triflucrmetilo, o 2Z,2,Z-triflucroetilo,
halcalgquile C;-Cy, en particular Jdifluorcmetoxi, a,
particularmente preferible, haldgeno. e prefereficia muy

particular se da para ¢loro, bromo o yodo/
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Entre estos, se da particular preferencia a Llos
compuestos I-Al en =l cual uno de los sustituyente R® se

ubica en i posicidén §.

Se da particular prefarencia a los compuestos de la
foroula I-Al en el cual R? es eiclopropilmetile y R', R® ¥

n son como se definid anteriormente.

Ejemplos de compuestos preferides de la formula I-Al
son los compuestos de I-A1,1 a I-Al.128 en el cual las
variaples R, B° v R’ en cada casoc tienen los significados

dados en una fila de la taklz 1.

Tabla 1:
. T e

r! [ R* n R
.
I-m1.1 n-propilo metilo 1 6-flior
I-mi.2 n-propilio 1_‘16hcloro
P - - |
I-a1.3 n-propilo 1 t-bromo
I-2l1.4 n-propilo 1 o-yodo
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- ] -
I-A1.5 h-propilo etilo
I-Al.6 n-propilo etilo
I-Rl.7 n-propilo etilo
I-R1.E hn—propilo etilo
I-AL.9 n-propilo 'n-propilc}
‘ I-Al.10 Ln~propilo n-propilo
. - ;
I-a1.11 n—propilo n~-propilo
‘ I-A1.12 n-propilo n-propila 1 c—vado
I-A1.13 n-propilo 2e2,2- i1 p—flicr
triflucrometil |
o)
[-A1. 14 n-propila 2,2, 2= 1 f=clorg
trifluorometil
o]
’ 1-A1.15 n-propils 12 2,2- 1 | é-bromo
trifluerometil
]
) | : |
I-Al. 18 n-propila 2,2, 8- 1 &—yodo
trifluorometilI
° |
I-Al. 17 n~rutilo metilo 1 A-flilor
I i - A
I-al, 18 n-kutile metilo ll [ﬁ—clora
I-Al.1% \n~butilo metilo [I lﬁ-bromo
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I-AL.20 n-butilo metilo 'l &=vodo
I
I-Al.21 ln-butilo etile \l p-flior
TI-81.22 n-putilao etilo 1 B=clora
I-Bl.23 n-butilo etilc 1 a-bromo
N . 1
I-R1.24 n=-butilo letilo 1 t-yodo
S - — _
!I—Rl.EE &n—butilo 1n—prﬂpilo 1 o-flacr H
I-Al.26 n-butile n-prapilo 1 &-clare
Nlmﬁl.E? n-hutile n-propilo 1l |&-bromo
| o
I-Al1.Z28 n-butilo n-propilo 1 B-yodo S
I-31.29 n-butiic 2,2,2- 1 a-flucr
trifluorometil |
’ |
. , - E =
1I-m1. 30 n-bhutile 2,2, 2- 1 /6—clmrﬂ
trifluoromstil
o
I-A1.31 n-butile .2,2,2— 1 £-bromo
trifluprometil
v
L ] ] L ~
I-41.32 n-ratilo 2.,2,2- 1 t-yodao
trifivorometil
o)
_
I-Al.33 Z-hutile metiloc sl }E‘flﬁor H
T-nAl.34 2-butila metilo 1 b-cloro




COMPUESTOS DE OXAZIN(TI)ONA

UTILIZADOS COMO FUNGICIDAS

La invencién se relacicna a compuestos fde
axazinleti)ona novedosas ¥y a su usc para controlar hongos
fitopatogénicos v a composiciones para controlar hongos
fitopatogénicos, dque las composiclones comprenden una
cantidad efectiva fungicidamente de estcs Ccompuesto de

oxazind(ti)ona.

La DE-A 2218301 describe las henzo-l-oxa-3-azin-4-
ona vy benzo~l-tia-3-azin-4-onas activas fungicidamente
las cuales tienen un grupo triflucrcometilimine en la

posicidn 2.

La WO 00/519292 describe compuestos azinona activos

fungicidamente de la férmula 2 v B,



o
SUROS!
|
g 2 2 RZ
N—R 1(:R1

(A} (B}

En los cuales Q es oxigeno o azufre y Z es oxigeno,
azufre © un grupo WN-alquilimino, G es un anille de
bencenc fusionado o un hetercciclo aromético fusionado ¥

R' y R® son inter alia, alguilc sustituide o 1o

sustituido.

Alguncs de los fungicidas basados en oxazinona de la
teécnica anterior son no satisfactorios con respecto a su

actividad ¥/o selectividad para hongos fitopatogénicos.

Es un aobjeto de la presente invencidn suministrar
fungicidas novedosos gque permitan mejor control de heongos
fitepatogénicos que los fungicidas conocidos.
Ventajosamente los fungicidas novedosos deben ser

altamente activos contra hongos fltopatagénicos,

Hemos encontrade gue este objeto se alcallza mediante
los compuestos oXazinietileona de la férmela 1 definida

adelante.



e acuerdo con este, la invencidn se relacicona a

compuestos de oxagzin (etijona de la formula I:

0-—R2

Br lag cuales las variables Z, R°, R?, R’ v n son

como se define adelante:

7 25 oxigenc o azufre,

EL es hidrogeno, eg alguilo G-, algquenile G-,
alguinile C;-Cs, los cuales son en cada caso sustituideos o
no sustituidos mediante 0-R*, C(0j0-R®, NRRT, C{QJNR'R’, &-
R?, «cicloalquilc ¢;-C;, fenile o mediante heterociciile
gaturado < ne Zaturadeo con & o & mismbros gues bCileren 1 oa 3
heterodtomos zeleccionados del grupo gue consiste ce N; 0
v 5: en donde fenilo v heterccicliile pueden ser momno-di- o
trisustituidos, halecalgquileo C3-C:, baloalguenile O-Cs o

haloalguinilo C-GCs;

R



RZ 28 algulilo 21-Co, haloalguilo C1-Cy W

GCiploprepllmetilo;

R® es haldgeno, ciano, alguilo ¢;-Cs, halcalguilc C,-

Cge alooxl C,-Cs 0 haloalecoxi C,-Cs;

n es un nomerg de 0 a 4;

A es wun carbociclo de 5 o 6 miembros o un
heterociclo de 5 o & miembros que tienen 1, 2 o 3
hetercdtonos selecclionados del grupo gue Cohsiste de B, O
¥ 3, cada unc de tales ciclos se fusionan al anillo de

oxazinfetilona via deos adtomos de carbhong;

R, R’ independientemente el unc del otra son
hidrdgencs, alquila C1-Ce alguenileo -Cir alguinilo G-
Ce, haloalquilo C;-C¢, holoalguenilo C;-Cg ¢ halcalguinilo
Cx=Cey hidroxi C1-Cymalguile, hidroxicarbonile C.-Cy-
alguila, C;-Cy~alcoxi -C,~-Cy-alquile, C,-C, —alcoxi o C;-Cui-

alcoxicarbonil-C;~Cy—alquilo;

k®, R’ independientemente el uno del otrg son
hidrégencs, alquilc Ci1-Cs alcoxi C-Csy digquenilo Cu—Ce,

alquinile ©€;-Ce, haloalguilo ©Ci-Ce, haloalcoxi C1Ca
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holoalgquenile Cz-Cs , haloalguinileo C;-C, hidroxi Ci-Cy-
alquilo, hidroxicarbenil ¢,—Cy-algquileo, Ci1-Cy~alcoxi -Ci-—

Cy=alguile o C;-Cy —alcoXicarbonil- C1-Cy-algquilo;

E® v R’ juntos con el 4tomo de nitrdgenc al cual
ellos estdn adheridos también pueden formar un  N-
heternciclec saturade con 5, € o 7 miembros los cuales
pueden contener un hetercatomo adicicnal seleccionado del
grupo gue consiste de O, W y S5 y/0 que puede ser
sugtituido mediante 1 a & grupes alquilo Ci-Cg;

R¥, representa alguile Ci~Cs, alquenilo  C;—Cs,
alquinileo Cp—Cs, haloalquile Ci1-Cs holoalguenilo C.=Cg .
haloalguinila AT N hidroxi C-Cy—alguilo,
hidroricarbonile Ci—Cy~alguilo, T1-Cy-alcoxil —-C;~Ci-algquilo

o ;-C4 —alcoxicarbonil- C)-C.-alguilo;

Y las sales Utiles agricoclamente de los compuestos I

de oxazlinietijona.

Por ptra parte la invencién se relacicna a
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- el usc de compuestos I vy sus sales para

controlar hongos fitopatogénicos,

- compoesiclanes gque conprends los compuestos
I wio sus sales el una cantidad efectiva
fungicidamente, preferiblemente juntc con al menos

un portador)

- a1 mée Codo para controlar hongas
fitopatogenicos, el método comprende tratar el hongo
o los materiales, plantas, semillas © la tierra
amenazada por el atague del hongo con una cantidad
efectiva fungicidamente de al mencs un colpussto de
la férmula I como $e reivindicd en la relvingicacidn

1 v/o una =2al de T.

Con respecto al doble enlace de grupe imino, Los
compugsteos de  férmala I 0 pueden tener ya sgea la
cenfiguracidn E, es decir el oxigeno del anillo oxazinona
Yy 2l oxigeno en el nitrogens imine son trans Con resSpecta
al dohle enlace C=N, © una conhfiguracidn Z (disposicidn
cls del oxigeno del anille oxazinona y el oxigeno en el

nitrdogene iminc). La invencién suministra tantco los



isémexos E y los isdmercs Z de 1 ¥ mezclas de estos. Los
sustituyente R' a R® pueden tener uno o mas centros de
gquiralidad. En este casc, ellos estadn presentes como
mezcla de enantidmeros o diasteredmeres. La  invencidén

suministra ambos los diasterefmeros ¢ enantiémeros purcs

¥y mezola de ellos.

Las porciones organicas menclonadas en la definicién
de los sustituyente R, R?%, R®) R', R%, R% R’ v R? o como
radicales en anillcs cicloalguilos, fenileo Q
heterociclico son - comg el término halégenc - términos
colectives para enumeracionss individuales de miembros de
grupos individuales. Tedas las cadenas de carbono es
decir todos los grupcs aguilo, halcaquila, alcoxi,
haloalcoxi, alxicarbonile, {(halo) alqueniloc y (halo}
alquinile, y las correspondientes porcicnes en grupos mas
grandes tales COImo fenilalquilo, clcloalguialguileo,
alcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, etoc., pueden ser de
cadena recta o ramificada, en donde el prefijo C.-Cq
indica enh cada caso el nimero posible de Atomocs de
carbone en el drupc. Sustituyentes halogenados
preferiblemente llevan 1, 2, 3, 4 o 5 atomos de haldgenos

idénticos o diferentes,



Ejemblos de significados especificos son:

-~ haldgeno : fluor, ¢loro, broms, vodo ;

- alguile C;~Cy: metilo, etilo, n-wpropilo, l-metiletilo

(= isopropilal:

- aldguile Ci-Cst alguile ¢1-Cx como =e mencianod

antericrmente, Y también, por ejsmplc, n-bLtiloc,
metilpropile, 2-metilpropileo, 1,l-dimetiletilo,
pentila, l-metilbutilo, 2-metilbutile,

metilbutilo, 2,2-dimetilpropilo, 1i-etilpropilo,
hexile, 1,l-dimetilpropilo, I1,2-dimetilprapile,

metilpentilo, Z=metilpentilo, F-metilpentilo,

metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo,

1, 3-dimetilbutilo, 2, 2=dimetilburilo, 2, 3
dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutile, l-etilbutile, 2~
etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-

trimetilpropilo, J1-ptil-l-metilpropil o 1-etill-2-

metilpropile, preferiblemente metile, etile,

iakd
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propilo, Ll-metiletilo, n-butilo, L,l-dimetiletilo,

n-pentil o n-hexilo)

halgalgquile C;=Cs: un radical alguilo tisne 1 a 3
atomos de carbons como se mencleond anteriormente el
cual es parcialmente ¢ completamente sustituido por
flacr, clorc, bromo /o vyodo v preferiblemaente
sustituido por flior y/o c¢lere [(flder-, cloro-
fluoroclcroalquilé} g5 decir, por ejenplo, CHF,
CHF,, CFs, ©CH:;Cl, dicloro- metile, triclorometileo,
cloroflucrometilo, dicloroflucrometilo,
clorpdifluorometile, Z-fluorpetilo, Z-cloroetlilo, 2-
bEromoetilo, 2-icdetilo, 2,2-diflucroetilo, 2,2,2-~

triflusreoetile, 2-cloro-2-fluoroetileo, 2-cloro-2,2-

diflusrcetilo, 2,2-diclore-2-fluorgetilo, 2,2, 2~
tricloroetilo, CzFs, 2-flucropropilo, 3=
fiuoropropile, 2, 2-difluprcpropilo, 2,3-
diflucropropilo, 2~¢loropropilo, 3-cloropropilo,

2,3-dicloropropilo, 2-bromopropilo, 3-bromepropilo,
3,3,3-trifluorcpropiia, 3,3, 3-tricloropropilo,
2,2,3,3,3-pentaflucropropilc, heptaflucropropilo, 1-
(flunromertil) —2-fluoroetila, 1-({clorometil) -2

cloroetile, o 1- (bromometil)-2-bromoetilo;
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haloalguile €;-C: un radical algquilo tiene 1 a 6 ¥
preferiblemente 1 a 4 atomos de carbonc, <omo Se
menciontd antericrmente, 21 cual es parcial o
completamente sustituido per fluor, clore, bromo y/o
yodo, es declr, por ejemplo, uno de les radicales
mencionadeos segun C1-Cs—haloalquila vy  también 4-
fluorebutilo, I-clorobutila, d-bromobutilao,
nonafluorobutiloe, S-flior-l-pentilo, 5-clore-1-
pentilo, 5-bromo-l-pentile, 5-yodo-l-pentilo, 5,5,5-
tricleoro-l-pentile, undecafluorpentilo, 6&-flucro-1-
hexila, 6-cloro-]l-hexile, &-bromo-l-hexilo, E&-yodo-
l-hexile, b, 6, 6-triclorg-l-hexilo 0
dodecafluorchexilo. Entre estosz se da particular
preferencia a triflugrometila, trieclorometilo,
dicloroflucrometilo, difluorcmetilo,

difluorccloromsetilo v 2,2,2~triflucroetilo;

aleoxi C.-C4r OCH., ©OCzH;, n=-propoxl, OCH {CHa), n-
butcxi, OCH {CHz) ~CoHe, OCH.-CH [(CHa) 2, OC {THa) 2y

preferiblemente con OCHs, QCyHs, OCH (CHa}l 7
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alcoxl . -Cg: alcoxi C-Cy CoIne se definid
antericrmente y tambi&n n-pentilo, l-metilbutiloxi,
2-metilbutiloxi, 3-metilbuti- loxi, 2,2
dimetilpropiloxi, l-etilpropiloxi, n-hexiloxi, 1,1-
dimetilpropiloxi, 1, 2-dimetilpropiloxi, 1-

metilpentiloxi, 2-metilpentiloxi, 3-metilpentiloxi,

d-metrilpentiloxi, 1,1-dimetilbutiloxi, 1,2-
dimetilbutiloxi, 1,3-dimetilbutiloxi, 2, 8-
dimatilkbutiloxi, 2, 3-dimetilbutiloxi, 3,3

dimetilbutiloxi, l-etilbutiloxi, 2-etilbutiloxi,
1,1,2-trimetilpropileoxi, 1, 2,2-trimetilpropiloxi,
l-etil-i-metilpropiloxi o l-etil-Z-metilpropiloxi,
preferiblements netoxi, etoxi, n—propiloxi, 1-
metiletilso, n- butoxi, 1,1-dimetiletiloxi, n-

pentiloxl o n-~-hexiloxi;

haloglooxi ©C-Cy: un radical alcoxki 0,-Cy comg s5é
menciend anteriormente el cual es parcialmente o
completamente sustituide £ldor, cloro, brome y/o
yodo, preferiblemente por fluor, es degir, por
gjemplo, OCH.F, OCHE, QOCFa, OCH,CL, QCH{CL) 2,
QC(CL) s, clorofluocrometoxi, diclorgoflucrometoxi,

clorodiflucrometoxi, 2-flucroetoxi, Z-cleroetoxi, 2-
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hromocetoxi, 2-vodoetoxi, 2,Z-difluoreocetoxi, 2,2,32-
triflunroetoxi, Z-clorg-Z-fluoroetoxi, Z-cloro-7,2-

difluoroetoxi, 2, Z-dicleore-2-fluoroetoxi, 2,2,2-

triclorcetoxi, OC2F;, Z~fluoropropoxi, 3=
flucropropoxi, Z2,2=diflunropropoxi, 2,3
diflucropropoxi, 2—¢cloropropoxi, 3-cloropropoxi,

2, 3-dicloropropoxi, 2-bromcpropoxi, 3-Dromopropoxil;
3,3, 3-triflucropropoxli, 3,3, 3-triclorcepropoxi,
2,2,3,3,3pentaflunropropexl (OCF-CuFs), 1-(CHFj-2-
fluocrcetoxi, 1-{CHC1)=2=plorpetoxi, 1-{CH:Br)-2-
bromoetoxi, 4~fluorabutoxi, g~clorobutoxi, 4-
bromobutoxi o nonaflugrcobutoxi, preferiblemente con
QCHE', QOCF3, diclorofluorometoxi,

clorodiflucrometoxi, 2,2,2-triflucroetoxi;

haloalcoxl C;~-Cs: un radical alcoxi C-Cs CcOmo S5€
menciond anteriormente el cual es5 parcialmente ©
completamente sustituido por fluocr, cloro, brome v/o
vodo, preferiblemente por fluor, es decir, por
ejemplo, unce de los  radicales haloalcoxl C-C
mencionados anteriormente y  también  5-fluoro-1-
pentiloxi, S-clero-l-pentlloxi, oS-bromo-l-pentilo,

e-yado-1-pentile, 5.5,5-triclore-1-pen-  tiloxi,
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nndecaflunrpentiloxi, &-fliuor-l-hexiloxi, @-cloroc-1-
hexiloxi, f=bromo-1l-hexiloxi, b-yodp-1-hexiloxi,

6,60, 6-tricloro-l1-hexiloxl o dodecaflucorhexilaoxi

Fenil-¢,~C,-alguila: alguile Ci-C,. el cual porta un
anillo feniloc, peor ejemplo benzilo, I-feniletilo, 2-
fenlletilo, l-fenilprop-1-ilo, 2-~fenilprop-l-ile, 3-
fenilprop-1-ila, l-fenilbut-i-ile, 2-fenilbut-l-ilo,
J=fenilhut-1-ilg, d-fenilbut-1-ilo, 1-fenilbut-2-
ilo, Z~fenilbut-2-ile, 3-fenilbut-2-ilco, 4-fenilbut-
Z2-1lo, 1-(fenilmetil}~et-1-1la, 1- (fenilmetil}-1-
{metil)-et-1-1lo o 1-(fenilmetil}-prop-1-1lo,

preferiblementes benzilo o 2-feniletilo;

alcoxXi-C-Cy~algquilo-C;~Cy: alguilo Cy-C.- que Se
sustituye por alcoxi U3-C, como Se menclond
antericrmente, es decir, por ejemplo, CHz-GCHi, CHz-
OCzHs, n=-propoxXimetilo, CHy=OCH(CHi}z, n-butoximetilo,
(l-metilpropexi) metila, [Z-metllpropoxi) metilo,
CHa—0OC{CHL) 5, 2~ (metoxill etilsa, 2- {etoxi) etila, =2-
(n-propoxi) etilo, 2- (l-metiletoxi) etile, 2- [n-

butoxi}) etilo, 2= (l-metilpropoxi} etilo, 2-  (2-
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metilpropoxi} etilo, 2- (1,1l-dimetiletoxi) etilo, Z-
(metoxi) propileo, 2- {etoxi) propilo, 2- {n-propoxi;
propilo, 2- {l-metiletoxi) propile, 2- {n-butoxi;
propila, 2-{1-metilpropoxi)propile, 2-12-
metilpropoxi) propils, 2= {l,l-dimetiletoxi}
propilo, 3- (metoxi) propile, 3- (etoxl) probileo, 3-
fn-propoxi) propilo, 3- {l-metiletoxil) propilc, 3-
fn-butoxi} proepile, 3-(l-metilpropexi)propilo, 3-(2-
metilpropoxi) propilo, 3~ {l,l-dimetiletouni)
propile, 2- (metoxil bhutilo, 2- {etexit buoriles, 2-
(n=propoxi) buktile, 2- {iL-metiletoxl) oputile, Zz-{n-
burexi} bkutile, 2-{l-metilpropoxi) butile, 2- (Z-
metilpropori) butile, 2-11,l-dimetiletoxi} butilo,
3- {metoxl) Dbutllo, - {etoxi} butile, 3- (n-
prowoxit  putilo, 3-{l-metiletoxi} butile, 3- (n-
butoxi) buokile, 3- (l-metilpropoxi) butile, 23— (2~
metlilpropoxi} butile, 3- (1,l-dimetiletoxi} butilo,
4- metoxi) butile, 4-{etoxi} butila, 4-{n-propoxi}
butilo, 4= {l-metiletoxi) butilo, 4- (n=hbutoxi)
butilo, 4~ (l-metilpropoxsi) butilo, 4-(2-
metilpropoxi) butil o 4~(1,1-dimetiletoxi) butile,
preferiblemente con CH;~0OCHi, CH:-0QC:Hs, 2-metoxietile

o 2-etoxietilo)



"’

15

hidrexi-C,-C,-alquilo: alguile C,-C4, preferiblemente
alquilop Cz~C4, el cual porta un grupo CH, per ejemplo
hidroximetilo, 2-hidroxi-et-1-ile, 2-hidroxi-prop-l-
ilo, 3-hidroxi-prop-l-ilo, 1l-hidroxi-prop-2-ilo, Z-
Ridroxi-buk-1-ile, 3-hidroxi-but-l-1ilg, d-hidroxi-
but-1-ilo, i-hidroxi-but-2~ilo, l-hidroxi-but-3-ilo,
2-hidrogi=-but-3-11rn, l-nidroxi-2-metil-prop-3-ilo,
2-hidroxi-2-metil-prop~3-il o 2-hidroximetil-prop-<-

ilo, particularmente con 2-~hidroxietilc;

hidrozicarbonil-Cy~Ce~alquileo: alquile Ci=Cy,
Preferiblemente alquilp C~Cy, el cual porta un gripo
OH, por ejemplo hidroxicarbonilmetilo, 2=
hidroxicarbonilet-1-ilo, 2Z-hidroxicarbonil- prop-1l-
ilo, 3-hidroxicarbonilprop-l-ile, l-hidroxjicarbonil-
prop-2-ilo, 2-hidreoxicarbonilbut-1-ileo, 3-
hidroxicarbonil- but-l-ile, 4-hidroxicarbonilbut-1-
ile, l1-hidroxicarbonil- but-2-ilo, 1-
hidroxicarkbonilbut-3-ilo, 2-hidroxicarkenil- but-3-
ilo, l-hidroxicarbonil=-2-metil-prop-3-ila, 2-

hidroxicarbonil-2-metil-prop-3-il o 2-
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hidroxicarbonil-l-metil-prop-2-ilo, particularmente

con Z2-hidroxicarhoniletilo;

carbonil-C;-Cy—alguilc {(;-Cy-alcoxi): algquile ;-0
el cual se sustituye mediante carbonilo (C;-C4-
alcoxi) tal como CO-0QCH;, C0-0CzHs, CO=-0CH;-C:Hs, CO-
OCH (CHis}s, n-butoxicarbonillo, CO-0QCH({CHa)-CiHs, CO-
QCH,-CH{CHs)z 0 CO-0OC{CH3)s, preferiblemente CO~OCH: o
CO-0C:Hs es decir, por ejemnplo, CH:-CO-0OCH:, CHe-CO-
QCzHs, CHz—CO-0OCH:~CzHs, CH—CO-QCH {CHs) 5, -
butocxicarkonilmetilo, CH;—CO=-0CH {CHa) —C.Hs, CH.—C0-

OCHz-CH{ZH3}z, CH.~CO-0C ({(CHz)a, 1-{CO-0CH,) etilo, 1-

{CO=-0C:Hs) etilo, 1- (C0O=-0CH,-CyHs}etilo, 1-[CH
(CHs)zletilo. 1-in-kbutoxicarbonilletilo, i-[1-
metilpropoxicarhonilletile, 1-[2-

metilpropoxicarbonilietilo, 2-{CO-CUCHajetileo, 2- (00—

OC.Hsl etilo, 2= {CO-0DCH:-C:Hs)etilo, 2=[C0-
QOCH (CHalzletilo, Z2—-in—hutoxicarbonil)etilo, z2-L1-
metilpropoxicarbeonilletilo, 2-[2-

metilpropoxicarbonilletile, 2-{CO-CC{CHi}sletile, 2-
(CO-QCHa! (propilo, 2~ (CO-0C:Hsipropile, 2-[0C0-OCHz-
CaHel Propilo, 2= [co-0CH (CHs) ;] propilo, 2= {n-

butoxicarbonil)proplila, 2-[1-



