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‘I . - SUPERINTEND
Industria y Comercio i if p Wﬂl M/ E INDUSTRIA ¥ comenc
SUPERINTENDENCIA No. 12-917 M”}HMMMMMﬂ
Fecha: 2012, 01-26 12
Tra. 11 PATENTEy); Dep 2020 omm
Act 419 PRESENTAC 78 FAS UEBVAS
. 1ON FOII o0s: 71 ENACIONAU
FORMULARIO UNICO DE soucnun DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
@ SOLICITUD DE:
[X] patente de Invencion. [ Patente de Modelo de Utilidad.
[X] capituio 1. [ capitulo I1.
Nombre: DOW AGROSCIENCES LLC
Sociedad constituida y existente bajo las
SOLICITANTE IS'{%S; sd:r-lz }Erig‘r?; | de Delaware, Estados ,
(71) IDENTIFICACION
Direccion: 9330 Zionsville Road, C.C. ] NIT O
Indianapolis,
Indiana 46268, CE. D Otro D
Estados Unidos de América Cual
Domicilio: Indianapolis, Numero
Indiana,
Estados Unidos de América
Nombre: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ IDENTIFICACION
Direccion: Carrera 4°. No. 72-35 ccC. [x] NIT D
Teléfono: 347 36 11
REPRESENTANTE| .~ CE. O owro ]
O APODERADO Fax: 211 86 50
E-mail: clientes@cavelier.com Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Numero 35.456.344 T.P 23.555
@ 1. Timothy BOEBEL 2, Kristy BRYAN
5747 North Oxford Street, © 1502 Cool Creek Drive,
INVENTOR (E indianapolis, Carmel,
(72) (ES) Indiana 46220, Indiana 46033,
Estados Unidos de América Estados Unidos de América
3. Beth LORSBACH 4. Timothy MARTIN
6034 Haverford Avenue, 6095 Ramsey Drive,
indianapeolis, Naoblesville,
Indiana 46220, Indiana 46062,
Estados Unidos de América Estados Unidos de América
5. W. OWEN 6. Mark POBANZ
12421 Pebblepointe Pass, 4293 Sedge Ct,,
Carmel, Zionsville,
Indiana 46033, Indiana 46077,
Estados Unidos de América Estados Unidos de América
7. Scott THORNBURGH 8. Jeffery WEBSTER
13820 Springmill Ponds Circle, 7581 W. Oakwood Court,
Carmel, New Palestine,
Indiana 46032, Indiana 46163
Estados Unidos de América Estados Unidos de América
9. Chenglin YAO
14178 Esprit Drive,
Westfield,
Indiana 46074,
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PCT (86)
@ Solicitud Internacional No. PCT/US2010/044592 Fecha: 05 de agosto de 2010
Publicacién Internacional No. WO 2011/017547 A1 Fecha: 10 de febrero de 2011

Titulo (54)
@ DERIVADOS DE N1-SULFONIL-5-FLUOROPIRIMIDINONA

@ Clasificacion Internacional (51) CO7D 3389/002

o Prioridad | (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Namero de Solicitud
siixl nol] us 07_de agosto de 2009 61/232,204
Comprobante de pago No.: 12-005065 Fecha: 19 de enero de 2012
Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 590.000.00.

Comprobante de pago por reivindicaciones adicionales después de la décima reivindicacidn por.
Documento que acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona
juridica.

Poder de DOW AGROSCIENCES LLC.

Documento de cesién del inventor ai solicitante o a su causante.

Declaraciones.

Copia de la solicitud internacional. (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)

Copia de la caratuia de la Publicacién internacional WO 2011/017547 A1.

Traduccion de la solicitud internacional al castellano. (Resumen, descripcion, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuadoe por la IPEA.
Traduccion del examen preliminar efectuado por la IPEA.
De ser el caso, copia del contrato de acceso.

De ser el caso, documento que acredite la licencia o autorizacion de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depdsito del material biolégico.
Arte final 12x12

De ser el caso, informacion sobre ofras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el

extranjero por el mismo titular 0 su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencion
de esta solicitud.

Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS

E 000 0000 EE000& Elmlzle]@
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@ FIGURA CARACTERISTICA

@ Salicito la concesién de la patente,

NOMBRE: LUZ CLEMENCIA DE PAEZ
"@( FIRMA : Qé&-l FlrSinen a@@Q@Q
C.C. 35.456.344 de Usaquén T.P. 23.555

[scT
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DOCUMENTOS ANEXOS

1. @ Publicacion Internacional WO 2011/017547 A1

Descripcion:
Paginas 48 en espaiiol
Reivindicaciones: Nimero (s) 4

Figuras: Namero (s)

2. @ Forma PCT/SA/210. Informe de Busqueda Internacional.

3. @ Extracto de publicacion.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA FASE
INTERNACIONAL
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For patents, utility models, industrial designs,
trademarks, commercial names, trade emblems,
slogans. '

Para patentes, modelos de utilidad, disefios

industnales, marcas de fébrica, nombres
comerciales, ensefias, lemas comerciales.

REPRESENTACION, RATIFICACION Y PODER

REPRESENTATION, RATIFICATION AND
POWER OF ATTORNEY

1 (we), the undersigned /Yo (nosotros), abajo firmado (s)
Dow AgroSciences LLC

of/domiciliado (s) en 9330 Zionsville Road,

Indianapolis, Indiana 46268, United

‘ . States of America, o
p@iﬂe ratificamosla . . hereby ratify the — o]
. . ‘ 4

presentada }u\ " filed without a erof Attorney by ... -~ 1)

como agente oficloso ante\

S —

(-] 4 R N !

__

el e i e o .

y por el presente nombramos a GEKMAN CAVELIER, tpa. 832;
GONZALO PERDOMOQ, tpa. 831, EMILIO FERRERO, l;;a.
31929; v LUZ CLEMENCIA DE'P , tpa, 23555; domiciliados
en la Carrera 4% N® 72-35, Bogot4, Colombia, en obedecimiento a
lo dispueste en el pardgrafo 1° del Articulo 543 del Cédigo de
Comercio, el primera como princlpal y los demés como
suplentes, en su orden, como mis (nuestros) representantes en
todos los asuntos de propiedad Industrial con facultad para
recibir notificaciones 'y nombrar apoderados judiciales o
extrejudiciales. El primer representante suplente reemplazaré al
principal en caso de ausencla o impedimento temporal o
definitivo de aquél. La misma regla se aplicard cuando el
segundo representante suplente haya de reemplazar al primero,
o el tercero al segundo. En tales casos, el representante
principal, o el primero, o segundo suplente, en su caso, o ambos,
declarardn su Intencidn de¢ no ejercer la representacidon
mediante declaracién autenticada por Notarlo FPiblico en
Colombia, o por Notario u otro Funclonario Priblico, o Cénsul
de Colombia, en el extranjero; y i se tratare de impedimento,
con el certificado resrectivo. Sl alguno de los nombrados faltare
d itivamente, el siguiente tomard su lugar, Cuando cesare la
a cia 0 impedimento del representante principal, o de su
primere o segundo suplentes, en su caso, podran ejercer la
representacién, en su orden, uno u otros seguin el caso,
asumiéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando en ese
momento el ejercicio de la representacién por el primero,
segundo o tercer suplente en su caso.

Ademés, confiero (conferimos) poder a los abogados arriba
nombrados, para obtener la proteccién de mi ({nuestra)
propiedad industrial y contra la competencia desleal, a cuyo
efecto autorizo (amos¥ a los dichos apoderados para que me
(nos) representen ante cualesquiera entidades o personas,
ejerzan 0 no jurisdiceldn, especlalmente ante las del orden
administrativo, contencioso-administrativo y judicial, as{ como
los tribunales de arbitramento, en todo lo concerniente a los
sigulentes asuntos: a) Obtencién de patentes de invencién,
modelos de utilidad y disefios industriales; el registro de marcas
de fabrica, colectivas, defensivas, de servicio, lemas comerciales,
nombree  comerclaler,  ensefias, variedades vegetales
denominaciones de origen; su renovacién, traspaso, camble de
nombre o domicllio, cancelacién voluntaria; y el registro de
licenctas de uso de esos derechos; b) Las acciones de
competencla desleal, proteccién del consumidor, oposiciones u
~—Gbservaclones, cancelacid

Alavuelta

© CAVELIER ABOGADOS .
WPPODERE-21 (MINUTA N°12.1.1.2.9.r USA)

n administrativa ojudicial, nulidad, .. ]___ regis ation.oﬂicensesp A3 ;s'-' e

in -

on_.

and do hereby appoint GERMAN CAVELIER, tpa. 832
GONZALO PEEDJMO, a. 831, EMILIO FERRERO, ﬂ)a.
31929; and LUZ CLEMEN DE PAEZ, tpa. 23555; domiciled
at Carrera 4* N® 72.35, Bogota, Colombla, in due complianca
with the terms of Paragraphlst. of Article 543 of the
Commerclal Code, the first as principal and the sthers as
aiternates, in the order of their appointment, as our
representatives for all industrial property matters with facuity
to recelve notifications and to appoint attorneys in and out of
Court. The first aiternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporal or definitive impediment. The same
rule will apply when' the second alternate representative is to
replace the first one, or when the third is to replace the first or
second alternates in their turn, or both of them, second. In such
cases, the principal representative, or the shall state their
intention not to act as representatives through a declaration
given before a Notary Public in Colombia, or before a Notary or
another Public Official or a Colombian Consul abroad; and in
case of impediment, the appropriate certificate shall suffice. If
any of the appointees were to be definitely absent, the
foﬂ’owi.ng alternate shall take his place. When the absence or
impediment of the ﬁrindpal representative, or of the first or
second alternate in their turn ceases, the representation can be
taken again in their sequence, by the cipal, the first or
second alternate depending on case, and the mere fact or its
exercise will suffice. The exercise of the representation by the
first, second or third altermates in their turn shall end at such
time.

In addition, we grant a Power of Attorney in favor of the
above-named attorneys-at-law so that they ma:iy obtain the
protection of my {our) industrial property and against the
unfair competition, for which geurpose Ilé’we authorize the said
attorneys to represent me (us) before any authorities or persans,
with or without jurisdiction, specially those administrative,
administrative contentious and judicial, as well as before
Arbitration Court, in all matters concerning the following: o
Obtainment of patents, utility models and industrial designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commergia name_ah__trade emblems, vegetal
varieties and denominat Mr ; ;  FTHERDE m

¥
&
change of name or dogj !&v
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medldas’ cautelarss, concesién de lcencias, la tutela, la
protecclon e sectetos industriales, y en general los juicios
civiles, penales, administrativos o contencioso-administrativos
relacionados con estos derechos; acciones y procesos que
promovamos © se nos promuevan Y para que en todos los
asuntos arriba determinados, puedan sustituir este mandato,
transigir, concillar, admitir los hechos del proceso, desistir,
concelar, teciblr, renunclar, y ratificar los actos de agentes
oficiosos. :

AL AR e et LR SR L

anfair competition, protection to the consumer, oppositions or * -

observations, administrative or Court cancellation, nullity,
infringement, granting of licenses, the action for writ
mandamus, the protection of trade secrets, and in generaul the
civil, penal, and administrative suits relating to those rights;
actions and suits institued by me (us) or against me {(us). And
that in all the above matters they may substitute this Power of
Attorney, compromise, concillate, admit the facts of the case,
desist, cancel, receive, resign, and ratify acts done by
representatives without a power of attorney.

Given and signed this/Dado y firmado hoy

/%.ém:a ry b 1998
s

infen_Indianapolis, Indiana

46268

United States ot America

Frnecdls L. LpTacor

Signature

Kenneth L. Loertscher
Assistant Secretary
& General Patent Counsel

Firma




500 NORTH MICHIGAN AVENUE, SUITE 2040
CHICAGD, ILUINOIS 80811

TEL.{312)923-1186 FAX(312)923-1197

No. 35(% Chicago, FEB 2 0 1998

El susc‘ri&o cénsul G/eneral de Colombia,CERTIFICA, que el sefior {(a)
MAE VE[R ,» quien como

2TCRETARA R c7oAPA ‘2577‘1‘[\07 X ¢ autenticé la

firma del signatario del poder precedente, ejercia en la fecha las

funciones indicadas y su firma corresponde a la regi'gé‘.'trada-en este

Consulado; que la conpafifa D00 ABROSC{EAL s L

es una sociedad constituida de acuerdo con las leyes de

YELA WARG y cumple su objeto conforme a las mismas;
que el (a) sefior (a) _ KENNETH L. OERTSCHETIC .
quien en su cardcter de CCPRESEXMNTANTE (EGAL

della citada comparfiia confiere el poder precedente, es su
I N
representante legal en este pais.

El Cénsul General no asume responsabllidad alguna por el contenido
del documento,

PAGADO IMPUESTO DE TIMBRE Y DERECHOS CONE
US$56.00 (Cincuenta y seis ddlares

DTARIESEXTADEL GReiis
7-CAIAGO CONSTAR QUE (A 700
ELQR;GMQUEH‘ Tocop

-

(—"{
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ot
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sF : JUNITED STATES OF AMERICA
| Z‘ CERTIFICATE OF OFFICE Z

STATE OF INDIANA

T, Sue Anne Gilroy . Secretary of State of Indiana, DO HEREBY CERTIFY: 'l‘hat.\
-‘ .fia‘t‘:cnrding to records on file in iny office Lydia S. Owens was duly elected
.o_r .appointed to the office of Wotary Public in and for Hendricks County
-.'apd that the tenn ot said office included the date of February 6, 1998 : that to all hisfher official acts a3 suid offi-

il

cial, full Faith and credit ought to be given in all Courts of
Justice and elsewhere. In testimony whereof, [ have here unto
set my hand and affixed the Great Seal of the State of Indiana,

at [ndianapolis, this Tenth day of

February ' 19.98

N

LRSI

 — kb
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CERTIFICADO NOTARIAL (INDIVIDUO)

FEBRERO de1g 98
ESTADO DE INDIANA

KENNETH L. LOERTSCHER

Alos G diag del mes de
ante md, Notario Publico de

cnmpamié(emn‘) personalmente

a qﬁfan(es) doy fe de conocer y me consta que es(son) la(s}
personafs) firmante(s) del documento que precede, ¥y quien{es)
tiene(n) capacidad legal para otorgarlo.

CERTIFICADO NOTARIAL (SOCIEDAD)

FEBRERO

Hoy, b de de 19 98

comparecié{eron) ante m{

KENNETH L. LOERTSCHER

>4 quien{es) conozco personalmente y que firma(n) este documen
to en representacién de la Soc[edad}' compafifa

de~ominada Dow AgroSciences LLC

. ertifico: .

fl."Qp.e he visto los siguientes documentos:*

CERTIFICADO DE CONSTITUCION,FECHADO 1 JULTO 19
CERTIFICADO DE MODIFICACION,FECHADO 1 OCT. 199
.RESOLUCION JUNTA DIRECTIVA, FECHADO 23 0CT7,199
. COMSENTIMIENTO ESCRITO DE LA JUNTA,1 JULIO 199

* 7. Qv dichos documentos prueban lo siguiente:

3} Q"‘.e Dow AgroSciences LLC
és una Socledad/Compafifa legalmente constitu(da y exiatente

e acuerdo con las leyes de Estado de Delaware,
“Fstados Unidos de América

"

' ..?ue el domilcilio de dicha Sociedad /Compafifa es .
‘9330 Zionsville Road, Indianapolis, Indiana

M 46268, Estados Unidos de America,

2.3 Que el objeto u objetc para los cuales se otorga el
- poder estén comprendidos dentro del objeto nociaE
-* menc!onada Sociedad /Compaiifa.

24; Que ellos) Sesreay_ENNETH L. LOERTSCHER
":SECRETARIO ASSISTENTE y ASESOR LEGAL PATENTES

resente
de la

) _‘-?s’(é_(ri) autorizado(s} para otorgar el presente Poder.

fudad INDIANAPOLIS
INDIANA

ido

© Hoy b

o
" F

FEB. de1s 98

Notario Piblico - Notary Public

A

NOTARIAL CERTIFICATE (INDIVIDUAL)

On this _&Eday of %’G’W*‘“‘?/ 19 9¢
before me, a Notary Public of \S'tlldfs‘.. r}';{ G{M'{L.e-vw\ .
personally appeared K tanelf. € (Serlackac

1o me known, end known to me to be the person(s) who
executed that fore§oing document, and who has(have} legal
capacity to execute it,

NOTARIAL CERTIFICATE (CORPORATION)

On this 22 @ day of @K‘%“‘“}/ 1095

appeared before me

Kenneth L. Loertscher \

;) .

who(tn) [ know personally and who({m) slgned thlh.‘i\'omment as

representative(s) of the@gﬁﬁlﬁxﬂhﬁﬂm% Limited
Lisbility

named Dow AproSciences LLC Company.

I Certify: -
1. That I have seen the following documents:®

Certificate of formation, dated July 1, 1997
Certificate of amendment, dated October 1, 1997
Board resolution, dated October 23, 1991

Board written consent, dated July 1, 1997

2. That the above documents duly prove the following:

2.1.That Dow AgroScilences LLC

Limited Liability
ompany legally constituted and in existence

fsa

in accordance with the laws of _the State of Delaware,
United States of America

Limited Liability
2.2. That the domicile of said KERL Company is

9330 Zionsville Road, Indianapolis, Indiana
46268, Unjted States of America.

23. That the Eurpose of purposes for which the present Power
of Attorney Is granted are comprised within the corporation

utposes set forth in the charter of the mentioned
E}H&Gﬂiﬁﬂﬂw& limited 1iability company.

2.4. That Mr.(Messrs.) Kenneth L, Lpertscher

City Indianap¥;

State Indiana
i
This é‘ -

Notario Publico —.— Notary Public

* Los documentos deben identificarse con fecha y origen.

¢ ok e ——— e e

;L.“' ({f(((((((C((((((((((frrr(r{rfe<p

X Lydia S. Owens .

:;5 Notary Public, State of Indinna §

’f: s Her;dpcks County )
AR e

* Dacuments must be identified w?h:\ B’?Z“S.}\&“S“ﬁ"g&n
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CERTIFICACION NOTARIAL NOTARIAL CERTIFICATION AND
- Y AUTENTICACION CONSULAR CONSULAR AUTENTIFICATION
1. . Es necesaria la legalizacién con certificado 1. Notarial legalization 1is necessary. The
notarial. El Notario Piblico debe certificar: Notary Public must certify: :

1.1.  Que la compafifa estd legalmente constitufda
"y actualmente existente.

1.2. Su domicilio.

1.3.  Que el propésito del poder estd incluido en
¢l objeto social de la compafifa.

1.. Que el poderdante estd autorizado para dar
el poder en nombre de la compaiifa.

2. Los documentos que hay que mostrarle al
Notario Piblico para probar los puntos anteriores,
deben estar expresados en el Certificado Notarial
con fecha y origen: ‘

2.1.  Respecto a los puntos 1.1, 1.2 y 1.3 sugerimos
referirse a los artfculos de constitucién con
fecha y lugar de otorgamiento; y

22, Para el punto 14 sugerimos mencionar la
resolucidn de la Junta Directiva o los
estatutos, s?{m los cuales la persona que
otorga el poder estd autorizada para ello.

3. Enseguida el Sefior Cénsul de Colombia
d«‘autenﬁcar la firma del Notario Publico.

.NOTA PARA EL SENOR CONSUL COLOMBIANO:
autenticar la iltima precedente autenticacién.

1.1.  That the company is legally constituted and
presently existent.

1.2.  Its place of business.

1.3.  That the purpose of the Power-of-Attorney is
included in the activities of the company.

14. That the Frantor is empowered to give the
Power of Attorney in the name of the
company he represents.

2. The documents which the Notary Public had
before him to prove the above points must be listed
by him in the Notarial Certificate with dated and

origin:

21.  In connection with points 1.1,, 1.2. and 1.3 we
suggest referring to the articles of
incorporation with date and place of
execution.

22. For point 14 we suggest to mention the
resolution of the Board of Directors and/or
the by-laws whereby the person who grants
the Power of Attorney has been authorized
to give it.

3. Then the Colombian Consul must legalize
the signature of the Notary Public.

Segun el articulo 259 del C. de P.C. el Sefior Cénsul debe

oot RRin gy T amas AT S rmey
af aruis SEXTA DEL CIRCULO:DE BOGOTA
0 CONSTAR QUE LAFOTOCORIA COINCIOE
£ ORIGINALTQUE s HE . TENIDO"A-LAIVISTA

ROQOTAN.C e iCr AF ALOMBI

( 19 ENE. 2012}@




TRADUCCION OFICIAL No.03.075.98 de un documento esgcrito en
ihglés el cual para su identificacién se sella con el sello del
Traductor al mismo tiempo que la presente. Esta traducciédn ha
sido preparada por Bernarda R. de Martinez, Traductora Oficial
debidamente reconocida por el Ministerio de Relaciones
Exteriores y aprobada por el Ministerio de Justicia de Colombia

mediante Resoluciédn No. 683 de 1591.

(Se traducen sellos y legalizaciones que aparecen a
continuacién de un documento escrito en inglés y espafiocl por
medio del cual Dow AgroSciences LLC, otorga Poder a favor de
GERMAN CAVELIER, GONZALO PERDOMO, EMILIO FERRERO vy LUZ
CLEMENCIA DE PAEZ.)

Dado y firmado hoy 6 de febrero de 1998, en Indianépolis,
Indiana, E.E.U.U., por Kenneth L. Loertscher, Subsecretario y
Asesor General de Patentes.

(Sellos parciales en tinta del Consulado General de Colombia en

Chicago.)

CERTIFICADO NOTARIAL (INDIVIDUO); en inglés y espafiol referente

a la capacidad legal que tenia KENNETH L. LOERTSCHER para

otorgar el documento antes mencionado, ex-én,‘

de 1998 en el Esté%o de ‘Indiana.

CERTIFICADO NOTARIAL (SOCIEDAD), en inglé

a la existencia legal de la sociedad Dow AgroSciences LLC,
expedido en la Ciudad de Indiandpolis, Indiana, E.E.U.U., el &

de febreroc de 1998.



{Firmado), Lydia S. Owens, Notario Piblico

(Sello notarial en tinta), LYDIA S. OWENS Notario Publico,
Estado de Indiana, Condado de Hendricks Mi comisién expira el
03/05/00

(Sello notarial seco), LYDIA S. OWENS NOTARIO PUBLICO INDIANA
{(sello pércial en tinta del Consulado General de Colombia en

Chicago.}

ESTADO UNIDOS DE AMERICA
CERTIFICADO DEL CARGO

ESTADO DE INDIANA

Yo, SUE ANN GILROY, Secretario de Estado de Indiana, POR EL
PRESENTE CERTIFICO: que, de acuerdo con los archivos que obran
en mi oficina, LYDIA S. OWENS fue debidamente elegido vy
nombrado para el cargo de NOTARIO PUBLICO en y para el Condado
de Hendricks y que el término de dicho cargo incluia la fecha
del 6 de febrero de 1998: que a todos sus actos oficiales se
les debe dar completa fe y créditoc dentro y fuera de todas las
Corte de Justicia. EN TESTIMONIO DE LO CUAL, he firmado Y

estampado el Gran Sello del Estado de Indiana, en Indiandpolis,

hoy 10 de febrero de 1998.

(Firma facsimilar), Sue Ann Gilroy

Secretario de Estado ; 19 ENE. 2m2
(Firmado) , Por: Mary Reever
Suplente

(Adherido se encuentra selloc de oblea dorado con texto en

relieve), SELLO DEL ESTADO DE INDIANA 1816



(Sello parcial en tinta del Consulado General de Colombia en

Chicago.)

(En espafiol), Certificacidn de la firma y cargo de MARY REEVER,
de la existencia legal de la compafiia DOW AGROSCIENCES LLC y de
la autoridad que tenia su representante Legal, KENNETH L.
LOERTSCHER, para otorgar el poder mencionado arriba. Esta
certificacién fue expedida por el CONSULADO GENERAI, DE COLOMBIA
EN CHICAGO, ILLINOIS, bajo el N° 254, de fecha 20 de febrero de
1938 y firmada por Carlos Alfonso Negret Mosquera, Coénsul
General. Pagados Impuesto de Timbre y Derechos Consulares por
valor de veintiin ddblares.

(Sello parcial en tinta del Consulado General de Colombia en
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(al dorso), Legalizacién de la firma que antecede ggpedidazﬁﬁx
N N

el MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES bajo el NQ".:221‘-2J20,1.*1de
R A v

fecha 11 de marxzo de 1998 y firmada por el Jefe ~de

Legalizaciones.
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Es traduccidn fiel y completa de la cual se deja copia. en 1los

fer - gt
archivos de esta oficina para su confrontacién vy arlapcualfge
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.' R CAVELIER {J(

ABOGADOS
EDIFICIO 515K
WEB SITE: www.cavelier.com CARRERA 4 No.72-35 TELEFONO: (57} (1) 347-35811
E-MAIL:  cavelier@cavelier.com BOGOTA 8, COLOMBIA

TELEFAX: (573 {1} 217-92%1 {57)(1) 310-4995

Seniores
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
E. 3. D.

Poderdante : DOW AGROSCIENCES LLC

Poder conferido el : 06/02/1898

Yo, EMILIO FERRERO, obrando como apoderade principal del

.poderdante arriba mencionado, mediante el presente escrito sustituyo el
poder a mi otorgado a la doctora LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, identificada con

cédula de ciudadania No. 35.456.344 y Tarjeta Profesional N©23.555, con

todas las facultades que me fueron conferidas.

Hago la anterior sustitucidén conforme al articulo 66 del Cédigo de

Procedimiento Civil.

. EMILIO FERRERQ
T.P.A. N° 31.929
C.C. N® 438.019 de Usaquén

Acepto:

"ROARIASEXTA DEL TIRCULO-DE BOGATA }
CO 0 CONSTAR'QUE LAFOTOCGPMGO“OC&E

“:

NN PN é@@égfé

LUZ CLEMENCIA DE PAEZ

T.P.A. N° 23.555

C.C. No. 35.456.344 de Usaquén

NIT. 860.041.367-3
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DERIVADOS DE N1-SULFONIL-5-FLUOROPIRIMIDINONA

Referencia Cruzada con Solicitudes Relacionadas

La presente solicitud reclama el beneficio de la Solicitud
de Patente Provisional Norteamericana Serie No. 61/232,204,
presentada el 7 de Agosto del 2009.

Antecedentes de la Invencidén

Los fungicidas son compuestos de origen natural o
sintético, que actuan para proteger y/o curar plantas, contra el
dafio originado por hongos agricolamente relevantes. De
manera dgeneral, un solo fungicida no es util en todas las
situaciones. En consecuencia, esta en curso la investigacion
para producir fungicidas que puedan tener mejor desempefio,
sean mas faciles de utilizar y tengan menor costo.

Breve Descripcién de la Invencidn

La presente descripcion se refiere a compuestos de 5-
fluoropirimidinona y su uso como fungicidas. Los compuestos de
la presente descripcion puede ofrecer proteccién contra
ascomicetos, basidiomicetos, deuteromicetos y oomicetos.

Una modalidad de |la presente descripcion puede incluir
compuestos de la férmula I:

o Ff\N,IG
NI NN

N N 0O

R2
Formuia |
en donde R'es:
H;
C:-Cs alquilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R¥;
C,-Cs alquenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R*;
C3-Cs alquinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R*;

feniilo o bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo
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puede ser opcionalmente sustituidos con 1 a 3 R®, o con un
sistema de anillo saturado o insaturado de 5 ¢ 6 miembros, o
con un sistema de anillo fusionado 5-6, o con un sistema de
anillo fusionado 6-6, conteniendo cada uno 1 a 3 heteroatomos,
en donde cada anillo puede ser sustituido opcionalmente con 1
a 3 R%, bifenilo o naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

-(CHR®),OR’;

-C(=0)R?;

-C(=S)RY

-C(=0)0R¢;

-C(=S)OR?,;

-S(0)2R?;

-(CHR®)u,N(R%)R'%;

-C(=O)N(R®)R™®; o

-C(=S)N(R*)R'?;
en donde m es un entero de 1 a 3;

R? es:

H; o

C,-Ce alquilo opcionalmente sustituido con R*;

como alternativa, R' y R? pueden tomarse juntos para
formar =CR''N(R'?)R"?;

R%es -S(0)R™;

R* es independientemente halégeno, C,-Cs alquilo, C,-C,
haloalquilo, C4-C,4 alcoxi, C;-C4 haloalcoxi, C;-C4 alquiltio, C;-
C4+ haloalquiitio, amino, halotio, C;-C; alquilamino, C,-Cg
alcoxicarbonilo, C,-Cs alquilcarbonilo, C,-Cs
alquilaminocarbonilo, hidroxilo, o C3-Cg trialquilsililo;

R° es independientemente halégeno, C,-Cgs alquiio, C;-Cs
haloalquilo, C;-Cs alcoxi, C4-Cs haloalcoxi, C4-Cgs alquiltio, C,-
Ces haloaliquiltio, halotio, amino, C,-Cs alquilamino, C,-Cg

dialguilamino, C,-C;s alcoxicarbonilo, C;-Cs alquilsulfonilo o C,-
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Ce alquilcarbonilo, nitro, hidroxilo, o ciano;

R® es H, C,-Cs alquilo, C+-Cg alcoxi, fenilo o bencilo, en
donde cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituidos con 1 a 3 R®;

R” es H, C,-C; alquilo, C,-C; alquenilo, C3-C¢ alquinilo, C,-
Cs haloalquilo, C,-Cgs alcoxialquilo, C,-C¢ alquilcarbonilo, fenilo
o bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®, o con un sistema de
anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, o con un
sistema de anillo fusionado 5-8, o con un sistema de anilio
fusionado 6-6, que contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos, en
donde cada anillo puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3
R° el bifenilo o el naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R® es H, C;,-Cs alquilo, C,-Cqs alquenilo, C,;-Cg alquinilo,
C.-Cs haloalquilo, C;-Cs alcoxialquilo, fenilo o bencilo, en
donde cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R® o con un sistema de
anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, o con un
sistema de anillo fusionado 5-6, o con un sistema de anillo
fusionado 6-6, que contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos en
donde cada anillo puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3
R®, bifenilo o naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 RY;

R° es H, C4-C¢ alquilo, C;-C¢ haloalquilo, C;-Cg
alcoxialquilo, C,-Cg alquilcarbonilo, fenilo o bencilo en donde
cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser opcionalmente
sustituido con 1 a 3 R®, o con un sistema de anillo saturado o
insaturado de 5 6 6 miembros, o con un sistema de anilio
fusionado 5-6, o con un sistema de anillo fusionado 6-8, que
contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo
puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®, bifenilo o

naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R5;



10

15

20

25

30

R es H, C,-Cs alquilo, C;-Cs haloalquilo, C;-Cq
alcoxialquilo, C,-Cgs alquilcarbonilo, o bencilo, en donde el
bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

éomo alternativa R® y R'® pueden ser tomados juntos para
formar un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros que
contiene 1 a 3 heteroadtomos, en donde cada anilio puede ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R'" es H o C;-C4 alquilo;

R'? es H, ciano, hidroxilo, C,-C, alquilo, C,-C;s alcoxi, C»,-
Cs alquilcarbonilo, fenilo o bencilo en donde cada uno del fenilo
o el bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

como alternativa R'"" y R'? se pueden tomar juntos para
formar un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros que
contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos en donde cada anillo
puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R'* es H, C4-C4 alquilo, C{-Cs alcoxi, C,-Cs alquilcarbonilo,
fenilo o bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo
pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®: y

como alternativa R'? y R'® pueden tomarse juntos para
formar un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, que
contiene 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo puede ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 RS,

R'* es C4-C4 alquile, C;-Cg haloalquilo, C,-C¢ alquilamino,
C,-Cs dialquilamino, un es fenilo o bencilo en donde cada uno
del fenilo o el bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con
1 a 3 R® 4-(3-cloro-5-(trifluorometilo)pirimidin-2-iloxi}-3-
metilfenilo, 4-(3-cloro-5-trifluorometil)piridimin-2-iloxi)-
metilfenilo, o un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros
que contiene 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo puede
ser opcionalmente con 1 a 3 R®,

Otra modalidad de la presente descripcién puede incluir
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una composicién fungicida para e! control o prevencidon de
ataque fuangico, en donde la composicion comprende los
compuestos que se describen a continuacién, y un material
transportador fitologicamente aceptable.

Aun otra modalidad de la presente descripcién puede
incluir un método para el control o prevencion de ataque fangico
en una planta, en donde el método incluye los pasos de aplicar
una cantidad fungicidamente efectiva de uno o0 mas compuestos
que se describen mas adelante para al menos uno de los
hongos, la planta, un area adyacente a la planta y la semilia
adaptada para producir la planta.

El término “algquilo” se refiere a una cadena de carbono
ramificada, no ramificada, ciclica, que incluye metilo, etilo,
propilo, butilo, isopropilo, isobutilo, butilo terciario, pe_ntilo,
hexilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo vy
similares.

El término “alquenilo” se refiere a una cadena de carbono
ramificada, no ramificada, ciclica que contiene uno o mas
enlaces dobles que incluyen etenilo, propenilo, butenilo,
isopropenilo, isobutenilo, ciclohexenilo, y similares.

El término “alquinilo” se refiere a una cadena de carbono
ramificada, no ramificada que contiene uno o mas enlaces
triples que incluyen propinilo, butinilo y similares.

Tal como se utiliza a lo largo de la presente
especificacion, el término 'R' se refiere al grupo que consiste
en C,.g alquilo, Cs.5 alquenilo o C;.53 alquiniilo, a menos que se
indique de otra manera,

El término “alcoxi” se refiere a un sustituyente -OR.

El término “alcoxicarbonilo” se refiere a un sustituyente -
C(O)-0OR.

El téermino *alquilcarbonilo” se refiere a un sustituyente -
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C(0)-R.

El término “alquilsulfonilo” se refiere a un sustituyente -

S0:-R.

El término “haloalquilsulfonilo” se refiere a un sustituyente

-S0,-R en donde R es completa o parcialmente sustituido con

Cl, F

, |, o Br o cualguier combinaciéon de los mismos.

El término “alquiltio” se refiere a un sustituyente -S-R.

El término “halotio” se refiere a un azufre sustituido con

tres a cinco sustituyentes F.

El término “haloalquiltio” se refiere a un alquiltio, el cual

es sustituido con CI, F, I, o Br o cualquier comhinacién de los

mismos.

El término “alquilaminocarbonilo™ se refiere a un

sustituyente -C(O)-N(H)-R.

El término “dialquilaminocarbonilo”™ se refiere a un

sustituyente -C{(O)}-NR,.

El término “alquilcicloalguilamino” se refiere a un

sustituyente cicloalquitamino que es sustituido con un grupo

alquilo.

NR,.

El término “trialquilsililo” se refiere a -SiRj.

El término “ciano” se refiere a un sustituyente -C=N.
El término “hidroxilo” se refiere a un sustituyente -OH.
El término “amino” se refiere a un sustituyente -NH,.

El término “alquilamino” se refiere a un sustituyente -N(H)-

El término “dialquilamino” se refiere a un sustituyente -

El termino “alcoxialcoxi” se refiere a -O(CH,),O(CH2)nCH3

en donde n es un enterode 1 a 3 ymesde0a?2.

El término "alcoxialquilo” se refiere a una sustitucién

alcoxi en un alquilo.
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El término “haloalcoxialquilo” se refiere a una sustitucidén
alcoxi en un alquilo que puede ser completa o parcialmente
sustituido con CI, F, Br, o I, o cualquier combinacién de los
mismos.

El término “hidroxialquilo” se refiere a un alquilo el cual es
sustituido con un grupo hidroxilo.

Eil término “haloalcoxi” se refiere a un sustituyente -OR-X,
en donde X es Cl, F, Br, o |, o cualquier combinacién de los
mismos.

El término “haloalquilo” se refiere a un alquilo, el cual es
sustituido con CI, F, I, o Br o cualquier combinacién de los
mismos.

El término “haloalquenilo” se refiere a un alquenilo, el cual
es sustituido con C1, F, |, o Br o cualquier combinacién de los
mismos.

El término “haleoalquinilo” se refiere a un alquinilo el cual
es sustituido con CI, F, I, o Br o cualquier combinacidén de los
mismos.

El término “haldégeno” o “halo” se refiere a uno o mas
atomos de halégeno, definidos como F, Cl, Br, y I.

El término “hidroxicarbonilo” se refiere a un sustituyente -
C(0)-OH.

El término “nitro” se refiere a un sustituyente -NO,.

El término “arilo” se refiere a un sustituyente ciclico
aromatico que consiste de hidrégeno y carbono.

A lo largo de la descripcion, se lee la referencia a los
compuestos de la férmula |, incluyendo también isdmeros
Opticos y sales de la formula |, e hidratos de los mismos.
Especificamente, cuando la formula | contiene un grupo alquilo
de cadena ramificada, quedara entendido, que dichos

compuestos incluyen isdomeros Opticos y racematos de los
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mismos. Las sales de ejemplo incluyen: clorhidrato,
bromhidrato, yodihidrato, y similares. Ademas, los compuestos
de la formula | puede incluir formas tautoméricas.

Ciertos compuestos aqui descritos en este documento
pueden existir como uno o mas isémeros. Los expertos en la
técnica apreciaran que un isomero puede ser mas activo que los
otros. Por claridad, las estructuras descritas en la presente
descripcién se esbozan Unicamente en forma geométrica, pero
pretenden representar todas las formas geométricas vy
tautomeéricas de la moltécula.

También quedara entendido por los expertos en la técnica,
que la sustitucion adicional es permitible, a menos que se
indique lo contrario, siempre que se satisfagan las regias de
enlace quimico y energia de deformacion y el producto exhiba
aun actividad fungicida.

Otra modalidad de la presente descripcién es un uso de un
compuesto de la formula |, para proteccidén de una planta contra
el atague por parte de un organismo fitopatogénico o el
tratamiento de wuna planta infectada por un organismo
fitopatogénico, en donde el uso comprende la aplicacién de un
compuesto de la féormula |, 0 una composicién que comprende el
compuesto a la tierra, una planta, una parte de la planta, un
follaje y/o semillas.

Ademas, otra modalidad de la presente descripcién es una
composicion uatil para proteger una planta contra ataque por
parte de un organismo fitopatogénico y/o tratamiento de la
planta infectada por un organismo fitopatogénico que
comprende un compuesto de fa férmula | y un material
transportador fisiologicamente aceptable.

Las caracteristicas y ventajas adicionales de la presente

invencion, podran ser apreciadas por los expertos en la técnica

9%
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al momento de la consideracion de la siguiente descripcién
detallada de las modalidades ilustrativas que ejemplifican el
mejor modo de llevar a cabo la presente invencidn, tal como se
percibe actualmente.

Descripcién Detallada de la Invencién

Los compuestos de la presente descripcion pueden
aplicarse a través de una variedad de técnicas conocidas, ya
sea en la forma de compuestos o como formulaciones que
comprenden los compuestos. Por ejemplo, los compuestos
pueden ser aplicados a las raices, semillas o follajes de las
plantas para el control de diversos hongos, sin dafar el valor
comercial de las plantas. Los materiales se pueden aplicar en la
forma de cualesquiera tipos de formulacion generaimente
utilizados, por ejemplo, en la forma de soluciones, polvos,
polvos humedecibles, concentrados fluibles ©o concentrados
emulsificantes.

Preferentemente, los compuestos de la presente
descripcion se aplican en la forma de Lma formulaciéon, que
comprende uno 0 mas de los compuestos de la férmula | con un
transportador fitolégicamente aceptable. Las formulaciones
concentradas pueden ser dispersadas en agua, u otros liquidos,
para aplicaciones, o las formulaciones pueden ser tipo polvo o
granulares, que posteriormente se pueden aplicar sin
tratamiento adicional. Las formulaciones se pueden preparar de
acuerdo con los procedimientos que son convencionales en las
artes quimicas agricolas.

La presente descripcidn contempla todos los vehiculos a
través de los cuales, se pueden formular uno o mas de los
compuestos para suministro y uso como un fungicida.
Normalmente, las formulaciones se aplican como suspensiones

o emulsiones acuosas. Dichas suspensiones 0 emulsiones estan
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producidas a partir de formulaciones solubles en agua,
suspendibles en agua o emulsificables, las cuales son sélidas,
normalmente conocidas como polvos humedecibles, ¢ liquidas,
normalmente conocidas como concentrados emulsificables,
suspensiones acuosas, o concentrados en suspension. Tal como
se podra apreciar facilmente, se puede utilizar cualquier
material al cual se pueda agregar estos compuestos, siempre
que produzca la utilidad deseada sin interferencia significativa
con la actividad de estos compuestos como agentes
antifungicos.

Los polves humedecibles, los cuales se pueden compactar
|:.)ara formar granulos dispersibles en agua, comprenden una
mezcla profunda de uno o méas de los compuestos de la formula
I, un transportador inerte y tensoactivos. La concentracién del
compuesto en el polvo humedecible puede ser de
aproximadamente 10% hasta aproximadamente 90% en peso con
base en el peso total del polvo humedecible, mas
preferentemente aproximadamente 25% en peso  hasta
aproximadamente 75% en peso. En la preparacién de las
formulaciones de polvo humedecible, los compuestos pueden
elaborarse en compuesto con cualquier solido finamente
dividido, tal! como profilita, talco, carbonato de calcio, yeso,
tierra de Fuller, bentonitea, atapulgita, almidéon, caseina,
gluten, arcilla de montmorilonita, tierra diatomacea, silicatos
purificados o similares. En dichas operaciones, el transportador
finamente dividido y los tensoactivos se combinan normalmente
con el compuesto(s) y se muelen.

Los concentrados emulsificables de los compuestos de la
formula |, pueden comprender una concentracion conveniente,
tal como de aproximadamente 10% en peso hasta

aproximadamente 50% en peso del compuesto, en un liquido
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adecuado, con base en e! peso total del concentrado. Los
compuestos se pueden disolver en un transportador inerte, el
cual es ya sea un solvente mezclable en agua o una mezcla de
solventes organicos no mezclables en agua, y emulsificantes.
Los concentrados se pueden diluir con agua y aceite para
formar mezclas de rocio en la forma de emulsiones de aceite en
agua. Los solventes organicos (tiles incluyen aromaticos,
especialmente las porciones naftalénicas y olefinicas de alta
ebullicion de petrdieo, tal como nafta aromatica pesada. Otros
solventes organicos también pueden ser utilizados, por ejemplo,
solventes terpénicos incluyendo derivados de rosina, cetonas
alifaticas, tales como ciclohexanona, y alcoholes complejos, tal
como 2-etoxietanol.

Los emulsificantes que pueden ser empleados de manera
conveniente en la presente invencién, podran ser determinados
facilmente por los expertos en la técnica e incluir diversos
emulsificantes no idnicos, anidnicos, cationicos, anfotéricos o
una combinacion de dos o mas emulsificantes. Los ejemplos de
emulsificantes no iénicos Utiles para preparar los concentrados
de emulsificantes, incluyen ésteres de polialquilenglicol vy
productos de condensacion de fenoles de alquilo y arilo,
alcoholes alifaticos, aminas alifaticas o acidos grasos con éxido
de etileno, 6xidos de propileno tales como fencles de alquilo
etoxilado y ésteres carboxilicos solubilizados con el polio! o
polioxialquileno. Los emulsificantes catidénicos incluyen
compuestos de amonio cuaternario y sales de amina grasa. Los
emulsificantes aniénicos incluyen las sales solubles en aceite
{por ejemplo, calcio) de &cidos sulféonicos de alquilarilo, sales
solubles en aceite o poliglicol éteres sulfatados y sales
adecuadas de poliglicol éter fosfatado.

Los liguidos organicos representativos que se pueden
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emplear para preparar los concentrados emulsificables de los
compuestos de la presente invencién, son los liquidos
aromaticos tales como fracciones de xileno, benceno de propilo;
o fracciones de naftaleno mezcladas, aceites minerales,
liquidos organicos aromaticos sustituidos, tales como ftalato de
dioctilo; keroseno; dialquilamidas de diversos Aacidos grasos,
particularmente las dimetilamidas de (glicoles grasos ¥y
derivados de glicol tales como n-butilico, éter etilico o éter
metilico de dietilenglicol, y éter metilico de trietilenglicol y
similares. Las mezclas de dos o mas liquidos organicos también
se pueden emplear en la preparacién del concentrado
emulsificable. Los liquidos organicos incluyen fracciones de
xileno, ¥ benceno de propilo, siendo el xileno el mas preferido
en algunos casos. Los agentes de dispersién de superficie
activa generalmente se emplean en formulaciones liquidas en
una cantidad de 0.1% a 20% en peso con base en el peso
combinado del agente de dispersién con uno o mas de los
compuestos y las formulaciones también pueden contener otros
aditivos compatibles, por ejemplo, reguladores de crecimiento
de plantas y otros compuestos biolégicamente activos utilizados
en la agricultura.

Las suspensiones acuosas comprenden suspensiones de
uno © mas compuestos insolubles en agua de la férmula |,
dispersos en un vehiculo acuoso en una concentracion dentro
del rango de 5 hasta aproximadamente 50% en peso, con base
en el peso total de la suspensién acuosa. Las suspensiones se
preparan moliendo finamente uno o mas de los compuestos, vy
mezclando vigorosamente el material molido en un vehiculo que
comprende agua y tensoactivos elegidos de los mismos tipos
descritos anteriormente. Otros componentes, tales como sales

inorganicas y gomas sintéticas y naturales, se pueden agregar
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para incrementar la densidad y viscosidad del vehiculo acuoso.
Con frecuencia es mas efective moler y mezclar al mismo
tiempo, preparando la mezcla acuosa y homogeinizandola en un
implemento tal como un molino de arena, molido de bola u
homogeinizador tipo pistén.

Las emulsiones acuosas comprenden emulsiones de uno o
mas de los ingredientes pesticidamente activos insolubies en
agua, emulsificados en un vehiculo acueso en una
concentracion normalmente dentro del rango de 5 hasta
aproximadamente 50% en peso, con base en el peso total de la
emulsiéon acuosa. Si el ingrediente pesticidamente activo es un
solido debe ser disuelto en un solvente no mezclable en agua
adecuado antes de la preparacion de la emulsién acuosa. Las
emulsiones se preparan emulsificando el ingrediente liquido
pesticidamente activo o solucién no mezclable en agua del
mismo en un medio acuoso normalmente con la inclusion de
tensoactivo que ayudan a la formacién y estabilizacion de la
emulsién, tal como se describié anteriormente. Esto con
frecuencia se logra con la ayuda de un mezclado vigoroso
proporcionado mediante mezcladores y homogeinizadores de
corte superior.

Los compuestos de la formula | también se pueden aplicar
como formulaciones granulares, las cuales son particularmente
utiles para aplicaciones a la tierra. Las formulaciones
granulares, generalmente contienen de aproximadamente 0.5
hasta aproximadamente 10% en peso, con base en el peso total
de la formulacion granular del compuesto(s), dispersando un
transportador inerte que consiste enteramente o en gran parte
de material inerte dividido en forma gruesa tal como atalpugita,
bentonita, diatomita, arcilla o una sustancia no costosa similar.

Dichas formulaciones se preparan normaimente disolviendo los




10

15

20

25

30

14

compuestos con un solvente adecuado y aplicandolo a un
transportador granular el cual ha sido formado previamente al
tamafo de particula adecuado, dentro del rango de
aproximadamente 0.5 hasta aproximadamente 3 mm. Un
solvente adecuado es un solvente en el cual el compuesio es
sustancial o completamente soluble. Dichas formulaciones
también pueden ser preparadas elaborando una masa o pasta
del transportador y el compuesto y el solvente, y triturando y
secando para obtener la particula granulada deseada.

Los polvos que contienen los compuestos de la férmula |,
se pueden preparar mezclando completamente unc o mas de los
compuestos en forma pulverizada con un transportador agricola
de polvo adecuado, tal como por ejemplo, arcilia de caolina,
roca volcanica molida y similares. Los polvos pueden contener
en forma adecuada de aproximadamente 1 hasta
aproximadamente 10% en peso de los compuestos, con base en
el peso total del polvo.

Las formulaciones pueden contener adicionalmente
tensoactivos adyuvantes para aumentar la deposicion,
humectacién y penetracion de los compuestos en la cosecha y
organismo objetivo. Estos tensoactivos adyuvantes pueden ser
empleados opcionaimente c¢omo un componente de la
formulacién o como una mezcla en tanque. La cantidad de
tensoactivo adyuvante normalmente variara de 0.01% a 1.0% en
volumen, con base en el volumen de rocio del agua,
preferentemente 0.05% a 0.5% en volumen. Los tensoactivos
adyuvantes adecuados incluyen, pero no se limitan a fenoles de
nonilo etoxilados, alcoholes sintéticos o naturales etoxilados,
sales de ésteres o acidos sulfosuccinicos, organosiliconas
etoxiladas, aminas grasas etoxiladas y combinaciones de

tensoactivos con aceites minerales o vegetales. Las

A
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formulaciones también pueden incluir emuisiones de aceite en
agua tal como las descritas en la Solicitud de Patente
Norteamericana Serie No. 11/495 228, cuya descripcion esta
incorporada expresamente en la presente invencién como
referencia.

Las formulaciones pueden incluir opcionalmente
combinaciones que contienen otros compuestos pesticidas.
Dichos c¢ompuestos pesticidas adicionales pueden ser
fungicidas, insecticidas, herbicidas, nematocidas, miticidas,
artropodicidas, bactericidas o combinaciones de los mismos,
que son compatibles con los compuestos de l|la presente
invencién en el medio seleccionado para aplicacién, y no
antagonizan con la actividad de los compuestos de la presente
invencién. Por consiguiente, dichas modalidades, el otro
compuesto pesticida se emplea como un téxico suplementario
para el mismo o un diferente uso pesticida. Los compuestos de
la formula | y el compuesto pesticida en la combinacién
generalmente pueden estar presentes en una composicidén en
peso de 1:100 a 100:1.

Los compuestos de la presente descripcién también se
pueden combinar con otros fungicidas para formar mezclas
fungicidas y mezclas sinérgicas de tas mismas. Los compuestos
fungicidas de la presente descripcién con frecuencia de aplican
junto con uno o mas otros fungicidas para controlar una mayor
variedad de enfermedades no deseadas. Cuando se utitiza junto
con otro fungicida(s), los compuestos reivindicados en este
momento pueden ser formulados con el otro fungicida(s),
mezclados en tanque de otro fungicida(s) o aplicados en
secuencias con el otro fungicida(s). Dichos otros fungicidas
pueden incluir 2-(tiocianatometiltio)-benzotiazol, 2-fenilfenol,

sulfato de 8-hidroxiquinolina, ametoctradin, amisulbrom,
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antimicin, Ampelomyces quisqualis, azaconazol, azoxistrobin,
Bacillus subtilis, cepa Bacillus subtilis QST713, benalaxilo,
benomilo, bentiavalicarb-isopropilo, sal de bencilaminocbenceno-
sulfonato (BABS), bicarbonatos, bifenilo, bismertiazol,
bitertanol, bixafen, blasticidin-S, bérax, mezcla de Bordeaux,
boscalid, bromuconazol, bupirimato, polisulfuro de calcio,
captafol, captan, carbendazim, carboxin, carpropamid, carvona,
clazafenona, cloroneb, clarotalonilo, clozolinato, Coniotyrium
minitans, hidroxido de cobre, octancato de cobre, oxicloruro de
cobre, sulfato de cobre, sulfato de cobre (tribasico}, dxido
cuproso, ciazofamid, cifilufenamid, cimoxanilo, ciproconazol,
ciprodinilo, dazomet, debacarb, diamonio de etilenbis-

{ditiocarbamato), diclofluanid, diclorofen, diclocimet,

diclomezina, dicloran, dietofencarb, difenoconazol, ion de
difenzoquat, diflumetorim, dimetomorf, dimoxistrobin,

diniconazol, diniconazol-M, dinobuton, dinocap, difenilamina,
ditianon, dodemorf, acetato de dodemorf, dodina, base libre de
dodina, edifenfos, enestrobin, gpoxiconazol, etaboxam,
etoxiquin, etridiazol, famoxadona, fenamidona, fenarimol,
fenbuconazol, fenfuram, fenhexamid, fenoxanilo, fenpiclonilo,
fenpropidin, fenpropimorf, fenpirazamina, fentin, acetato de
fentin, hidréoxido de fentin, ferbam, ferimzona, fruazinam,
fludioxonilo, flumorf, fluopicolida, fluopiram, fluoroimida,
fluoxastrobin, fluquinconazol, flusilazol, flusulfamida, flutianilo,
flutolanilo, flutriafol, fluxapiroxad, folpet, formaldehido, fosetilo,
fosetil-aluminio, fuberidazol, furalaxilo, furametpir, guazatina,

acetatos de guazatina, GY-81, hexaclorobenzeno, hexaconazol,

himexazecl, imazalilo, sulfato de imazalilo, imibenconazol,
iminoctadina, triacetato de iminoctadina, iminoctadina
tris(albesilato), yodocarb, ipconazol, ipfenpirazolona,

iprobenfos, iprodiona, iprovalicarbh, isoprotiolano, isopirazam,
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isotianilo, kasugamicina, hidrato de clorhidrato de
kasugamicina, kresoxim-metilo, laminarin, mancobre, mancozeb,
mandipropamid, maneb, mepanipirim, mepronilo, meptil-dinocap,
cloruro mercurico, 6xido mercdrico, c¢loruro mercuroso,
metalaxilo, mefenoxam, metalaxil-M, metam, metam-amonio,
metam-potasio, metam-sodio, metconazol, metasulfocarb,
voduro de metilo, metilesotiocianato, metiram, metominostrobin,
metrafenona, mildiomicin, miclobutanilo, nabam, nitrotal-
isopropilo, nuarimol, octilinona, ofurace, acido oleico (acidos
grasos), orisastrobin, oxadixilo, oxina-cobre, fumarato de
oxpoconazol, oxicarboxin, pefurazoato, penconazol, pencicuron,
penflufen, pentaclorofenaol, laurato de pentaclorofenilo,
pentiopirad, acetato fenilmercurio, acido fosfénico, ftalida,
picoxistrobin, polioxin B, polioxinas, polioxorim, bicarbonato de
potasio, sulfato hidroxiquinolina de potasio, probenazol,
procloraz, procimidona, propamocarb, clorhidrato de
propamocarb, propiconazol, propineb, proquinazid,
protioconazol, piraclostrobin, pirametostrobin, piraoxistrobin,
pirazofos, piribencarb, piributicarb, pirifenox, pirimetanilo,
piriofenona, piroquilon, quinoclamina, quinoxifen, quintozeno,
extracto de Reynoutria sachalinensis, sedaxano, silticfam,
simeconazol, 2-fenilfendxido sodio, bicarbonato de sodio,
pentaclorofenéxido de sodio, espiroxamina, azufre, SYP-Z071,
SYP-Z2048, aceites de alquitran, tebuconazol, tebufloquin,
tecnazeno, tetraconazol, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato-
metilo, tiram, tiadinilo, tolclofos-metilo, tolilfluanid, triadimefon,
triadimenol, triazoxido, triciclazel, tridemorf, trifloxistrobin,
triflumizol, triforina, triticonazol, validamicin, valifenalato,
valifenal, vinclozolin, zineb, ziram, zoxamida, Candida oleofila,
fFusarium oxisporum, Gliocladium spp., Phlebiopsis gigantea,

Streptomyces griseoviridis, Trichoderma spp., (RS)-N-(3,5-
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diclorofenil)-2-(metoximetil)-succinimida, 1,2-dicloropropano,
hidrato de 1,3-dicloro-1,1,3,3-tetrafluoroacetona, 1-c|or_o-2,4-
dinitronaftaleno, 1-cloro-2-nitropropano, 2-(2-heptadecil-2-
imidazolin-1-il)etanol, 1,1,4,4-tetradxido de 2,3-dihidro-5-fenil-
1,4-diti-ina, acetato de 2-metoxietilmercurio, cloruro de 2-
metoxietilmercurio, 2-silicato de metoxietilmercurio, 3-(4-
clorofenil)-5-metilrhodanina, tiocianatemo de 4-(2-nitroprop-1-
enil)fenilo, ampropilfos, anilazina, azitiram, polisulfuro de bario,
Bayer 32394, benodanilo, benquinox, bentaluron, benzamacrilo;
benzamacril-isobutilo, benzamorf, binapacrilo,
bis(metilmercurio) sulfato, oxido de bis(tributilestario),
butiobato, sulfato de cromato de zinc de cobre de calcio de
cadmio, carbamorf, CECA, clobentiazona, cloraniformetan,
clorfenazol, clorquinox, climbazol, ciclafuramid, cipendazoli,
ciprofuram, decafentin, diclona, diclozolina, diclobutrazol,
dimetirimol, dinocton, dinosulfon, dinoterbon, dipiritiona,
ditalimfos, dodicin, drazoxolon, EBP, ESBP, etaconazol, etem,
etirim, fenaminosulf, fenapanilo, fenitropan, 5-fluorocitosina vy
profungicidas de los mismos, fluotrimazol, furcarbanilo,
furconazol, furconazol-cis, furmeciclox, furofanato, gliodina,
griseofulvin, halacrinato, Hercules 3944, hexiltiofos, IC1A0858,
isopamfos, isovalediona, mebenilo, mecarbinzid, metazoxolon,
metfuroxam, diciandiamida de metilmercurio, metsulfovax,

milneb, anhidro de mucocldérico, miclozolin, N-3,5-diclorofenil-

succinimida, N-3-nitrofenilitaconimida, natamicina, N-
etilmercurio-4-toluensulfonanilida, niquel de
bis(dimetilditiocarbamato), OCH, feniimercurio de

dimetilditiocarbamato,  nitrato de fenilmercurio, fosdifen,
picelinamida UK-2A y derivados de los mismos, protiocarb;
clorhidrato de protiocarb, piracarbolid, piridinitrilo, piroxiclor,

piroxifur, quinacetol; sulfato de quinacetol, quinazamid,
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quinconazol, rabenzazol, salicilanilide, SSF-109, sultropen,
tecoram, tiadifluor, ticiofen, tioclorfenfim, tiofanato, tioquinox,
tioximid, triamifos, triarimol, triazbutilo, triclamida, urbacid,
zarilamida, y cualesquiera combinaciones de los mismos.
Ademas, los compuestos de la presente invencidn se
pueden combinar con otros pesticidas, incluyendo insecticidas,
nematocidas, miticidas, artropodicidas, bactericidas o]
combinaciones de los mismos que son compatibles con los
compuestos de {a presente invencidon en el medio seleccionado
para aplicacién, y no antagonizan con la actividad con los
compuestos de la presente invencién para formar mezclas
pesticidas y mezclas sinérgicas de los mismos. Los compuestos:
fungicidas de la presente descripcidén pueden aplicar junto con
uno o mas de otros pesticidas para controlar una mayor
variedad de pestes indeseables. Cuando se utilizan junto con
otros pesticidas, los compuestos reivindicados en la presente
invencion se pueden formular con otros pesticida(s), mezclarse
en tanque con otro pesticida(s) o aplicarse en secuencias con el
otro pesticida(s). Los insecticidas tipicos incluyen pero no se
limitan a insecticidas antibidticos tales como alosamidin vy
turingiensin; insecticidas de lactona macrociclicos tales como
spinosad y spinetoram; insecticidas de avermectin tales como
abamectin, doramectin, emamectin, eprinomectin, ivermectin y
selamectin; insecticidas de milbemicin tales como lepimectin,
milbemectin, oxima de milbemicin y moxidoctina; insecticidas
arsénicos tales como arsenato de calcio, acetoarsenita de
cobre, arsenato de cobre, arsenato de plomo, arsenita de
potasio y arsenita de sodio; insecticidas botanicos tales como
anabasina, azadiractin, d-limoneno, nicotina, piretrinas,
cinerinas, cinerina |, cinerina Il, jasmolin |, jasmolin II, piretrin

I, piretrin Il, quassia, rotenona, riania y sabadilla; insecticidas
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de carbamato tales como bendiocarb y carbarilo; insecticidas de
metilcarbamato de benzofuranilo tales como benfuracarb,
carbofuran, carbosulfan, decarbofuran y furatiocarb;
insecticidas de dimetilcarbamato tales como dimitan, dimetiian,
higuincarb y pirimicarb; insecticidas de carbamato de oxima
tales como alanicarb, aldicarb, aldoxicarb, butocarboxim,
butoxicarboxim, metomilo, nitrilacarb, oxamilo, tazimcarb,
tiocarboxima, tiodicarb y tiofanox; insecticidas de
metilcarbamato de fenilo tales como alixicarb, aminocarb,
bufencarb, butacarb, carbanolato, cloetocarb, dicresilo,
dioxacarb, EMPC, etiofencarb, fenetacarb, fenobucarb,
isoprocarb, metiocarb, metolcarb, mexacarbato, promacilo,
promecarb, propoxur, trimetacarb, XMC y xililcarb; insecticidas
disecantes tales acido bérico, tierra diatomacea y gel de silice;
insecticidas de diamina tales como clorantraniliprol,
ciantraniliprol y flubendiamida,; insecticidas de dinitrofenol tales
como dinex, dinoprop, dinosam y DNOC; insecticidas de fluoro
tales como hexafluorosilicato de bario, criolita, fluoruro de
sodio, hexafiuorosilicato de sodio y sulfluramid; insecticidas de
formamidina tales como amitraz, clordimeform, formetanato y
formpamnato; insecticidas fumigantes tales como acrilonitrilo,
disulfuro de carbonato, tetracloruro de carbono, cloroformo,
cloropicrina, para-diclorobenzeno, 1,2-dicloropropano, formato
de etilo, dibromuro de etileno, dicloruro de etileno, éxido de
etileno, cianuro de hidrégeno, yodometano, bromuro de etilo,
metilcloroformo, cloruro de metileno, naftaleno, fosfina, fluoruro
de sulfurilo y tetracloroetano; insecticidas inorganicos tales
como bérax, polisulfuro de calcio, oleato de cobre, cloruro
mercuroso, tiocianato de potasio y tiocianato de sodio;
inhibidores de sintesis de quitin tales como bistrifluron,

buprofezin, clorfluazuron, ciromazina, diflubenzuron,



10

15

20

25

30

21

flucicloxuron, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron,
noviflumuron, penfluron, teflubenzuron y trifiumuron; miméticos
de hormona juvenil tales como epofenonano, fenoxicarb,
hidropreno, kinopreno, metopreno, piriproxifen y tripreno;
hormona juveniles tales como hormona juvenil |, hormona
juvenil Il y hormona juvenil Ill; agonistas de hormona de cambio
tale-s como c¢romafenozida, halofenozida, metoxifenozida vy
tebufenozida; hormonas de cambio tales como a-ecdisona y
ecdisterona; inhibidores de cambio tales como diofenolan;
precocenos tales como precoceno |, precocenc |l y precoceno
Ii; reguladores de crecimiento de insectos no clasificados tales
como diciclanilo; insecticidas de analogo de nereistoxina tales
como bensultap, cartap, tiociclam y tiosultap;, insecticidas
nicotinoides tales como flonicamid; insecticidas de
nitroguanidina tales como clotianidina, dinotefuran, imidacloprid
y tiametoxam; insecticidas de nitrometileno tales como
nitenpiram y nitiazina; insecticidas de piridilmetil-amina tales
como acetamiprid, imidacloprid, nitenpiram y tiacloprid;
insecticidas de organocioro tales como bromo-DDT, camfeclor,
DDT, pp'-DDT, etil-DDD, HCH, gamma-HCH, lindano, metoxiclor,
pentaclorofenol y TDE,; insecticidas de ciclodieno tales como
aldrin, bromociclen, clorbiciclen, clordano, clordecona, dieidrin,
dilor, endosulfan, alfa-endosulfan, endrin, HEOD, heptaclor,
HHDN, isobenzan, isodrin, kelevan y mirex: insecticidas de
organofosfalto fales como bromfenvinfos, clorfenvinfos,
crotoxifos, diclorvos, dicrotofos, dimetilvinfos, fospirato,
heptenofos, metocrotofos, mevinfos, monocrotofos, naled,
naftalofos, fosfamidon, propafos, TEPP y tetraclorvinfos;
insecticidas de organotiofosfato tales como dioxabenzofos,
fosmetilan y fentoato; insecticidas de organotiofosfato alifatico

tales como acetion, amiton, cadusafos, cloretoxifos, clormefos,
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demefion, demefion-O, demefion-S, demeton, demeton-0O,
demeton-S, demeton-metilo, demeton-O-metilo, demeton-S-
metilo, demeton-S-metilsulfon, disulfoton, etion, etoprofos,
IPSP, isotioato, malation, metacrifos, oxidemeton-metilo,
oxideprofos, oxidisulfoton, forato, sulfotep, terbufos y tiometon;
insecticidas de organotiofosfato de amida alifatica tales como
amidition, ciantoato, dimetoato, etoato-metilo, formotion,
mecarbam, ometoato, protoato, sofamida y vamidotion;
insecticidas de organotiofosfato de oxima tales como clorfoxim,
foxim y foxim-metilo; Jinsecticidas de organotiofosfato
heterocicfico tales como azametifos, zoumafos, coumitoato,
dioxa'tion, endotion, menazon, morfotion, fosalona, piraclofos,
piridafention vy quinc;tion; insecticidas de organotiofosfato de
benzotiopirano tales como diticrofos y ticrofos; insecticidas de
organotiofosfato de benzotriazina tales como azinfos-etilo y
azinfos-metilo; insecticidas de organotiofosfato de isoindol tales
como dialifos y fosmet; /insecticidas de organotiofosfato de
isoxazol! tales como asesoxation y zolaprofos; insecticidas de
organotiofosfato de pirazolopirimidina tales como clorprazofos y
pirazofos; insecticidas de organotiofosfato de piridina tales
como clorpirifos y clorpirifos-metilo; insecticidas de
organotiofosfato de pirimidina tales como butatiofos, diazinon,
etrimfos, lirimfos, pirimifos-etilo, pirimifos-metilo, primidofos,
pirimitato y tebupirimfos; insecticidas de organotiofosfato de
gquinoxalina tales como quinalfos y quinalfos-metilo; insecticidas
de organotiofosfato de tiadiazol tales como atidation, litidation,
metidation y protidation; insecticidas de organotiofosfato de
triazol tales como asesazofos y triazofos; insecticidas de
organotiofosfato de fenilo tales como azotoato, bromofos,
bromofos-etilo, carbofenotion, clortiofos, cianofos, citioato,

dicapton, diclofention, etafos, famfur, fenclorfos, fenitrotion,
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fensuifotion, fention, fention-etilo, heterofos, jodfenfos,
mesulfenfos, paration, paration-metilo, fenkapton, fosniclor,
profenofos, protiofos, sulprofos, temefos, triclormetafos-3 vy
trifenofos; insecticidas de fosfonato tales como butonato y
triclorfon; insecticidas de fosfonotiocato tales como mecarfon;
insecticidas de etilfosfonoticato de fenilo tales como fonofos y
tricloronat; insecticidas de fenilfosfonotioato de fenilo tales
como cianofenfos, EPN y leptofos; insecticidas de amidalto de
fosforo tales como crufomato, fenamifos, fostietan, mefosfolan,
fosfolan y pirimetafos; insecticidas de fosforamidotioato tales
como acefato, isocarbofos, isofenfos, isofenfos-metilo,
metamidofos y propetamfos; insecticidas de fosforodiamida
tales como dimefox, mazidox, mipafox y scradan; insecticidas
de oxadiazina tales c¢omo indoxacarb; insecticidas de
oxadiazolina tales como metoxadiazona; insecticidas de
ftalimida tales como dialifos, fosmet y tetrametrin; insecticidas
de pirazol tales como tebufenpirad, tolefenpirad; insecticidas de
fenilpirazol tales como acetoprol, etiprol, fipronilo, pirafluprol,
piriprol y vaniliprol; insecticidas de éster piretroide tales como
acrinatrin, aletrin, bioaletrin, bartrin, bifentrin, bioetanometrin,
cicletrin, cicloprotrin, ciflutrin, beta-ciflutrin, cihalotrin, gamma-
cihalotrin, lambda-cihalotrin, cipermetrin, alfa-cipermetrin, beta-
cipermetrin, teta-cipermetrin, zeta-cipermetrin, cifenotrin,
deltametrin, dimeflutrin, dimetrin, empentrin, fenflutrin,
fenpiritrin, fenpropatrin, fenvalerato, esfenvalerato, flucitrinato,
fluvalinato, tau-fluvalinato, furetrin, imiprotrin, meperflutrin,
metoflutrin, permetrin, biopemnetrin, transpemnetrin, fenotrin,
pralletrin, profiutrin, piresmetrin, resmetrin, bioresmetrin,
cismetrin, teflutrin, teralletrin, tetrametrin, tetrametilfiutrin,
tralometrin y transflutrin; insecticidas de piretroide tales como

etofenprox, flufenprox, halfenprox, protrifenbuto y silafluofen;
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insecticidas de pirimidinamina tales como flufenerim vy
pirimidifen; insecticidas de pirro/ tales como clorfenapir;
insecticidas de &cido tetramico tales como espirotetramat;
insecticidas de 4&dcido tetrénico tales como espiromesifen;
insecticidas de tiourea tales como diafentiuron; insecticidas de
urea tales como flucofuron y sulcofuron; insecticidas no
clasificados tales <como closantel, naftenato de <cobre,
crotamiton, EXD, fenazaflor, fenoxacrim, hidrametilnon,
isoprotiolano, malonoben, metaflumizona, nifluridida, plifenato,
piridaben, piridalilo, pirifluquinazon, rafoxanida, sulfoxaflor,
triarateno y triazamato, vy co'mbinaciones de los mismos.
Ademas, los compuestos de fa presente invencién se
pueden combinar con herbicidas que con compatibles con los
compuestos de la presente invencion en el medio seleccionado
para aplicacién, y no antagonizan con la actividad de los
compuestos de la presente invencion para formar mezclas
pesticidas y mezclas sinérgicas de los mismos. Los compuestos
fungicidas de la presente descripcién se pueden aplicar junto
con uno o mas herbicidas para controlar una amplia variedad de
plantas indeseables. Cuando se utilizan junto con herbicidas,
los compuestos aqui reivindicados se pueden formular con el
herbicida(s), mezclarse en tanque con el herbicida(s) o
aplicarse en secuencias con el herbicida(s). Los herbicidas
tipicos incluyen pero no se limitan a: herbicidas de amida tales
como alidoclor, beflubutamid, benzadox, benzipram,
bromobutida, cafenstrol, CDEA, ciprazol, dimetenamid,
dimetenamid-P, difenamid, epronaz, etnipromid, fentrazamida,
flupoxam, fomesafen, halosafen, isocarbamid, isoxaben,
napropamida, naptalam, petoxamid, prqpizamida, quinonamid y
tebutam; herbicidas de anilida tales como <cloranocrilo,

cisanilida, c¢lomeprop, cipromid, diflufenican, etobenzanid,
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fenasulam, flufenacet, flufenican, mefenacet, mefluidida,
metamifop, monalida, naproanilida, pentanoclor, picolinafen y
propanil; herbicidas de arilalanina tales como benzoilprop,
flamprop y flamprop-M; herbicidas de cloroacetanilida tales
como acetoclor, alaclor, butaclor, butenaclor, delaclor, dietatilo,
dimetaclor, metazaclor, metolaclor, S-metolaclor, pretilaclor,
propaclor, propisoclor, prinaclior, terbuclor, tenilclor y xilaclor;
herbicidas de sulfonanilida tales como benzofluor, perfluidona,
pirimisulfan y profluazol; herbicidas de sulfonamida tales como
asulam, carbasulam, fenasulam vy orizalin; herbicidas de
tioamida tales como clortiamid; herbicidas antibidticos tales
como biianafos; herbicidas de a&acido benzoico tales como
cloramben, dicamba, 2,3,6-TBA y tricamba,; herbicidas de acido
pirimidiniloxibenzoico tales como bispiribac y piriminobac;
herbicidas de é&cido pirimidiniltiobenzoico tales como piritiobac;
herbicidas de acido ftalico tales como clortal;, herbicidas de
acido picolinico tales como aminopiralid, clopiralid y picloram;
herbicidas de acido quinolincarboxilico tales como quinclorac y
quinmerac; herbicidas arsénicos tales como acido cacodilico,
CMA, DSMA, hexaflurato, MAA, MAMA, MSMA, arsenita de
potasio y arsenita de sodio; herbicidas de
benzoilciclohexanediona tales como mesotriona, sulcotriona,
tefuriltriona y tembotriona; herbicidas de alquilsulfonato
benzofuranilo tales como benfuresato y etofumesato; herbicidas
de benzotiazol tales como benzazolin; herbicidas de carbamato
tales como asulam, clorprocarb de carboxazol, diclormato,
fenasulam, karbutilato y terbucarb; herbicidas de carbanilato
tales como barban, BCPC, carbasulam, carbetamida, CEPC,
clorbufam, clorprofam, CPPC, desmedifam, fenisofam,
fenmedifam, fenmedifam-etilo, profam y swep;, herbicidas de

oxima de ciclohexeno tales como aloxidim, butroxidim, cletodim,
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cioproxidim, cicloxidim, profoxidim, setoxidim, tepraloxidim vy
tralcoxidim; herbicidas de ciclopropilisoxazol tales como
isoxaclortol e isoxafiutol; herbicidas de dicarboximida tales
como cinidon-etilo, flumezin, flumiclorac, flumioxazin vy
flumipropin; herbicidas de dinitroanilina tales como benfluralin,
butralin, dinitramina, etalfluralin, flucloralin, isopropalin,
metalpropalin, nitralin, orizalin, pendimetalin, prodiamina,
proflﬁralin y trifluralin; herbicidas de dinitrofenol tales como
dinofenato, dinoprop, dinosam, dinoseb, dinoterb, DNOC,
etinofen y medinoterb; herbicidas de éter difenilico tales como
etoxifen: herbicidas de éter nitrofenilico tales como acifluorfen,
aclonifen, bifenox, clometoxifen, clornitrofen, etnipromid,
fluorodifen, fluoroglucofen, fluoronitrofen, fomesafen,
furiloxifen, halosafen, lactofen, nitrofen, nitrofluorfen vy
oxifluorfen; herbicidas de ditiocarbamato tales como dazomet y
metam; herbicidas alifaticos halogenados tales como alorac,
cloropon, dalapon, flupropanato, hexacloroacetona,
yodometano, bromuro de metilo, acido monocloroacético, SMA y
TCA,; herbicidas de imidazolinona tales como imazametabenz,
imazamox, imazapic, imazapir, imazaquin y imazetapir,
herbicidas inorgéanicos tales como sulfamato de amonio, bérax,
clorato de calcio, sulfato de cobre, sulfato ferroso, azida de
potasio, cianato de potasio, azida de sodio, clorato de sodio y
acido sulfarico; herbicidas de nitrilo tales como bromobonilo,
bromoxinilo, c¢loroxinilo, diclobenilo, iodobonilo, ioxinilo vy
piraclonilo; herbicidas de organofosforosos tales como
amiprofos-metilo, anilofos, bensulida, bilanafos, butamifos, 2,4-
DEP, DMPA, EBEP, fosamina, glufosinato, glufosinato-P,
glifosato y piperofos; herbicidas fenoxi  tales como
bromofenoxim, clomeprop, 2,4-DEB, 2,4-DEP, difenopenten,

disul, erbon, etnipromid, fenteracol y trifopsima; herbicidas de
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oxadiazofina tales como metazol, oxadiargilo, oxadiazon;
herbicidas de oxazol tales como fenoxasulfona, herbicidas de
fenoxiacéticos tales como 4-CPA, 2,4-D, 3,4-DA, MCPA, MCPA-
tioetilo y 2,4,5-T; herbicidas de fenoxibutiricos tales como 4-
CPB, 2,4-DB, 3,4-DB, MCPB y 2,4,5-TB; herbicidas de
fenoxipropiénicos tales como cloprop, 4-CPP, diclorprop,
diclorprop-P, 3,4-DP, fenoprop, mecoprop Yy mecoprop-P;
herbicidas de ariloxifenoxipropiénico tales como clorazifop,
clodinafop, clofop, cihalofop, diclofop, fenoxaprop, fenoxaprop-
P, fentiaprop, fluazifop, fluazifop-P, haloxifop, haloxifop-P,
isoxapirifop, metamifop, propaquizafop, quizalofop, quizalofop-P
y trifop; herbicidas de fenilendiamina tales como dinitramina y
prodiamina; herbicidas de pirazol tales como piroxasulfona;
herbicidas de benzoilpirazol tales como benzofenap,
pirasulfotol, pirazolinato, pirazoxifen, y topramezona; herbicidas
de fenilpirazol tales como fluazolato, nipiraclofen, pioxaden vy
piraflufen; herbicidas de piridazina tales como credazina,
piridafol y piridate; herbicidas de piridazinona tales como
brompirazon, cloridazon, dimidazon, flufenpir, metflurazon,
norflurazon, oxapirazon y pidanon; herbicidas de piridina tales
como aminopiralid, cliodinato, clopiralid, ditiopir, fluroxipir,
haloxidina, picloram, picolinafen, piricior, tiazopir y triclopir;
herbicidas de pirimidinodiamina tales como iprimidam vy
tioclorim, herbicidas de amonio cuaternario tales como
ciperquat, dietamquat, difenzoquat, diquat, morfamquat vy
paraquat; herbicidas de tiocarbamato tales como butilato,
cicloato, di-alato, EPTC, esprocarb, etiolato, isopolinato,
metiobencarb, molinato, orbencarb, pebulato, prosulfocarb,
piributicarb, sulfalato, tiobencarb, tiocarbazilo, tri-alato vy
vernolato; herbicidas de tiocarbonato tales como dimexano,

EXD y proxan; herbicidas de tiourea tales como metiurdn;
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herbicidas de triazina tales como dipropetrin, indaziflam,
triaziflam y trihidroxitriazina; herbicidas de clorotriazina tales
como atrazina, clorazina, cianazina, ciprazina, eglinazina,
ipazina, mesoprazina, prociazina, proglinazina, propazina,
sebutilazina, simazina, terbutilazina y trietazina; herbicidas de
metoxitriazina tales como atraton, metometon, prometon,
secbumeton, simeton y terbumeton; herbicidas de
metilticotriazina tales como ametrin, aziprotrina, ctanatrin,
desmetrin, dimetametrin, metoprotrina, prometrin, simetrin vy
terbutrin; herbicidas de triazinona tales como ametridiona,
amibuzin, hexazinona, isometiozin, metamitron y metribuzin;
herbicidas de triazol tales como amitrol, cafenstrol, epronaz y
flupoxam; herbicidas de triazolona tales como amicarbazona,
bencarbazona, carfentrazona, flucarbazona, ipfencarbazona,
propoxicarbazona, sulfentrazona y tiencarbazona-metilo;
herbicidas de [triazolopirimidina tales como cloransulam,
diclosulam, florasulam, flumetsulam, metosulam, penoxsulam vy
piroxsulam; herbicidas de uracilo tales como benzfendizona,
bromacilo, butafenacilo, flupropacil, isocilo, lenacilo,
saflufenaci.lo y terbacilo; herbicidas de urea tales c¢como
benztiazuron, cumiluron, cicluron, dicloralurea, diflufenzopir,
isonoruron, isouron, metabenztiazuron, monisouron y noruron;
herbicidas de fenilurea tales c¢omo anisuron, buturon,
clorbromuron, cloreturon, clorotoluron, cloroxuron, daimuron,
difenoxuron, dimefuron, diuron, fenuron, fluometuron, fluotiuron,
isoproturon, linuron, metiuron, metildiimron, metobenzuron,
metobromuron, metoxuron, monolinuron, monuron, neburon,
parafluron, fenobenzuron, siduron, tetrafluron vy tidiazuron;
herbicidas de pirimidinilsulfoniliurea tales como amidosulfuron,
azimsulfuron, bensulfuron, clorimuron, ciclosulfamuron,

etoxisulfuron, flazasulfuron, flucetosulfuron, flupirsulfuron,
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foramsulfuron, halosulfuron, imazosulfuron, mesosulfuron,
metazosulfuron, nicosulfuron, ortosulfamuron, oxasulfuron,
primisulfuron, propirisulfuron, pirazosulfuron, rimsulfuron,
sulfometuron, sulfosulfuron vy trifloxisulfuron; herbicidas de
triazinilsulfoniflurea tales <como clorsulfuron, cinosulfuron,
etametsulfuron, yodosulfuron, metsulfuron, prosulfuron,
tifensulfuron, triasulfuron, tribenuron, triflusuifuron y
tritosulfuron; herbicidas de tiadiazolilurea tales como butiuron,
etidimuron, tebutiuron, tiazafluron y tidiazuron; herbicidas no
clasificados tales como acrolein, alcohol alilo,
aminociclopiraclor, azafenidin, bentazona, benzobiciclon,
biciclopirona, butidazol, cianamida de calcio, cambendiclor,
clorfenac, clorfenprop, clorflurazol, clorflurenol, cinmetilin,
clomazona, CPMF, cresal, cianamida, orto-diclorobenceno,
dimepiperato, endotal, fluoromidina, fluridona, flurocloridona,
flurtamona, flutiacet, indanofan, metilesotiocianato, OCH,
oxaziclomefona, pentaclorofenol, pentoxazona, acetato de
fenilmercurio, prosulfalin, piribenzoxim, piriftalid, quinoclamina,
rodetanilo, sulglucapin, tidiazimin, tridifano, trimeturon,
tripropindan y tritac.

Otra modalidad de la presente descripcién es un método
para el control o prevencién de ataque fungico. Este método
comprende aplicar a la tierra, plantas, raices, follaje, semilla o
area del hongo, 0 a un area en la cual se evitara la infestacidn
(por ejemplo, aplicando a plantas de cereal), una cantidad
fungicidamente efectiva de uno o mas de los compuestos de la
formula |. Los compuestos son adecuados para el tratamiento
de diversas plantas en niveles fungicidas, mientras exhiben
baja fitotoxicidad. Los compuestos pueden ser utiles tanto en
una forma protectora y/o erradicante.

Se ha descubierto que los compuestos tienen efectos
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fungicida significativo, particularmente para uso agricola.
Muchos de los compuestos son particularmente efectivos para
utilizarse con cosechas agricolas y plantas de horticultura. Los
beneficios adicionales pueden incluir, pero no se limitan a,
mejoria de la salud de la planta; mejoria del rendimiento de la
planta (por ejemplo, biomasa incrementada y/o contenido
incrementado en ingredientes valiosos), mejoria del vigor de la
planta (por ejemplo, crecimiento de planta mejorada y/o hojas
mas verdes), mejoria de la calidad de una planta (por ejemplo,
contenido o composicién de ciertos ingredientes mejorados); y
mejoria de la tolerancia a tensidén abidtica y/o bidtica de Ila
planta.

Los expertos en la técnica podran apreciar que la eficacia
del compuesto del hongo anterior, establece la utilidad general
de los compuestos como fungicidas.

Los compuestos tienen amplios rangos de actividad contra
patégenos fungicos. Los patégenos de ejemplo pueden incluir,
pero no se limitan a, enfermedad fungica foliar en trigo
(Septoria tritici, también conocido como Mycosphaerella
graminicola), rofia de manzano (Venturia inaequalis), y Manchas
de Cercospora en hoja de remolacha (Cercospora beticola),
manchas de hoja de cacahuate (Cercospora arachidicola y
Cercosporidium personatum) y otras cosechas, y sigatoka negra
de platanos (Mycosphaerella fujiensis). La cantidad exacta de
material reactivo que sera aplicada depende no Unicamente del
material activo especifico que esté siendo aplicado, sino
también de la accidén deseada en particular, |la especie fingica
que sera controlada, y la etapa de crecimiento de la misma, asi
como |la parte de la planta u otro producto que se ponga en
contacto con el compuesto. Por lo tanto, todos los compuestos y

formulaciones que contienen los mismos, pueden no ser iguales
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y efectivos en concentraciones similares o contra la misma
especie fungica.

Los compuestos son efectivos para utilizarse con plantas
en una cantidad para inhibir la enfermedad y fitolégicamente
aceptable. El término "cantidad para inhibir la enfermedad y
fitoldgicamente aceptable” se refiere a una cantidad de un
compuesto que extermina o inhibe la enfermedad de [a planta
para la cual se desea el control, pero no es significativamente
toxica para la planta. Esta cantidad generalmente sera de
aproximadamente 0.1 a aproximadamente 1000 ppm (partes por
millén) con 1 a 500 siendo [a cantidad preferida. La cantidad
exacta de un compuesto requerido, varia con la enfermedad
fungica que sera controlada, el tipo de formulacién empleada, el
método de aplicacién, la especie de la planta en particular,
condicionas climatoidgicas y similares. Un rango de aplicacion
adecuado normailmente es de aproximadamente 0.10 hasta
aproximadamente 4 libras/acre (aproximadamente 0.01 a 0.45
gramos por metro cuadrado, g/m?).

Cualquier rango o valor deseado aqui proporcionado,
puede ser extendido o alterado sin perder Ilos efectos
observados, tal como lo podran apreciar los expertos en la
técnica, 'para una comprensién de las enseifianzas aqui
presentadas.

Los compuestos de la foérmula |, pueden elaborarse
utiltizando procedimientos quimicos bien conocidos. Los
intermediarios no mencionados en forma especifica en la
presente invencidn, estdn ya sea comercialmente disponibles, o
se pueden elaborar a través de las rutas descritas en la
literatura quimica, o pueden ser facilmente sintetizadas a partir
de materiaies de partida comerciales que utilizan

procedimientos estandar.
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Los siguientes eiemplos se presentan para ilustrar los
diversos aspectos de [|os compuestos de la presente
descripcidén, y no deben ser construidos como limitaciones para
las reivindicaciones.

Ejemplo 1. Preparaciéon de N’-(1-bencenosulfonil-5-fluoro-

2-ox0-1,2-dihidro-pirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (1)
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A un frasco de tapa de tornillo de 8 mL se le agregaron
piridina (2 mL), N’-(5-fluoro-2-hidroxi-pirimidin-4-il)-N,N-
dimetilformamidina (100 mg, 0.54 mmol), y cloruro de
bencenosulfonilo (106 mg, 0.60 mmol), y la mezcla se agitdé a
temperatura ambiente durante 24 horas (h). La mezcla cruda se
dividié entre acetato de etilo (EtOAc) y bicarbonato de sodio
acuoso saturado (NaHCO; acuoso saturado) y la fase organica
se secd sobre sulfato de magnesio (MgS0,), se filtré y evaporé
para proporcionar 153 mg de un material crudo. La
cromatografia de fase inversa proporcioné el producto descrito
en una forma de un sélido color blanco (33 mg, 19%): pf 203-
204°C; "N RMN (300 MHz, CDCl;) & 8.77 (s, 1H), 8.16-8.11 (m,
3H), 7.72-7.65 (m, 1H) 7.60-7.53 (m, 2H), 3.24 (s, 3H),.3.23 (s,
3H);, ESIMS m/z 325 ([M+H]").

Ejemplo 2: Preparaciéon de N’'-[1-(4-cloro-bencenosulfonil)-
5-fluoro-2-oxo0-1,2-dihidro-pirimidin-4-il]-N, N-dimetilformamidina

(2)

cl
o Y
F SN 0 EL,N, CH,CI, Fe S,
Xx,, - o-Oe oo e
P it - *
0 ~=N""N"o
—N
\

Y
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A un frasco de tapa de tornillo de 25 mL se le agregaron
diclorometano (CH,Cl,; 10 mL), N'-(5-fruoro-2-hidroxi-pirimidin-
4-il)-N,N-dimetilformamidina (250 mg, 1.36 mmol), y trietilamina
(EtsN, 300 mg, 3 mmol). A esta mezcla se le agregaron cloruro
de 4-cloruro de clorobencenosulfonilo (315 mg, 1.5 mmol), y la
mezcla resultante se agité a temperatura ambiente durante 3
horas. La mezcla de reaccidn cruda se dividio entre CH,Cl; ¥y
salmuera, se seco sobre MgS0O,, se filtré y evapord. El residuo
se purificé mediante c¢romatografia de fase inversa para
proporcionar el compuesto del titulo en ia forma de un solido
color blanco (321 mg, 66%): pf 207-210°C; '"H RMN (300 MHz,
CDCl;) & 8.75 (s, 1H), 8.08-8.02 (m, 3H), 7.53-7.47 (m, 2H),
3.23 (s, 3H), 3.21 (s, 3H); ESIMS m/z 360 ([M+H]").

Los compuestos 3 a 7 en la tabla 1 se sintetizaron como
en el Ejemplo 2.
Ejemplo 3 Preparacién de 4-amino-1-{4-cloro-

bencenosulfonil)-5-fluoro-1H-pirimidin-2-ona (8; Método A)

cl
Ff\N 1. CH,CN, BSA OoS/@/
\ -

i'S NN
HNT N7 TOH 2, I\,&O

c|—©—sozm HN" "N™ 70

A 4-amino-5-fluoro-pirimidin-2-ol* (1.0 g, 7.75 mmol) en

acetonitrilo (CH3;CN; 40 mL) se |le agregé Dbis-N, O-
trimetilsililacetamida (BSA; 5.7 mL, 23.3 mmol) y |la mezcla se
calenté a una temperatura de 70°C durante 1 hora, dando como
resultado una solucién clara. Después de enfriar a temperatura
ambiente, se agregd cloruro de 4-clorobencenosulfonilo (1.8 g,
8.5 mmol}, y la mezcla se agitéo durante 24 horas. El solvente se
evapord y el residuo se dividié entre EtOAc y salmuera.

La fase organica se secd sobre MgSOy,, se filtré y evaporo

para proporcionar el producto crudo en la forma de un sélido
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color blanco (1.3 g). La recristalizacion a partir de EtOAc y
heptano produjo el producto del titulo en la forma de un sélido
color blanco (0.96 g, 41%): pf 174-178°C; '"H RMN (300 MHz,
CDCls) & 8.5 (br s, 1H), 8.08 (d, J = 5.8 Hz, 1H), 8.04-7.98 (m,
2H), 7.55-7.49 (m, 2H), 5.9 (br s, 1H); ESIMS m/z 304 ([M+H]").

El *4-amino-5-fluoro-pirimidin-2-ol se compro en el
mercado.

Los compuestos 9 a 23 en la tabla 1 se sintetizaron tal
como se describe en el Ejemplo 3.

Ejemplo 4: Preparacion de 4-amino-1-(4-cloro-

bencenosulfonil)-5-fluoro-1H-pirimidin-2-ona (8; Método B)

1 N HCI, dioxano

A un frasco con tapa de tornillo de 8 mL se le agregé
dioxano (9 rnlL), acido hidroclérico acuoso 1N {HCI; 1 mL), y N’-
[1-(4-cloro-bencenosulfonil)-5-fluoro-2-o0x0-1,2-dihidro-pirimidin-
4-i[]-N,N-dimetilformamidina (269 mg, 0.75 mmol). La mezcla se
agitdo a temperatura ambiente durante 16 horas, se evaporo bajo
una corriente de nitrégeno, se dividio entre EtOAc y NaHCO;
acuoso saturado. La fase organica se secd sobre MgSQ,, se
filtr6 y evapordé para proporcionar el producto del titulo en la
forma de un sélido color blanco (196 mg, 86%): pf 174-178°C;
'H RMN (300 MHz, CDCl;) 8 8.5 (br s, 1H), 8.08 (d, J = 5.9 Hz,
1H), 8.04-7.98 (m, 2H), 7.55-7.49 (m, 2H), 5.9 (br s, 1H); ESIMS
m/z 304 ([M+H]").

Los compuestos 24 a 27 en la tabla |, se sintetizaron como
en el Ejemplo 4.

Ejemplo 5: Preparacién de N’-[6-fluoro-1-(1-metil-1H-

imidazol-4-sulfonil}-2-o0x0-1,2-dihidro-pirimidin-4-il]-N,N-
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dimetilformamidina (28)

o .
O\ N_-—- N 0\\8#/
Vs DMF-DMA, DMF F =S
F et - = N O
e P8
H2N \N o _NFN N 0
AY

A un frasco con tapa de tornillo de 8 mL se le agregd 4-
amino-5-fluoro-1-(1-metil-1H-imidazol-4-sulfonil)-1H-pirimidin-2-
ona (80 mg, 0.3 mmol), N,N-dimetilfformamida (DMF; 3 mL), y
dimetilacetal de dimetilformamida (DMF-DMA; 70 mg, 0.6 mmol).
La mezcla se agitd a temperatura ambiente durante 16 horas, se
diluydé con Et,O y se filtro para proporcionar el producto del
tituio en la forma de un sélido color amarillo claro (68 mg,
69%): pf 228-232°C dec; 'H RMN (300 MHz, DMSO-ds) & 8.67
(s, 1H), 8.25-8.21 (m, 2H), 7.82 (s, 1H), 3.73 (s, 3H), 3.24 (s,
3H), 3.13 (s, 3H); ESIMS m/z 329 ([M+H]").

Los compuestos 29 a 32 en la tabla |, se sintetizaron como
en el Ejemplo 5.

Ejemplo 6: Preparacion de N-(i-bencenosulfonil-5-fluoro-

2-oxo0-1,2-dihidro-pirimidin-4-il)-benzamida (33)

0, ,@ it ELN e qs/@
IET O e AL

CH.,CI

HaN \NAO 22 dﬁ \N o

A un frasco de tapa de tornillo de 8 mL se le agregé 4-
amino-t-bencenosulfonil-5-fluoro-1H-pirimidin-2-ona (200 mg,
0.74 mmol), CH,C!; (6 mL), EtzN (200 mg, 1.98 mmol), y cloruro
de benzoilo (114 mg, 0.82 mmol). La mezcia se agitd a
temperatura ambiente durante 2.5 horas, se evapord bajo una

corriente de nitrégeno, y se dividié entre EtOAc y H,O. La fase
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organica se sect sobre MgS0,, se filtré, y evapordé. EIl material
crudo se purificdo parcialmente mediante cromatografia de fase
normal (gradiente, de 10 a 50% EtOAc/éter de petréleo), y las
fracciones que contienen el productc mayor se evaporaron y
recristalizaron a partir de EtOAc y éter de petroleo para
proporcionar el producto del titulo en la forma de un sélido
color btanco (112 mg, 41%): pf 150-151°C; 'H RMN (300 MHz,
CDCl;) © 8.31-8.25 (m, 2H), 8.24 (d, J = 5.8 Hz, 1H), 8.16-8.11
(m, 2H), 7.82-7.75 (m ,1H), 7.68-7.56 (m, 3H), 7.52-7.44 (m,
2H); ESIMS m/z 374 ([M+H]"), 372 ([M-H]")

Los compuestos 34 a 37 en |la tabla I, se sintetizaron como
en el Ejemplo 6.

Ejemplo 7: Preparacién de 4-cloro-N-[1-(4-
clorobencenosulfonil)-5-fluoro-2-o0x0-1,2-dihidropirimidin-4-

illbenzamidamida (38)

Cl
o Ff\NH 1. CHClL BN i qé/g

X @] = TN
N N/&O 2 2 LGl I\ /g QO
H % N7 ONTYo
Cl H
Cl Cl

A una suspensién de 4-cloro-N-(5-fluoro-2-oxo0-1,2-

dihidropirimid-4-il)benzamida (0¢.10 g, 0.37 mmol) en CH,;Cl, (4
mL) se le agregaron Et;N (0.08 g, 0.82 mmol) y cloruro de 4-
clorobencenosulfonilo (0.087 g, 0.41 mmol) a una temperatura
de 0°C, y la mezcla resultante se templé a temperatura
ambiente y se agité durante 3 horas. La reaccién se diluyd con
CH.CIl; (10 mL) y se lavd con salmuera. Las fases se separaron
y la fase organica se sec6 sobre sulfato de sodio (Na,SO,), se
filtr6, y concentrd hasta obtener un aceite color ambar (0.295
g). La purificaciéon mediante cromatografia de fase normal (12 g
Si0;; gradiente, 0% a 35% EtOAc/hexanos) produjo 4-cloro-N-

[1-(4-clorobencenosuifonil)-5-fluoro-2-oxo-1,2-dihidropirimidin-
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4-illbenzamida (0.025 g, 26%) en la forma de un soélido color
blanco: pf 169-172°C; '"H RMN (300 MHz, CDCIl;) & 12.59 (s,
1H}, 8.29-8.15 (m, 3H), 8.05 (d, J = 8.8 Hz, 2H), 7.59 (d, J = 8.7
Hz, 2H), 7.42 (d, J = 8.6 Hz, 2H);, ESIMS m/z 442 ([M+H]*), 440
(IM-HI").

El compuesto 39 en la tabla |, se sintetizé como en el
Ejemplo 7.

Ejemplo 8: Preparaciéon de 1-(1-bencenosulfonit-5-fluoro-2-

oxo-1,2-dihidropirimidin-4-il)-3-fenilurea (40)

P 1. CHCN, BSA . Q~/©
NP o N
N™ "N” "NT TOH 2 M
HoH N“ NN
H H

EY
L2
SO,Cl o}

A} A una suspensién de 4-amino-5-fluoropirimidin-2-ol
(0.200 g, 1.5 mmol) en DMF anhidro (3 mL) se le agregéd
fenilisocianato (0.251 g, 2.1 mmol) y la mezcla se aqgité a una
temperatura de 23°C durante 1 hora y posteriormente a una
temperatura de 60°C durante 16 horas. La mezcla de reaccidon
se enfrido a temperatura ambiente, y el sdlido residual se
recolectéd mediante filtracion. La pasta del filtré se lavo con éter
dietilico (Et;O) y se secd en un horno de vacio a una
temperatura de 40°C durante 3 horas para proporcionar 1-(5-
fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-3-fenilurea en la forma de un
solido color blanco (0.210 g, 55%), el cual se utilizd
inmediatamente en el siguiente paso.

B) A una suspension de 1-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-
3-fenilurea (0.200 g, 0.8 mmol) en CH;CN anhidro (4 mL) se le
agregé BSA (0.487 g, 2.4 mmol), vy la mezcla se templd a una
temperatura 70°C y se agité durante 1 hora. Lé solucidn
resultante se enfrié a temperatura ambiente, se traté con

cloruro de bencenosulfonilo (0.156 g, 0.9 mmol), y la mezcla se
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agité durante 12 horas. El solvente se evapord, y el residuo se
divididé entre EtOAc y salmuera. La fase organica se secd sobre
MgSQ4, se filtré, y concentrd para proporcionar el producto
crudo en la forma de un sdlido color blanco. La recristalizacién
a partir de EtOAc y heptano produjo 1-(1-bencenosulfonil-5-
fluoro-2-oxo0-1,2-dihidropirimidin-4-il)-3-fenilurea en la forma de
un sélido color blanco (0.100 g, 32%): pf 210-214°C; '"H RMN
(400 MHz, DMSO-dg) & 11.26 (dd, d = 3.7, 1.1 Hz, 1H), 10.87
{m, 1H), 8.65 (m, 1H), 8.10 (d, d = 7.5 Hz, 2H), 7.85 (t, d = 7.5
Hz, 1H), 7.71 (m, 2H), 7.45 (m, 2H), 7.34 (m, 2H), 7.10 (m, 1H);
ESIMS m/z 389 ([M+H]").

Los compuestos 41 a 43 en la tabla |, se sintetizaron como
en el Ejemplo 8.

Ejemplo 9: Preparacién de (1-bencenosulfonil-5-fluoro-2-
oxo-1,2-dihidropirimidin-4-il)-3-fenilthiourea (44)

. ,@ 1. NaH o, /@
! .

. §

9
oL QU
H,N o @—NCS ﬁJ\ﬁ NN

0
A una suspensiéon de 4-amino-1-bencenosulfonil-5-fluoro-

1H-pirimidin-2-ona (0.20 g, 0.74 mmol) en tetrahidrofurano
anhidro (THF; 3 mL) se le agregé hidruro de sodio (NaH; 0.044
g de una suspensién de aceite mineral al 60% en peso, 1.11
mmol) a una temperatura de 0°C. Después de que se disminuyd
la evolucidn de gas, la mezcla se transfirié mediante una canula
a una mezcla enfriada con hielo de isotiocianato de etilo (1.0 g,
7.4 mmol) en THF anhidro (5 mL) y se agitdo durante 6 horas. La
mezcla de reaccién se diluyd con EtOAc (25 mL), y la solucidn
resultante se lavé con cloruro de amonio acuoso saturado
(NH4CIH 15 mL) y salmuera (15 mL). La fase organica se secé
sobre Na,S0O,4, se filtré, y el solvente evapord. El residuo se

purific6 mediante precipitacion a partir de metano! (MeOH) y

Y
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Et,O para proporcionar (1-bencenosulfonil-5-fluoro-2-oxo-1,2-
dihidropirimidin-4-il)-3-fenilthiourea en la forma de un sélido
color amarilio claro (0.025 g, 8%): pf 205-208°C; '"H RMN (400
MHz, DMSO-ds) & 11.26 (dd, J = 3.7, 1.1 Hz, 1H), 10.87 (m,
1H), 8.65 (m, 1H), 8.10 (d, J = 7.5 Hz, 2H), 7.85 (t, J = 7.5 Hz,
1H), 7.71 (m, 2H), 7.45 (m, 2H), 7.34 (m, 2H), 7.10 (m, 1H);
ESIMS m/z 405 ([M+H]").

Los compuestos 45 y 46 en |la tabla |, se sintetizaron como
en el Ejemplo 9.

Ejempio 10: Preparacion de éster fenilico de acido (1-
bencenosulfonil-5-fluoro-2-oxo0-1,2-dihidropirimidin-4-
il)carbamico (47)

Q 1. NaH

o
e FONS
szj:w\’l*oo é/OTO\Q O\oiﬁrw\loo
0

A una suspension de 4-amino-1-bencenosulfonil-5-fluoro-
1H-pirimidin-2-ona (0.20 g, 0.74 mmol) en THF anhidro (3 mL)
se le agregd NaH (0.044 g de una suspensién en aceite mineral
de 60% en peso, 1.11 mmol) a una temperatura de 0°C.
Después de que se subsididé la evolucién gas, la mezcla se
transfirié mediante una canula a una mezcla enfriada con hielo
de carbonato de difenilo (1.5 g, 7.4 mmol) en THF anhidro (5
mL) y se agitd durante 6 horas. La reaccion se diluyd con EtOAc
(25 mL) y la soluciéon resultante se lavdé con NH,CI acuoso
saturado (15 mL) y salmuera (15 mL). La fase orgdnica se secé
sobre Na;SO,, se filtrd, y el solvente se evapord. El residuo se
purificdé mediante precipitacién a partir de MeOH y Et,O para
proporcionar éster fenilico de acido (1-bencenosulfonil-5-fluoro-
2-o0x0-1,2-dihidropirimidin-4-il)carbamico en la forma de un
sélido color café claro (0.070 g, 24%): pf 182-185°C; "H RMN

(400 MHz, DMSO-ds) & 7.95 (m, 2H), 7.87 (d, J = 7.0 Hz, 1H),

S
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J = 7.5 Hz, 1H), 7.61 (t, J = 7.7 Hz, 2H), 7.33 (t, J =

7.9 Hz, 2H), 7.16 (d, J = 7.3 Hz, 1H), 7.06 (d, J = 7.6 Hz, 2H});

ESIMS m/z 390 ([M+H]"), 388 ([M-H]").

Los compuestos 48 a 50 en la tabla | se sintetizaron como

en el Ejemplo 10.

Tabla 1: Compuestos y Datos de Caracterizacién Relacionados
Cmpd Estructura SM (fé) Apariencia TH RMN " (8, CDC)y)
. Q.cH,
f\m' % ESIMS m/z | 4q sélido 8.8 (s, 1H), 7.81 (d, 1H),
3 N 263 13a | CEtElne | 3.6 (s, 3H), 3.23 (s, 30),
Ho-N (IM+H]) blanco | 3,21 (s, 3H)
CHy
CH, 8.73 (s, 1H), 8.09 (d, J =
. 9:,50 ESIMS m/z | o0 5.6 Hz, 1), 798 (d, J =
4 fi‘ % 340 203 | stldoblenca | 8.4 Hz, 2H), 7.32(d, J =
Vel (IM+HH 8.4 Hz, ZH), 3.21 (s, 3H),
e 3.20 (s, 3H), 2.42 (s, 3H)
o Fcn, 8.67 (s, 1H), 8.04 (d, J =
et ESIMS m/z 5.6 Hz, 1H), 7.99 (d, J =
5 fi ° 356 1189% solido blanco | 9.2 Hz, 2H), 6.92 (d, f =
F*;C-NFN N0 {(M+H]") 9.2 Hz, ZH), 3.81 (s, 3H),
CH, 3.16 (s, 6H)
. Q-S,\_,cu, 8.83 (s, 1H), 7.84 (d, J =
N ESIMS m/z 5.6 Hz, 1H), 3.84-3.77 (m,
0 . N y ]
6 P 291 11‘:4; solido amarillo | apqy 3 95 (5, 3H), 3.24 (s,
H,C-N (IM+H]") narenia | 3pp, 1.91-1.74 (m, 2H),
CH, 1.04 (t, J = 7.6 Hz, 31)
o D 8.79 (s, 1H), 8.09-8.06 (m,
PN ESIMS m/z A 1H), 8.04 (d, J = 5.6 Hz,
7 fi ° 331 22%57' oo | 1, 7.77-7.74 (m, 1H),
H,-:-N’:N NTTo ((M+H]) 7.15-7.11 (m, 11D, 3.23 (s,
oH, 6IH)
D (DMSO-de) 8.59 (brs,
QA ESIMS m/z | oo 11), 8.33-8.24 (brs and d,
9 N N'S\‘O 275 1gg | solidobianco | 2H), 8.21-8.18 (m, 1H),
s A (IM+H]H ' 8.00-7.96 (m,111), 7.29-
HN" "N” 7O 7.24 (m, 111}
o (DMSQ-d;) 8.58 (br s,
" T~ Chy ESIMS s 1H), 8.28 (brs, 1), 8.01
A N 144 | (d, J = 6.6 Hz, 1H), 3.88-
10 o] 236 s6lido blanco
s A (M+HIY 146 3.82 (m, 21D, 1.74-1.63
HN" N0 ! (m, 2I1), 0.97 (t, =74
Hz, 3H)
N= (DMSO-dg) 8.48 (brs,
Qi N-CH, ESIMS i/ | 5y 1H), 823 (d, J=6.6 Fz,
11 Fa S, 274 537 | sofidoblanco | 110), 821 (brs, 1H), 8.20
o K ° (IM+HT) (s, 111), 7.84 (s, 110), 3.74
H,N N™ ™0 (s, 3H)




10

15

20

41
Cmpd Estructura SM (E([:) _Apariencia 'H RMN ° (5, CDCly)
o (DMSO-ds) 8.57 (brs,
" % ESIMS mfz | o 1H), 8.25 (brs, TH), 7.65
12 =N \;;\© 284 174 | s6lido blanco (d,J=6.6 Hz, 1H), 7.41-
NP (IM+H]) 7.35 (m, 3H), 7.30-7.26
HN" "N" "0 (m, 2H), 5.20 (s, 2H)
Cl:@,CI (DMSO-ds) 8.56 (br s,
2H), 8.30 (d, J = 6.3 Hz,
, Q, ESIMS e/
3 P 339 229~ | piido blanco | 1H) 8.17 (d, J=8.6 Hz,
r 1o oty | 230 1), 7.95 (d. J = 2.0 Iz,
HNT SN0 1H), 7.74 (dd, T = 8.6, 2.0
Hz, 1H)
i (DMSO-dg) 8.66 (br s,
5 /@*F ESIMS m/z | p 1H), 8.37 (br s, 1H1), 8.33
14 Fas? _“s‘ 338 204 solido blanco | {d, J = 6.6 Hz, 1H), 8.25
rj; ‘o (M+HT") (d, J = 8.5 Hz, 2H), 8.06
HNTTNTTO {d, /= 8.5 Hz, 2H)
0 c ’
.3, * ESIMS msz (DMSO-ds+ CD,CO.D)
15 F q‘sg ° 348 220- | slido blanco | 830 (4, /= 6.6 Hz, 1H),
f\,,,' X ey | 283 8.27-8.23 (m, 2i0), 8.19-
NS0 B.15 (m, 2H), 3.3 (s, 3H)
//N
. (DMSO-ds) 8.67 (brs,
a ESIMS nv/z
16 c % 205 210 | solido blanco | 1F), 838 (brs, 1H), 8.30
- 3
I\N p (MAHT) (d, J = 6.6 Hz, 1H), 8.22-
H,N ‘“N*o ‘ 2.13 (m, 4H)
cl (DMSO-d;) 8.065 (br s,
a 1H), 8.36 (br s, 1H), 8.28
3SIM
17 F q‘s’©/ = '33% " 206~ solido blanco (d,J=2Hz, 1H). 8.26 (d.
A averry | 27 J=6.6 Hz, 1H), 8.01 (dd,
Ha” SR J=86,2 Hz, 1H), 7.96 (d,
J = 8.6 Hz, 1H)
cl
o, ESIMS i/ , (DMSO-dg) 8.76 (s, 1H)
- —~ s6lido ; 67511 L .
18 FI/\ NS0 338 | 207 pamemco | 8:46(s. 1H), 833 (d. J =
s @ ([M+113") 6.4 Hz, 1H), 7.70 (m, 3H)
HN" N0
o) (DMSO-dg) 8.63 (s, 1H),
A ESIMS
F Y _ 831 (s, 11, 7.72 (d, J =
19 f\/t ‘;\©\a ESINS w2 | 138~ | soldo blanco | 6.4 1z, 1), 7.63 (d, J =
Y r : -
H,N N0 (IM+H]") 84 Hz, 2H),726(d, 7=

8.3 Hz, 2H), 5.23 (5, 2H)
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Cmpd Estructura SM (0':';{) Apariencia "H RMN " (8, CDCLy)
0, (DMSO-ds) 8.63 (s, 1H),
e S, ESIMS m/z | 1o 8.32(s, 1H), 7.72 (0. J =
20 ]\/\N © 318 170 | stlido blanco 6.5 Hz, 1H), 749 (d, J =
HN ‘N’ko Cl (IM+HTD 8.5 Hz, 2H), 733 (d,J =
2 8.5 Hz, 2H), 5.25 (s, 2H)
o, (DMSO-d;) 8.60 (s, 1H),
F .S ESIMS m/z 8.28 (s, 1H), 7.68 (d, J =
n 7N ‘;\©\ 208 | 1% | soldo blanco | 6.5 Hz, 1H), 7.19.(d, /=
HN \N,%O CHy, | ((M+H)) 3.0 Hz, 4H), 5.17 (s, 2H),
2 2.29 (s, 3H)
0o . 9.12 (s, 1H), §.26-8.20 (m,
o K | st 11D, 807 4/ =65 1
22 1/\,& . 430 s6iido bianco | L1 8:05-7.99 (m. 2H)
HLN e o7 N ((M1]* 7.96 (dd, J = 8.6, 2.2 Hz,
CH, HI) 1H), 7.31-7.23 (m, 1H),
6.21 (s, 1H), 2.26 (s, 3H)
(DMSO-dg) 9.26 (s,1H),
: . 829 (d, J = 8.8 Hz. 2H),
0.0 OH, T R ickis 8.11(d, J = 5.8 Hz, 1H),
F bt ) " 132 . 8.03(d, /= 2.0 Hz, 1H),
23 # N \ék I‘j*bf (IM+2H]), dec solido blanco 722 (dd. J= 88,23 1
A : .J=88,2.3Hz,
H!NIN\J% o N ([\,;"_72'{_”_) 1H).7.12 (d, J = 2.1 Hz,
! 1H), 6.24 (s, 1H), 2.51 (s,
3H)
(CD,CNY 817, /=63
), ESIMS m/z 195— Hz, 1H), 8.05-8.00 (m,
24 s 270 196 | sslido blanco 2H), 7.80-7.73 (m, 1I1),
« L° (IM+H]) 7.66-7.60 (i, 2H), 6.86 (br
HN™ "N 0 s, 1H), 6.62 (br s, 1H)
CH, 8.18 (d, J = 6.3 Hz, 1H),
Q ESIMS m/z | 500 7.96-7.90 (m, 2H), 7.48-
25 F S 284 210 | stlido blanco | 7.43 (m, 2H), 6.95 (br s,
s A° (IM+H]) 1H), 6.64 (br s. 1H), 2.48
HN™ "N" 0 (s. 3H)
Oty 840 (brs, 11), 8.11 (d, J
) ,@ | ESIMS mvz = 5.9 Hz, 1H), 8.04-7.98
26 P s 300 182.5 | solido blanco | (m, 2H), 7.02-6.96 (m,
I\ A° ([M+HT") 2H), 5.77 (brs, 1), 3.88
RN" N0 (s, 3H)
Q
AP ESIMS m/z | 1o (CDsCN) 7.91 (d, 7 =6.3
27 Fa N.S\\ 208 1g4 | soidoblanco | Hz, 1H), 7.2 (brs, 1H), 6.7
I\ ,& o {IM+H]H (br s, 1H), 3.54 (s, 3H)
HNT TN NG

(528
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Cmpd Estructura SM (fé) Apariencia 'H RMN " (3, CDCI,)
F ¢l (DMSO-dg) 5 8.73(d, J =
_8=\ Q ESIMS m/z | 0 , 1 0.6Hz, 11),834(d, / =
29 H:3 4 JN N\ N"S“ 3093 21 ]_ Sélldoa?r;anllo 59 iz, lH), 172 (m‘ 3H),
N N~ © (IM+HTH paiido 3.28 (s, 3H),3.17 (d, J =
H,C o d 0.8 Hz, 3H)
O\
F]:/,\N.‘%’\Q (DMSO-ds) 8.82 (s, 11D),
o 7.68 (d,J = 6.0 Hz, 1H),
2 SR B 15— | 739 (m, 3H), 731 (dd, J =
HG-N vty | 1% stlido blanco | ¢ ¢ 3 9 Hz, 2H), 5.26 (s,
CH, g 2H). 331 (s, 3H), 3.15 (s,
31)
. o (DMSO-dg) 8.71 s, TH),
f\N % ESIMS mfz | |40 845 (d, J = 1.7 Hz, 1H),
k) N \N,go a 373 143 | Solidoblanco | 7.52(d, J = 1.2 Hz, 411),
H,G-N (IM+HT) 5.23 (s, 2H), 3.24 (s, 3H),
cH, 3.13 (s, 3H)
a (DMSO-dg) 8.71 (s, 1H),
Fu s N.s,g\©\ ESIMS nz . 844(d.J =19 1z, 1H),
2 PN o 153 150 b 737 (d, J = 7.8 Hz, 2H),
=N"N"T0 . oy | 192 sélido blanco | 7 55 (4, 7 = 7.9 Hz, 2H),
HEN : 5.14 (s, 2H), 3.24 (5, 3H),
: 3,13 (s, 3H), 2.31 (s, 3H)
Cl AR
. ,@ ES];/I‘% m/z 8.27 @, J = 5.5 Hz, 11D),
3 . % (MDY, | 199~ | stido 8.07 (4, J = 8.7 Hz, 2H),
fl\ f\i ‘o Yaga | 162 | bronceado | 7.80 (s, 1H),7.57 (d, J =
-~
Hac ﬁ N" >0 ([M-I‘[]') 8.7 Hz, 2H), 2.62 (S, 3“)
cl (DMSO-CI',_;) 1083 (S, ]HJ.
ESIMS /e 8.61 (d, J = 6.0 Hz, 1H),
% 360 148~ 8.10(d, 7= 8.6 Hz, 2H
35 \i Ff\N.S (IM+HD, 154 | sblido amariilo 7:79 Ed’ J; 8:6 Hi’ ZH;,
He LA AR (h\?l?lﬁl') dec 2.63 (q. J = 1.3 Hz. 2H),
H : 1.01 (t, J = 7.3 Hz, 3H)
1 EsiMs
Q O T stiido amarito | 016 (& /= 5.5z, IH),
F 5 SO0 | 120- 8.04 (d, J = 8.8 Hz, 2H), -
/ ! 1 il 1
36 0 I\l o “M;;él L IRYY) claro 7.56 (d, J = 8.9 Hz, 2H),
[}
%\ N0 (IM-HT) 1.24 (s, 9H)
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f e .
Cmpd Estructura M () | Apariencia | 'H RMN. (5, CDCIy
Cl ]
ESIMS m/z 12.64 (s, 1H), 8.25 (d, J =
Fo 5 408 7.6 He, 2H), 8.18 (d, J =
37 1 fi ° (IM+H]"), 11556; solido blanco | 5.5 Hz, 11D, 8.05 (m, 2H),
gL” N"TO 406 7.58 (m, 3H), 746 (t, /=
(IM-H]) 7.6 Hz, 21)
cl
o ESIMS m/z 12.50 (s, 1H), 8.15 (m,
Fe S 422 . . 3H), 8.05 (d, / = 8.7 Hz,
39 i f” (IM+HT", 1156" solide | 511, 7.59 (d, J = 8.7 Hz,
58 bronceado
)@JL N0 420 2H),7.25 (d, J = 6.9 Ha,
HC (EM-HY) 2H), 2.42 (s, 3H)
; (DMSO-dg) 11.26 (s, 1H),
a 10.90 (s, 1H), 8.64 (d, J =
- | -,
. R w5 o | BSIMS m/z | 511 | sido amarito | 30 F7 TH). 811 (d, J =
41 - N 0O 423 14 palido | 86 Hz, 2H), 7.81(d, J =
o o (IM+H]") 8.7 Hz, 2H), 745 (@, J =
7.6 Hz, 2H), 7.35 (t. ] =
7.3 He, 2H), 7.1 (s, 1H)
F o
— 9 (DMS0-dg) 11.19 (s, 1H),
" _{l o ESIMS iz | poc | 11.02 (s, 1H), 8.72 (s, 1H),
42 3 o 457 Si0 | Sofdoblanco | 7.76 (m, 3H), 7.47 (d, J =
O c a (M+HTY 8.4 Hz, 211), 7.34 (t, J =
7.5 Hz, 2H), 7.10 {m, 1H)
OO
H /N ESIMS m/z
N —
43 H'{) N Y g CHy 419 118951 sélido blanco
@ (IM+H]")
. e (DMSO-dg) 11.31 (s, 1H),
— 0 ~Xa | 10.84 (s, 1H), 8.62 (s, 1H),
45 H H—g_\N‘ﬁ—@ ESI?&SS me 190- | salidocafe | 8.03(d,J=8.8 Hz, 2H),
'\<S N~ O ey | 19 claro 7.44 (s, 2H), 7.35 (s, 2H),
@ 0 : 7.21(d, J = 8.7 Hz, 2H),
7.10 (s, 1H), 3.89 (s, 3H)
E (DMSO-dg) 11.28 (s, 1H),
=\ @ X 10.87 (s, 1H), 8.61 (s, 1H),
“ H _ﬁld Y _ﬁN‘ﬁ—@ ESIMS /2 1 18- |soiido amarillo | 8:29 (dd. /= 5.0, 1.4 Ha.
s 5 Y aMebry | 185 palido | 1H), 8.08 (d, J =2.7 Hz,
: 1H), 7.46 (m, 2H), 7.34
(m, 41T)
. (DMSO-ds) 7.97 (m, 2H),
—, { ESIMS m/z - . . 7.85 (m, 1H), 7.69 {m,
48 Q HQ-%—@—GI 424 e SO e | 2M), 734 (dd, 4= 109, 5.0
o~ N4 O (IM+HT") Hz, 2H), 7.15 (£, T = 7.3

Hz, 1H), 7.06 (m, 211)

A
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Cmpd Estructura SM (ﬂpcf:) Apariencia 'H RMN' (5, CDCLY)
i (DMSO-dy) 6 7.89 (m,
-‘35”;"2%""1 2H), 7.84 (d, /= 7.1 Hz,
o Q n_@" 8O0 | quaty, | 138 |soido amarito| 1107336, 7=79 11,
o~ W 0 'CH, 418 ’ 142 palido 2H), 7.13 (m, 3H), 7.06
(8] 5] dd,]=7.6.0-9]'[ ,2Hv
(IM-H) ( %20

3.85 (s, 3H)

(DMSO-dy) 8.10 (m, 1H),

Q _Fz_\ . 7.89 (m, 1H), 7.80 @, 7 =
I ESIMS m/z | 70 Hz, TH), 735, J =
50 O_\(H e E@ asg | Lo |seidoamarilo | ;g by 3k, 7.21(dd, J =
203 palido
o] c < (IM+H]" 49,39 Hz, 1H), 7.15 (dd,

J=11.5,42Hz, 1H), 7.07
(m, 2H)

*Todos los espectros RMN H' fueron registrados en CDCl, de
300 6 400 MHz a menos gque se manifieste 1o contrario.
Evaluacion de Actividad

Ejemplo 11: Fungicida: Se

crecieron enfermedad fungica foliar en trigo (Mycosfaerella
graminicola;, anamorfo: Septoria tritici; cbédigo Bayer SEPTTR)

Plantas de trigo (variedad de Yuma) se crecieron desde
semilla en un invernadero en una mezcia de aceite mineral al
50%/menos-tierra 50% hasta que la primera hoja se sometiod
completamente, con 7 a 10 sembradios por tarro. Estas plantas
se inocularon con una suspensién de esporas acuosas de
Septoria ftritici ya sea antes o después de los tratamientos
fungicidas. Después de inoculacion, las plantas se mantuvieron
en una humedad relativa al 100% {un dia en una camara oscura
con rocio seguido de dos a tres dias en una camara iluminada
con rocio) para permitir que las esporas germinen e infecten la
hoja. Posteriormente las plantas fueron transferidas a un
invernadero para desarrollar ia enfermedad.

La siguiente tabla presenta la actividad de los compuestos
tipicos de la presente descripcidén, como se evaltan en estos
experimentos. La efectividad de los compuestos de prueba en
controlar la enfermedad, se determiné evaluando la severidad

de la enfermedad y en las plantas tratadas, posteriormente

convirtiendo la severidad a un porcentaje de control con base
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en el nivel de enfermedad en plantas inoculadas, no tratadas.
En cada caso de la Tabla !, la escala de rango es como se

indica a continuacién:

% de Control de Enfermedad Rango
5 76 a 100 A
51a75 B
26 a 50 C
0a25 D
No aprobado E

10
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TABLA Il: Actividad Protectora de un Dia (1DP) y Curativa de

Tres Dias (3DC) de los Compuestos en SEPTTR en 100 ppm
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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de la formula |:

F R
~ A

N N O

|
+

RJ.

Férmula |
en donde R'es:
H;
C1-Cs alquilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R4
10 C,-Cg alquenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R*:
C3-Ce alquinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R*;
fenilo o0 bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo
puede ser opcionalmente sustituidos con 1 a 3 R®, o con un
sistema de anillo saturado o insaturado de 5 ¢ 6 miembros, o
15 con un sistema de anillo fusionado 5-6, 0 con un sistema de
anilio fusionado 6-6, conteniendo cada uno 1 a 3 heteroatomos,
en donde cada anillo puede ser sustituido opcionalmente con 1
a 3 R® bifenilo o naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;
-(CHR®),OR’;
20 -C(=0)R?;
-C(=S)R?;
-C(=0)0OR?S;
-C(=S)OR?®;
-8(0):R%;
25 -(CHR®),N(R®)R'%;
-C(=O)IN{(R®R'?; o
-C(=S)N{R®)R'®:
en donde m es un entero de 1 a 3;
R? es:
30 H; o

C.-Cs alquilo opcionalmente sustituido con R*;
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como alternativa, R' y R? pueden tomarse juntos para
formar =CR"*N(R')R'?;

R®es -8(0),R";

R* es independientemente halégeno, C,-Cs alquilo, C,-C,
haloalquilo, C4-C4 alcoxi, C4-C4 haloalcoxi, C4-C, alquiltio, C;-
C, haloalquiltio, amino, halotio, C,-C; alquilamino, C.;-Cs
alcoxicarbonilo, Cs-Cs alquilcarbonilo, C;-Cq
alquilaminocarboniio, hidroxilo, o C3-Cg trialquilsililo;

R% es independientemente halégeno, C,-Cs alquilo, C-Cs
haloalquilo, C,-C¢ alcoxi, C-C¢ haloalcoxi, C,-Cg alquiltio, C,-
Cs haloalquiltio, halotio, amino, C:-Cs alquilamino, C;-Cs
diatquilamino, C,-Cg alcoxicarbonilo, C,-Cg alquilsulfonilo o C,-
Cs alquilcarbonilo, nitro, hidroxilo, o ciano;

R® es H, C;-C¢ alquilo, C,-C; alcoxi, fenilo o bencilo, en
donde <cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituidos con 1 a 3 RS:

R7 es H, C,-C¢ alquilo, C,-Cs alquenilo, C3-Cs alquinilo, C,-
Cs haloalquilo, C;-C¢ alcoxialquilo, C,-Cg alquilcarbonilo, fenilo
o bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®, o con un sistema de
aniflo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, o con un
sistema de anillo fusionado 5-6, o con un sistema de anillo
fusionado 6-6, que contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos, en
donde cada anillo puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3
R%, el bifenilo o el naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 RS;

R® es H, C;-C¢ alquilo, C,-Cs alquenilo, C;-Cs alquinilo,
C,-Cs haloalquilo, C,-Cs alcoxialquilo, fenilo o bencilo, en
donde cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R® o con un sistema de
anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, o con un

sistema de anillo fusionado 5-6, o con un sistema de anillo

65
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fusionado 6-6, que contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos en
donde cada anillo puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3
R%, bifenilo o naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R® es H, C,-Cg alquilo, C;-Cs haloalquilo, C;-Csg
alcoxialquilo, C,-Cge alquilcarbonilo, fenilo o bencilo en donde
cada uno del fenilo o el bencilo pueden ser opcionalmente
sustituido con 1 a 3 R®, o con un sistema de anillo saturado o
insaturado de 5 & 6 miembros, o con un sistema de anillo
fusionado 5-6, o con un sistema de anillo fusionado 6-6, que
contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo
puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®, bifenilo o
naftilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R' es H, C,-C¢ alquilo, C;-C¢ haloalquilo, C;-Cg
alcoxialquilo, C,-Cs alquilcarbonilo, © bencilo, en donde el
bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

como alternativa R? y R'? pueden ser tomados juntos para
formar un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros que
contiene 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo puede ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R?;

R'"es H o C,-C, alquilo:

R'? es H, ciano, hidroxilo, C,-C, alquilo, C;-Cs alcoxi, C,-
Cs alquilcarbonilo, fenile o bencilo en donde cada uno del fenilo
o el bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

como alternativa R'"' y R'® se pueden tomar juntos para
formar un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros que
contiene cada uno 1 a 3 heteroatomos en donde cada anilio
puede ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

R'® es H, C{-C,4 alquilo, C,-Cs alcoxi, C»-C¢ alquilcarbonilo,
fenilo o bencilo en donde cada uno del fenilo o el bencilo
pueden ser opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®; y

como alternativa R' y R'® pueden tomarse juntos para

bh
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formar un aniillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros, que
contiene 1 a 3 heteroatomos, en donde cada anillo puede ser
opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®.

R'* es C,-C4 alquilo, C,-Cs haloalquilo, C,-Cg alquilamino,
C,-Cg dialquilamino, un es fenilo o bencilo en donde cada uno
del fenilo o el bencilo pueden ser opcionalmente sustituido con
1 a 3 R®  4-(3-cloro-5-(trifluorometilo)pirimidin-2-iloxi)-3-
metilfenilo, 4-(3-cloro-5-trifluorometil)piridimin-2-iloxi)-
metilfenilo, o un anillo saturado o insaturado de 5 6 6 miembros
que contiene 1 a 3 heterodtomos, en donde cada anillo puede
ser opcionalmente con 1 a 3 R®.

2. Una composicién para el control de un patégeno
fungico que inciuye el compuesto tal como se describe en la
reivindicacion 1 y un material transportador fitolégicamente
aceptable.

3. La composiciéon tal como se describe en la
reivindicacion 2, caracterizado porque el patéogeno flingico es
rofa de manzano (Venturia inaequalis), enfermedad flngica
foliar en trigo (Septoria tritici), Manchas de Cercospora en hoja
de remolacha (Cercospora beticola), manchas de hoja de
cacahuate (Cercospora arachidicola ¥ Cercosporidium
personatum) y Sigatoka Negra de Platano (Mycosphaerella
fijiensis).

4. Un método para el control y prevencion de ataque
fungico en una planta, en donde el método incluye los pasos de:

aplicar una cantidad fungicidamente efectiva al menos a
uno de los compuestos tal como se describe en la reivindicacién
1, al menos a la planta, un area adyacente a la planta, tierra
adaptada para soportar el crecimiento de la planta, la raiz de Ia
planta, la raiz de la planta, follaje de la planta y una semilla

para producir la planta.

Lr



53

RESUMEN

La presente descripcién se refiere al campo de las N1-

sulfonil-5-fluoropirimidinonas y a sus derivados y al

estos compuestos como fungicida.

uso de

(S



INTERNATIONAL SEARCH REPORT International application No.
PCT/US 10/44592

A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER
IPC(8)- CO7D 338/02 (2010.01)
USPC - 544/322
According 1o Intcmational Patent Classification (IPC) or to both national classification and IPC

B.  FIELDS SEARCHED

Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols)
USPC: 5441322

Documentation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fields searched
USPC: 5441243, 316, 319, 320, 321, 334 (text search) Find search terms below.

Electronic data base consulted during the international search {(name of data base and, where practicable, search terms used)

PubWEST (PGPB.USPT EPAB,.JPAB), Google Scholar, SuraChem

$pyrimidinone, $pyrimidin-2-one, fungicid$, antifungal, enti-fungal, 5-fucrocytosine, flucytosine, sulfonyt, 1-sulfonyl, N-sulfonyl, Venturia
inaequalls, Septoria triticd, Cercospora arachidicola, Cercosporidium personatum, Mycosphaerella Jijiensis.

C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category* Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages Relevant to claim No.
X EF 0,877,022 B1 (ZINIC et al.) 16 April 2003 (16.04.2003) para [00189] 1
Y 24
Y US 3,368,938 A (BERGER et al.) 13 February 1968 (13.02.1968) col 1, In 16-20; cot 4, In 34-38, 24
Y US 2003/0038667 A1 (JIRA et al.} 27 February 2003 (27.02.2003) para [0028]-{0029] 3
D Further documents are listed in the continuation of Box C. D
*  Special categories of cited documents: “T"  later document published after the intemnational filing date or priority
“A"  document defining the general state of the art which is nol considered date and not in conflict with the a;;glicnlion but cited to understand
to be of particular relevance the principle or theory underiying the invention
“E" earlier npplication or patent but published on or afer the intermational X"  document of particylar relevance; the claimed invention cannot be
filing date considered novel or cannot be considered to involve an inventive
“P- dp:gment wbk;ilghhmu?y thrg;v doults daon p?'ority u::laim(s) or which is step when the document is taken alone
cited to establish the publication date of ancther citalion or other .y P ; : ;
: Y" document of cular relevance; the claimed invention cannot be
. special reason (aj" specified) . o considered _lopairt::rolve an inventive step when the docum';m is
*0” document refemring 1o an ora) disclosure, use, exhibition or other combined with one or more other such documents, such combination
means being obvious 1o o person skilled in the ant
P” l‘.!h?::g:tly pud'lf:csl:?gi ar;%r (o (ht international filing date butlater than  wgn 4o many menober of the same patent family
Date of the actual completion of the international search Date of mailing of tht international search report
15 Septamber 2010 (15.09.2010) 2 l ) S E P 20]0
Name and mailing address of the ISA/US Authorized officer:
Mail Stop PCT, Attn: ISA/US, Commissioner for Patents Les W. Young
P.Q. Bux 1450, Alexandria, Virginia 22313-1450 PCT Hetpdesic 5712724300
Facsimile No. gy4.273-3201 PCT OSP: 571-272.7774

Form PCT/1SA/210 {second sheet) (July 2009)



30

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Industria y Comercio EXTRACTO PARA PUBLICACION
SUPERINTENDENCIA SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION PCT
{21} N° de soficitud: {51) Int CI: CO7D 339/002
22) Fecha de solicitud: {(71)Solicitante{s} DOW AGROSCIENCES LLC
(30) Prioridad ~ {31)  Prioridad  {32) Fecha (33} Pais
61/232,204 07/08/2009 us
(72) Inventor(es)  TIMOTHY BOEBEL
Y OTROS
(74) Apoderado:  LUZ CLEMENCIA DE PAEZ
{85) Fecha fimite inicio fase nacional,  07/03/2011 (87)  Publicacion internacional
(86)  Datos relativos a la presentacion de la solicitud PCT Fecha: 100272011
Fecha de presentacion de la solicitud: ~ 05/08/2010 N°® publicaci6n: WO 2011/017547 A1

No. de solicitud PCT/US2010/044532

(54} Titvlo:  DERIVADOS DE N1-SULFONIL-5-FLUQRQPIRIMIDINONA

Resumen:

La presente descripcion se refiere al campo de las N1-
suifonil-5-flucropirimidinonas y a sus derivados y al uso de
estos compueslos como fungicida.
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