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SOLICITUD DE:
@ Patente de Invencién.

[] Patente de Modelo de Utilidad.

Repiblica Federal de Alemania.
11- Anja SCHWOGLER

Heinrich —Lanz-Sfr. 3,

88165 Mannheim,

Replblica Federal de Alemania.
13- Slegiried STRATHMANN
Donnersbergstr. 9,

67117 Limburgerhof,

Repiblica Federal de Alemania.
15- Reinhard STIERL

Jahnstr, 8,

67251 Freinsheim, .
Repiblica Federal de Alemania.

Replblica Federal de Alemania
12- Eberhard AMMERMANN

Von-Gagern-Sir.2,

64646 Heppenhelm,

Repiiblica Federal de Alemania.

14- Uirich SCHOFL
Erlenstr. 8,
68782 Brahi,

Republica Federal de Alemania.

[ Capitulo 1. Capitulo II.
Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT y
SOLICITANTE socledad constituida y existenite bajo las IDENTIFICACION
71) leyes de la Republica Federal de Alemania c.C. H NIT a
Direccion: 67056 Ludwigshafen, C.E. O oo [
Repuablica Federal de Alemania Cual
) Domicllio: Ludwigshafen, .
{ Repiblica Federal de Alemania Numero
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
.t:ir;cf:ibn: ;é;reasm:. No. 72-35 c.C. B NIT H
sléfono: )
REPRESENTANTE |- 21188 50 CE. O oro [
O APODERADO e ai: clientes@camyo.com, Cual __
Domicilio: Bogota, Colombia. Nimero 438.019 T.P 31.929
1. Jl'dl TORMO | BLASCO 2. Carsten BLETTNER
Cari-Benz-Str. 10-3, Richard-W. . Str. 48
68514 Laudenbach agner-Sir. 49,
Repiblica Federal de Alemania 68165 Mannheim,
INVENTOR (ES) 3- Bernd MOLLER - Republica Federal de Alemania.
(72) Stockingerstr. 7 4- Markus GEWEHR,
67227 Frankenthal , So26 Kastetoun
Repiiblica Federal de Alemania. Repiblica Fed 'I de Al .
5- Wassllios GRAMMENOS P eral de Alemania.
Alexs 6- Thomas GROTE
exander-Fleming-Str. 13, Im Hoehnhausen 18
67071 Ludwigshafen, 87157 wm” iy
Republica Federal de Alemanioa. Rendiblica F:dn im, A
7- Andreas GYPSER ep eral de Alemania.
B44 _ 8-Joachim RHEINHEIMER
68159 Mannheim, - g?%ﬂﬁigﬁ afen
Republica Federal de Alemania. Reodblica F ' .
8- Petor SCHAFER epiblica Federal de Alemania,
ROmerstr. 1 & 10- Frank SCHIEWECK
e ) Lindenweg 4,
67308 Ottersheim, 67258 heBheim,




CAVELIER ABOGADOS COLO: 0361-841-045-8° MRE/mm-1d.4089 -

PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EP2003/012277 Fecha: 4 de noviembre 2003
Publicacién Intemacional No. WO 2004/041825 A1 Fecha: 21 de mayo de 2004

O,

Titulo (54)
5-ALQUIL-7-AMINOTRIAZOLOPIRIMIDINAS, PROCEDIMIENTOS Y
PRODUCTOS INTERMEDIOS PARA SU OBTENCION, PRODUCTOS QUE LAS

CONTIENEN Y EL USO DE LAS MISMAS PARA COMBATIR HONGOS N CIV S

©

Clasificacion Internacional (51) CO7D 487/04

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud
siXl No[l DE. 7 de noviembre de 2002 102 52 261.8
@ Comprobante de pago No.: 05-35.939 Fecha: 16 de mayo de 2005

X OO OO0 XXOXS ﬂl:lﬂ@

Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud por $ 443.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

Documento que acredita la existencia y representacién legal cuando el solicitante sea persona
juridica.

Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesidn del inventor al solicitante o a su causante.

Declaraciones.

Copia de la solicitud intemacional. {(Resumen, descripcidn, reivindicaciones, dibujos)
Traduccién de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos) .
Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccidn 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 autorizacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depésito del material biol6gico.
Arte final 12x12
De ser el caso, informacién sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el

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

Otros: (Ver hoja de documentos anexos)
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@ Solicito la concesién de la patents,
NOMBRE: EMILIO FERRERO

FIRMA : é_'.Q_. C‘.._._...—“a-.

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.829

MRE/mm-id-4089.




ﬂrmmuzﬂmm
Handeisnamen-ond-seichen),

Bervicezsichen;
VERTRETUNG UND VOLLMACHT
|
.7 Yo (nosotrog), abajo firmedo 1s) Ich (wir) unten Unterssichnender (de) I
BASF Aktlengesellschaft M.ﬂkt’mm
wohnhatt 1n Ludwigshafen, Republlca Federal l
domicilisdo(s) en Ludwigehafeny Repéblica :‘: Memania - a CAVE. 1
Federal de Alemania. LIER, ‘%A a3a, Gm:m.- !'II‘I:‘?OIO. tpa. 831, ER- I
- tpa. 31909, wobnhast in der Carrara 4 N* 72-36, Bogotd,
Kplumhien, um die Verfligung ‘des Abmatess 1 im Ar-
‘\ g- e.ln presente nombramos & GERMAN CAVELIER, .,.ﬂ"'lllm |“|w|....1.1|. = ":I"ﬂ‘?ud" ml
CAVELIEN, tpa. 11519, y EMILID. FERRERD, ipe, bexishungswelse, als uners Verterter in allen was gich
. 31928, doruciliados en la Currera 4 N° 73-38, Bogotd, auf das industriglls Eigentum bexleht, barechtigt Mel-
- Calombia, en obedecimiento a lo dispuesto en el pard- dungen xu empfangen und perichtiiche und susgarge-
grafo 19 del Articulo 843 del Cédigo de Comerclo, &l nichtilche Bavollmigtigte zu ermennen. Der erste Stell-
'\. primero como prineipal ¥ los demis como suplentes, en Lﬁtﬂ‘!ﬂ:ﬂdﬂ Hauptverireter erselzen wegen
s orden, como nuceiros representantes en todos Jos l-:':ml“ dafinitiven Abwesenheit oder Hinder-
asuntos de propiedad industrial con facultad para reeibdr n des ersten. Diesalba Regel wird sngewandt wer-

- e T ey &

;
|
:
|
]
|
|

f /
b) Die O tionsklagen, tigheit,
+ medides cautelares, con -
cesisn de loancian 7 en geoaral loe jueios civlles, pe o i al ey o;dm’:u&%m
relackonados con estos derechos, acclones y juiclos que Aktionen und Verhandlungen, dis wir mdnd.

. los asuntos arriba puedan sustituir ests hest! ’
o - . lar, recibir, rem ::;nrmln. ﬂlvmnhlhndmh:u a:nphn—

¥ ratificar los actos hechos por agentes oficiosoa ping ten, p—
und Bevollmiigtigta ernannen und

Dado 7 firmado hoy 17 4@ marze de L9389 die Handlungen der halhamtlichan Vertreter bestitigen.
Unterzeichnet heute am 17, Mirz 1989

en D-6700 Ludwigshafen tn DH700 Ludwigshafen ,
\ BASF Aktiengesellschaft ~
. . .
m L'ﬁ'uM*‘- £&% gl N\
P Z Untarschrift
A T ppa. Welzel ppa. Richters ,
R | Sl 257 \ P
. G s "{" A o
T/ .mq'@ A e . /.Sé‘ ¥ o 2 I ,‘iﬁ'ﬂ ;‘




—v

& daB der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war.

-‘--—\’ '
UanNr- 1"07,89 - .
Ich beglaubige hiermit die Echthelt der vorste R '“ .
eigenhéndig vor mir vollzogenen Unterschriften der fir
die Farma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein .
handelnden Herren: - . \
1. Dr. Gunther We l £ e 1 , Chemiker in T - "*
Iudwigshafen am Rhein, _ \
2. Dr. Peter Ri chters , Chemker in )
Ludwigshafen am Rhein. ,
Die Herren Dr. Welgel und Dr. Richters sind mir pers&nlich :
bekannt. {
1
Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister '
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhean HR B 3000 be-
scheinige 1ch, daB die Herren Dr. Welrzel und Dr. Richters
als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und
Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem
Sitz 1n Ludwigshafen am Rhein berechtaigt sind. -

Ludwigshafen am Rhein, den 17. Mirz 1989

VN

L]
1} l‘ ‘FI'\:"er \
! —\-l' 4
g sr 0L o Yerteler t
gen ™MC o - T 3 Sy !

vorstehender Unterschrift des Notarassessors
Thomas Walter

als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Kohler
1n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedrlckten
Dienststempels werden hiermit bestitigt. Zugleich wird bescheinigt,

= ——
Alusligla
—
‘

"Frankenthal (Pfalz), den elnundzwanzigsten Mirz neunzehnhundert- H
neunundachtzig g

otelucién Mo, 569 M,

—_——
L[

[ ~

Kostenvermerk Gebhr 20.-- DM %x
/

/ 1




oy d* ¥ Ap A\
: ‘ ERgqep v ANgek
CONSULADO GENERAL DE C LOMBIA v b- 0077 = .
El suscrito Cénasul General de Colombia en Prankfurt ,
o Main, Repliolica Fadaral de Alemania, vistos los
documerntos presentados por los interesadoes,
CERTIFICa:

Que el sefior Thomas Walter—---

quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein—-

autenticd la(s) firma(s) del(os) signatario(s) del

Poder precedente, ejercia las funciones indicadas y

———

su firma corresponde a la reqistrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)----——--=we———mmm—mceeee————-
aue la compafize RASF Akt+iengapsellachaft-—————-=-—=----——s —~

e

es ura sociredad constitufde de acuerdo con las leyes
de la Repblica Federal de Alemania y cumple su objetp

conforme a las mismas; oue el(los) seiior(es) Dr. Gunther *

WEBLZEL y el Dr. Peter RICHTERS-—--——===——=————————-mamo===—— ,1
quien(es) en sus carbcter(es) de apoderados——---- T t
—— - E—————— ou as S Hizmas;
R s
; (fueron) sutenticada(g) ante sl itotmﬁg‘w\i
--------------- es(son) MRS mﬂ?:,;
NP
of ¥ *
te(s) legal(es) en este pais. "'“""f;;‘:;‘ﬁ‘..__hi
Hgéz‘il-.ﬁlw&-! <
El Cbnsul General no asume responsalf M&n—:— ~3

el seis de Abril de mil novecientos Rpchenta y nueve.

rranicturt @ M 06 APR B

=
1
o
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~
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» PAGADO IMPUESTO DE TIMBRE
. ':y;‘.‘- dhog Loo? K. 4. K. K

a ”-C-J-‘.-J“
anodesm

CéneutGenoratde Cofomply

- Liegnlizierug ist notwendig

- NOTA PARA EL SEROR CONSUL COLOMBIANO Segdn los articulos 65 del C de P.C. y 480 del C. d»
Co, s el poderdan es uns socledad, ol sefior Cénsul debe certificar que tuvo a la vista lss prusbes de
[ ] que mmohjetomdﬂ.queqﬁmemﬂmelpoduumnmhnhypmdeom

: mdumh autenticar 1a firma de éste

[ S S — -

. -
L
2 €

o
-
k

| N S
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ﬁo HOTARIO SIXTO & b2, ctm
CH SDEOTA, HaGO CONBYAA SLE LA
'FOTOCOMA COWNCIDE 20N = ONGIN.

g QU HE THIGG A LA VIBTA
o ?.._

A s tr:r:ﬂrm
% 1 01JUN 2605 {7
= "‘“"'"""-El--.
AEML LS BAFAS4S -
HOTARIY [E) -
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Legulisicrug it notwendig.

.NOTA PARA EL BEROR CONBUL COLOMBIANO: Segtin los articulos 65 del C. de P. C. y 480 del C. de
Co., 51 &l poderdan uuunodndad,duﬂnrﬂdnnﬂdabemﬂﬂurqmtumahvhtnhnpmebudo
su , que ejerce 'su objeto soclal, que quien emﬂmdpoduulunprmhnteypmdeomr
) ,ueguldsmente altenticar ia firma de éate.
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Uz ARRIAGA DE HERBEYR

.}.

&n N, 599 Minlusuicls

P L T
- -

" TRADUCCTON 'OF ICIAL NOD. 2056

de un documento escrito en Alemén, el cual para su iden-

tificacion se sella con &l sello de la traductora, lo mismo

que la presente.-

(A continuacion del poder conferido a DERMAN CAVELIER, GON-

ZALD PERDOMO, ERNEETO CAVELIER y EMILIO FERRERDO, domiciliados

en la Cra. 4 No. 72-33, Bogotd, =1 17 de marzo de 1989, por
la sociedad BASF Aktiengesellschaft, domiciliada en

Ludwigshafen, RFA:)

Protocolo notarial No. 1407/89

Certifico la autenticidad de las firmas anteriores puestas

ante mi, por los sefioresi

i. Dr. Bunther W e 1 zel, quimico, domiciliado en

Ludwigshafen am Rhein,

' - A, E

2, Dr. Peter R 1 chtrs , quimico, dmamwm
F‘ DN BOGGTA, HAGD COMETAR CUR LA

’ IpOTOCOFTA COINCIDN CON 6L u-n:ﬂmu.

Ludwigshafan am Rhein. . lnlmﬂwnu\ﬁﬂ @

A los doctores Welzel y Richters los cono:z

1y

A :-‘i. ]
A WA,

“1\'412

r™ .- W L L

3 d

R



i TN -
o .

-t L T
oy "‘.'- tterow 't .
M., . Eertifita," por

haber tenido a la vista el registro de comer-

" cie HR B 3000, del juzgado de Ludwigshafen, que los doctores

Wizel y Richters, en su calidad de apoderados, estdn facul-

tados para representar conjuntamente vy firmar por la sociedad
BABF Aktiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen.

Ludwigshatfen am Rhein, 17 de marzo de 1989

(s=llo redondor)

Dr. Siegfried Kohler Fdo.1 firma ileqgible

Notario de Ludwigshafen

Th. Walter
Asesor del notario como repre
. sentante oficlalmente designado
3@
mE % del notario Dr. Biegfried Kohleér
B8
31 - S8e certifica 1la autenticidad de la firma anterior del asesor
d tE
E%;t)% del notario, consejero de justicia Dr. Kohler, domiciliado en
u 2
N2 2
33 '\.', Ludwigshaten am Rhein, y

la del sellao oficlal que la acom—
paffa. Al mismo tiempo se certifica que eel mencionado notario

estaba facultado para realizar ese acto oficial.

Frankenthal (Pfalz), veintiuno de marzo de mil novecientos

achenta y nueve

S AT
{l-..".\ v ...&_.

h _-:".HE-‘I‘“-Q:::!;' .

et

e



J,v-ﬂk' 5 .
EJ Presidente del Tribunal Regional

.r - -
+ o Fdp.s firma ilegible (s@llo redondo:)

de Frankenthal (Pfalz)

Nota: Derrechos 20,— DM

“, - {(Franz Sertfas}) El Presidente del Tribunmal Regional

EN ESPAROL: La legalizacién de las firmas anteriores por el

Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo &1 No.

0077 (Certificacidn consular) del &6 de abril de 198%

Ministerio de Relaciones Esteriores de Cdi EI‘E o _
OB EOOOTA, Illﬁﬂ em-'rn nu: I.l 4

y del

FOTOLCUPA COINCIDR CON NL OMIGINAL §
85061 del 24 de abril de 1989. - III'HTIIIBDAI.AVI'I'A =

- uuun 20053
‘ - ‘ Ej

Fagado impuesto de timbre UBS 4,00
OT.

nan.o Euneg BARAJAR
] i E)

", 5
v -u,_-.

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual fteja copla en

los archivos de estas oficinas para su confro

Bogota, 246 de abril de 1989

WUz ARIIAGA DE HERBEX
mwcr € INTERPRETE cricia

= . P v e Ll
“ et t’: i-. rll o T -'
o 0wy Fany ' .. gt H -
At PAIEIEY I JAEELE -
. -~ oo R roite ’J!-“‘ 0}' ¥l

‘.; CGﬂET-";"; ' ‘U -. -:.\ RN BT AR
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l. ‘.:l::gll-.‘ll \.L‘ t - e /: Mﬁ’év'
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CARRERA 49, No. 72-33 CASLES: CAVELEYES
BOGOTA 8, COLOMBIA .

Sefior Jefe de la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES )
Superintendencia de Industria y Comercio
EI s. D.

Poderdante: BASF AXTTENGESELLSCHAFT

eaHA CoINCing
rHllql.'luurl-um

Poder confe'r'ido el: 17-03-89

Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi

~.:-' principal del poderdante - arriba 'me’PC{ 2, ﬁﬁ_
., + . manifiesto a Usted que sustituyo el .,.pode _ntfeﬁ:_i:qﬁ"l?_‘fm“ el < -
"“' ‘doctor EMILIO FERRERO, Abogado - con'+ Tad 5 a ¥ Prt; é{% %‘
:. "'_ “NG. _31 929, con todas las facultades que me fuerb confena'as 9
e DR L o

Hago la anterior sustitucién é'onE'ormg al art:.r'ul_o 66'- él‘el‘-ﬂ-”r _'

Cédigo de Procedimiento Civil ya que los otros sust:.j:utg.p?—~

faltan en este momento. Cle s -.-.'-j..?.',.:'.'f‘?,-'.'.‘""‘%
: :!!9.'%%& - J
Sefior Jefe, ;e

.. GERMAN'CEFE:;E; e ¥r?#ft4L\

N
CAVELIER 7an
. = ! ABOGADOS CORMEO ELECTRONICO MUNDIALI CAVE
' EDIFICIO SISKI TELEFONG (371 {1} 2120100

\L

TPA.NO.BBZ. . ',
'C.C. No. 2.877.924 de Bogota :
i
Acepto: C _""‘—:'
. . . f
w_c 4
EMILIQO FERRERO '
T.P.A. N2 31.929 1
C.C. No. 438.019 de Usaquén /
r
b < ra
2e=-780-2

CAVELIER ABOGADOS NIT. 380.041.367-3

——



e S

?r -

- ' - -
DILIGENCIA DE AUTENTICACION B FIRMA

CON PRESENTACION PERSONAL ey LT
{ Ant lre. dt Decreio 2282 de 10000
Ante e! Notario Cincuenta (50) del Circulp de de? Vi
Bognid.c. mporecio, el Doctor ,M/ {° W : )
i \ / ’
Y

expedida en ”ﬁﬂ 4

\ quien exhibio 1o cédula ‘/Jududanin admery _mr d

niimero L)

Z{ ﬁf defl Ministerio Iusur'o. con '
el presente dacumenio dirigido o: [L&Iﬂ/ @

y deciord que lg-firmg que oporoc “en € e .uya.
‘ ! \ N “SUVAIR PGS, \at
— ]

FIRMA AUTOGnAr%DEthCLARAN TE

- —

Santofé de Bogota. D. C.
AUTORIZO LA ANTEFIOR

; l';t.lgs"ﬁm‘. nE .AUTENT!CACION DE FIRMA

- R dnﬁ‘nk:snnclou m.ns::al.

¥ » - Ducrote 282 de |

1 e ‘MCm:u::fa (501 el Circulade Sanfalé del
E.‘ (At

i

£

qui.n P
OI‘IM ls oédule de Cluddﬂl.-lllu i . .
‘o y lo tarjeiu ;. refesional

‘wan __FQZ:L__ del Mmilfano de lumcm. con

S
- A\ DEL DECLARANTE B ot
. FIRMA AT o s TR Gy
e 010CT.1993 o a0asTh 1SS, SO0 T o
Santaté de Bogod. D. C. FOTOCT B we THAE0 Bt i

AUTORIZO LA ANTERIOR

- ——

y

‘ _

e .-
-— & u e . T
e LT

y fo i\.-rjeia prefasional’ -
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« CAVELIER
ABOGADOS

EDIFICIO SISKI
© CARRERA 4° N°. 72-35
BOGOTA, 8 - COLOMBIA

CESION

Yo, {nosotros), abajo firmado{s)

]
domiciliado(s) en

CAVELIER ABOGADOS
WITODERE-H3

€11 valgmment Form 01 11400

. ;.?I j 3 Dq_

Colombia

L

0000054041

ASSIGNMENT

1 (we). the undersigned

Jordi Tormo i Blasco

Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach
Germany

Citizen of Spain

Carsten Blettner

Richard-Wagner-Sir 48, 68165 Mannheim
Germuny

Citizen of Germany

Bernd Miiller

Stackingerstr.7, 67227 Frankenthal
Germany

Citizen of Germahy

Markus Gewehr

Goethesir. 21, 56288 Kastellaun
Germany

Citizen of Germany

Wassilios Grammenos
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Greece

Thomas Grote

Im Hoehnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany

Citiren of Germany

Andreax Gypser

B 4 4, 68159 Mannheim

Germany

Citizen of Germany

Joachim Rheinheimer

Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Germany

Peter Schdfer

Romerstr.1, 67308 Ottersheim

Germany

Citizen of Germany

Frank Schieweck

Lindenweg 4, 67258 Hefiheim

Germany

Citizen of Germany



. . Colombia
) Seite 2

0000054041

Anju Schwigler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim

Germany

Citizen of Germany

Eberhard Ammermann

Von-Gagern-Str.2, 64646 Heppenheim

Germany

Citizen of Germany

Siegfried Strathmann

Donnersbergstr9, 67117 Limhurgerhof
—) Germany

Citizen of Germany

Ulrich Schofl

Luftschiffring 22c, 68782 Briihl

Germany

Citizen of Germany

Reinhard Stierl

Jahnstr. 8, 67251 Freinsheim

Germany

Citizen of Germany

declaro(amos) bajo juramento ser dnico(s) y verdadero(s) state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
inventor(es) de la invencién: invention:

S-alguil~YI-ominctricolopiriaidings, . e :
K -Alkyl-7-aminotriazzolopyrimidines, processes and inter-
J)fow.&wQAhS 4 ?lﬂ:nudos intRrvmg - mediates for their preparation. mmpnsilt,ions cnm::isi:ig
Ri0S (D90 su olotuncdn, Conpasiciona) them and their use for controlting harmful fungi
e las condientn 3:.\ vse &k las
MSMasS oowt condboki r hongos activos

declaro{amas) asi mismo que cedo{emos) y state as well, that assign. without reservations or limitations
transfiero{erimos). sin limitacién, a favor de la sociedad in favour of
. BASF Aktiengeselischaft

Bask AKtienqesellschact

constitufda y existente de conformidad con las leyes de a corpomtion constituted and existing in conformity with
the laws of
HI eMianin Germany

domiciliadn en domiciled in

o30S Ludwsi -,;b.‘{-a» | Alomemi o 6056 Ludwigshafen, Germany
todos los derechos inherentes a dicha invencién y que la all rights inherent to said invention and that the above
citada Compaiiia queda facultada para solicitar en su mentioned company hereby is enabled to apply. in its name,
nombre la patente correspondiente ¢n la Repiblica de for the corresponding patent in the Republic of Colombia.
Colombia.
& CAVELIER ABOGADOS

WPPODERE-MJ

€O Awiptment Form (1 1178



Dado y firmado hoy ~ Given and signed this { 7, Juli znna

Firma Signature

Jordi T i Blasco

Lot Rl

Carsten Bletiner

' 4

Bernd Miller

,d_q'd._. e
. / Murkuy/Gewehr

(| Mo

Wussilins Grammenas

B/Luw.% lL'l‘.—

Thomas Grote

Go
Andreas Gypjger,

%ﬂeﬁfmr

V17374

Peter Schafe

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

€0 Asalgrancnt Form 11 1140

Colorgll/

Seite 3
0000054041



CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-MA

€0 Astlgnment Furm 01 11298

é'&@

Frank Schieweck

Ao Soiglos
oo,

“ Anja Schwégler

B tan g tpsen

Eberhard lmm&fﬂﬂ'ﬂ"l

I

Ulrich Schaft /

(AN

Reinhard Stier!

A
Colombia
Seite 4

OKNKIS4041



AUTENTICACION NOTARIAL (INDIVIDUO)

Alos dfas del mes de de 200
ante mi. Notario Piblico de

comparecid{eron) personalmente

a quien(es) doy fe de conocer y me consta que es(son) la(s)
persona(s) firmante(s) del documento que precede, y
quien(es) tiene(n) capacidad legal para otorgarlo,

Notario Piblico

Notarization and legalized by means of Apostilie

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

€O Avalgamcnt Porm DI |15

/6
Colombia
Seite 5

0000054041

NOTARIAL AUTHENTIFICATION (INDIVIDUAL)

On this 1% dayof July 2008

before me, a Notary Publick at Ludwigshafen
Federal Republic of Germany

personally appeared Jordi Tormo 1 Blasco, Carsten
Blettner, Bernd Milller, Markus Gewehr,
Wassilios Grammenos, Thomas Grote, Andreas
Gypser, Joachim Rheinheimer, Peter Schifer,
Frank Schieweck, Anja SchwbBgler, Eberhard
Ammermann, Siegfried Strathmann, Ulrich
Schifl and Reinhard Stierl

to me known, and known to me to be the person(s) who
cxecuted that foregoing document, and who RS (have)
legal capacity to execute it.

Notary Public



AP

U.R.Nxr. 1913/2003

I, Ludwig Draxel-Fischer, notary public at Ludwigs-
hafen/Rhine, Federal Republic of Germany, hereby te-
stify and confirm that the foregoing signatures of

1. Mr. Jordi Tormo i Blasco, residing at Carl-Benz-
Str. 10-3, 69514 Laudenbach, Germany, personally
known to me,

2. Mr. Carsten Blettmer, residing at Richard-Wagner-
Str. 48, 68165 Mannheim, Germany, personally
known to me,

3. Mr. Bernd Miiller, residing at StockingerstrafBe 7,
67227 Frankenthal, Germany, personally known to
me, )

4. Mr. Markus Gewshr, residing at Goethestrafe 21,
56288 Kastellaun, Germany, personally known to
me,

5. Mr. Wassilios Grammenos, residing at Alexander-
Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen, Germany,
personally known to me,

6. Mr. Thomas Grote, residing at Im Hoehnhausen 18,
67157 Wachenheim, Germany, persocnally known to
me,

7. Mr. Andreas Gypser, residing at B 4-4, 68159
Mannheim, Germany, personally known to me,

8. Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger
Str. 24, 67063 Ludwigshafen, Germany, personally
known to me,

9., Mr. Peter Schifer, residing at Im Bligen 16, 67281
Kirchheim, Germany, personally known toc me,

10. Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweqg 4,
67258 HeBheim, Germany, personally known to me,

11. Mrs. Anja Schwidgler, residing at Heinrich-Lanz-
Str. 3, 68165 Mannheim, Germany, persocnally known
to me,



o-"'-“

12. Mr. Eberhard Ammermann, residing at Von-Gagern-
Str. 2, 64646 Heppenheim, Germany, personally
known to me,

13. Mr. Siegfried Strxathmann, residing at Donners-
bergstrafe 9, 67117 Limburgerhof, Germany, perso-
nally known to me,

14. Mr. Ulrich Sch¥fl, residing at Luffschiffring
22c, 68782 Brihl, Germany, personally known to
me,

15. Mr. Reinhard Stierl, residing at JahnstraBe 8,
67251 Freinsheim, Germany, personally known to
me,

are true and wvalid.

Ludwigshafen/Rhine, this 17** day of July, 2003

{ - - ) \ Notar

Wert: 5.112,92 Euro
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APOSTILLE

{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

@ -] o N

v

Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese Wffentliche Urkunde

ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

in selner Eigenschaft als

ffentlicher Notar

gie ist versehen mit dem Siegel/Stempel
des Notars Ludwig Draxel-Fischer

in Ludwigshafen am Rhein

Bestatigt
in Frankenthal (Pfalz)
am 28. Juli 2003 .
durch den Prisidenten des Landgerichts
unter Nr. 91 Eb.- 732-737/03

Siegel/Stempel: 10. Unterschrift

(Werner Tholey)

.

Kostenvermerk:
Gebithr 12,00 €
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TRADUCCION OFICIAL 089/2005 DE UN DOCUMENTO ESCRITO EN INGLES Y
EN ESPANOL, REALIZADA POR EDUARDO CALADO NOGUERA, TRADUCTOR
OFICIAL APROBADO POR RESOLUCION 541 DEL 27 DE FEBRERO DE 1976 POR
EL MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEBIDAMENTE REGISTRADO ANTE EL
MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES DE LA REPOGBLICA DE COLOMBIA Y
MEDIANTE EL CUAL JORDI TORMO I BLASCO, CARL-BENZ-STR. 10-3, 69514
LAUDENBACH, ALEMANIA, CIUDADANO ESPARNOL:; CARSTEN BLETTNER,
RICHARD-WAGNER-STR 48, 66165 MANNHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO
ALEMAN; BERND MULLER STOCKINGERSTR. 7, 67227 FRANKENTHAL,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN; MARKUS GEWEHR, GOETHESTR. 21, 56288
KASTELLAUN, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; WASSILIOS GRAMMENOS
ALEXANDER-FLEMING-STR. 13, 67071  LUDWIGSHAFEN,  ALEMANTIA,
CIUDADANO GRIEGO; THOMAS GROTE IM HOEENHAUSEN 18, 67157
WACHENHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; ANDREAS GYSPER, B 4 4,
68159 MANNHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; JOACHIM RHEINHEIMER,
MERZIGER 8TR. 24, 67063, LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, CIUDADANO
ALEMAN; PETER SCHAFER, ROMERSTR.1, 67308 OTTERSHEIM, ALEMANIA,
CIUDADANO ALEMAN; FRANK SCHIEWECK, LINDENWEG 4, 67258 HESSHEIM,
ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; ANJA SCHWOGLER, HEINRICH-LANZ-STR. 3,
68165 MANNHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; EBERHARD AMMERMANN
VON-GAGERN-STR.2, 64646 HEPPENHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN;
SIEGFRIED STRATHMANN, DONNERSBERGSTR. 9, 67117 LIMBURGERHOF,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN; ULRICHR SCHOFT, LUFTSCHIFFRING 22C,
68782 BRUHL, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; REINHARD STIERL JAHNSTR.
8, 67251 FREINSHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN, DECLARAN BAJO
JURAMENTO SER LOS ONICOS Y VERDADEROS INVENTORES DE LA INVENCION
5-ALQUIL-7-AMINOTRIAZOLOPIRIMIDINAS, PROCEDIMIENTOS Y PRODUCTOS
INTERMEDIOB PARA SU OBTENCION, COMPOSICIONES QUE LAS CONTIENEN Y
EL USO DE LAS MISMAS PARA COMBATIR HONGOS NOCIVOS, Y DECLARAN POR

ELL. PRESENTE QUE CEDEN Y TRANSFIEREN SIN LIMITACION DICHA




=

INVENCION A BASF AKTIENGESELLSCHAFT, EMPRESA ORGANIZADA Y
EXISTENTE BAJC LAS LEYES DE ALEMANIA, DOMICILIADA EN 67056
LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, JUNTO CON TODOS LOS DERECHOS INHERENTES Y
QUE DICHA COMPANIA QUEDA FACULTADA PARA SOLICITAR EN SU NOMBRE LA
PATENTE CORRESPONDIENTE EN LA REPUBLICA DE COLOMBIA.

DADO Y FIRMADO HQOY 17 DE JULIO DE 2003

15 FIRMAS ILEGIBLES, CORRESPONDIENTES A JORDI TORMO I BLASCO,
CARSTEN BLETTNER, BERND MOLLER, MARKUS GEWEHR, WASSILIOS
GRAMMENOS, THOMAS GROTE, ANDREAS GYPSER, JOACHIM RHEINHEIMER,
PETER SCHAFER, FRANK SCHIEWECK, ANJA SCHWOGLER, EBERHARD
AMMERMANN, SIEGFRIED STRATHMANN, ULRICH SCHOFL, REINHARD STIERL.
AUTENTICACION NOTARIAL EN INGLES Y EN ESPAROL, DE FECHA 17 DE
JULIO DE 2003 PARA CERTIFICAR LA COMPARECENCIA PERSONAL DE JCORDI
TORMO I BLASCO, CARSTEN BLETTNER, BERND MULLER, MARKUS CGEWEHR,
WASSILICS GRAMMENOS, THOMAS GROTE, ANDREAS GYPSER, JOACHIM
RHEINHEIMER, PETER SCHAFER, FRANK SCHIEWECK, ANJA SCHWOGLER,
EBERHARD AMMERMANN, SIEGFRIED STRATHMANN, ULRICH SCHOFL, REINHARD
STIERL PARA CERTIFICAR SU FIRMA EN EL DOCUMENTO PRECEDENTE Y SU
CAPACIDAD LEGAL PARA FIRMARIO.

FIRMADO: NOTARIO POBLICO

U.R NR. 1913/2003

Yo, Ludwig Draxel-Fisher, notario pGblico en Ludwigshafen/Rhine,
RepGblica Federal de Alemania, por el presente testifico y
confirmo que las sigquientes Lirmas de

1. JORDI TORMO I BLASCO, residente en CARL-BENZ-STR. 10-3, 69514
LAUDENBACH, ALEMANIA, personalmente conocido mioy

2. CARSTEN BLETITNER, residente en RICHARD-WAGNER-STR 48, 68165
MANNHEIM, ALEMANIA, personalmente conocido mio;

3. BERND MULLER residente en STOCKINGERSTR. 7, 67227 FRANKENTHAL,

ALEMANTA, personalmente conocido mfo



4 .MARKUS GEWEHR, residente en GOETHESTR. 21, 56288 KASTELLAUN,
ALEMANTA, personalmente conocido mio;

5.NASSILIOS GRAMMENOS residente en ALEXANDER-FLEMING-STR. 13,
67071 LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, perscnalmente comocido mio;
6.THOMAS GROTE IM HOEHNHAUSEN 18, 67157 WACHENHEIM, ALEMANIA,
personalmente conocido mio

7 .ANDREAS GYSPER, residente en B 4 4, 68159 MANNHEIM, ALEMANIA,
personalmente conocido mio

8 JOACHIM RHEINHEIMER, residente en MERZIGER STR. 24, 67063,
LUDNIGSHAFEN, ALEMANIA, personalmente conocido mio;

9. PETER BSCHAFER, residente en ROMERSTR.1, 67308 OTTERSHEINM,
ALEMANIA, personalmente conocido mfio

10. FRANK SCHIEWECK, residente en LINDENWEG 4, 67258 HESSHEIM,
ALENMANIA, personalmente conocido mio

11. ANJA SCHWOGLER, residente en HEINRICH-LANZ-STR. 3, 68165
MANNHEIM, ALEMANIA, personalmente conocido mfo;

12. EBERHARD AMMERMANN VON-GAGERN-STR.2, 64646 HEPPENHEIM,
ALEMANIA, personalmente comocido mio;

13. SIEGFRIED STRATHMANN, DONNERSBERGSTR. 9, 67117 LIMBURGERHOF,
ALEMANTA, personalmente conocido mio;

14. ULRICH SCHOFT, LUFTSCHIFFRING 22C, 68782 BRUHL, ALEMANIA,
personalmente conocido mio;

15. REINHARD STIERL JAHNSTR. 8, 67251 FREINSHEIM, ALEMANTA,
personalmente conocido mio,

son veridicas y vdlidas

Ludwigshafen/Rhine, 17 de julio de 2003.

Firma ilegible

Sello realzade fijado sobre plastico blanco, con leyenda ilegible

E hilo que lo une al resto del documento.

s
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APOSTILLA con nimeroc 91 Eb-732-737/03

28 de julio de 2003. Firmado: Werner Tholey

COLO-361-841-049-6

WPCL002G ID 6678

Bogot4d, 20 de abril de 2005
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TRADUCCION OFICIAL No. 10859
de un documento escrito en Aleméan, efectuada por Luz Ariaga de Herber, resolucion del
Ministerio de Justicia 599 del 8 de marzo 1978.-

Traduccién de las Iegallzaclones en aleméan que se encuem:an a continuacién de un
documenin de Ibrl‘ ‘escrito én upaﬂé'l e mglés por medlo del ‘cual los sefiores

!l'- " e

Jordi Tormo i Blasco _

Carl-Benz-Str. 10-3, 89514 Laudenbach ol
Alemania - -~ . :

Ciudadano de Eppana,.‘a,h .-‘ PP W C SU

Carsten Bletiner’ a.y e Ery T s
leard-Wagner-Stﬂ 6!1:65 Mannhelm B
Alemania’_ . .

Ciudadano de Alemqma .

Bernd Maller Stockingérstr'Z: 67227 Frankenthal —
Alemania . ’ T
CIudadanodaAlemama . ¥

Markus Getvohr - - e Fad
Goethestr. 21, 56288 Kasinllaun
Alemania .

Ciudadano de Alemania

Wassilios Grarmmenos
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Grecia

Thomas Grote

Im Hoehnhausen 18, 67157 Wachenheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Andreas Gypser

B 4 4, 68159 Mannheim

Alemania

Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str.24, 67083 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Alemania

GA DE HEE?ER
%ﬂ RALE INTERPRETE ORCIAL

Resaivcidn No.0S0 Minjustisln



Peter Schéfer

Romerstr.l, 87308 Ottersheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Frank Schieweck Lindenweg 4, 67258 He8heim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Anja Schwogler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68185 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Eberhard Ammermann
Von-Gagem-Sir.2, 64848 Heppenheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Siegfried Strathmann
Donnersbergstr.8, 87117 Limburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Ulrich Schofl

Luftschiffring 22¢, 68782 Brihi
Alemania

Ciudadano de Alemania

Relnhard Stierl

Jahnstr. 8, 87251 Freinsheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser Unicos y verdaderos inventores de la invencién

5-alquil-7-aminotriazolopirimidinas, procedimientos y productos intermedios para su
obtencién, composiciones que las contienen y el uso de las mismas para combatir
hongos nocivos

y ceden sin limitacién a la sociedad BASF AKTIENGESELLSCHAFT, domiciliada en
87058 L udwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha invencién y que
la citada compafila queda facutada para solicitar en su nombre la patente
cormespondiente en la Replblica de Colombia. Dado y firmado el 17 de julio 2003 2004.

Hay quince fimas ilegibles de los mencionados sefiores.
LUZ ARRAGA DE HESHER
TRADY RA }HPﬁIIAL

Resoiucldn No.588 Minjusticla

2
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Autenticacién notarial en inglés (individuo) de las quince fimas antecedentss por el
notario de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxei-Fischer, el 17 de Julio de 2003.
(Firma ilegible del notario y sello redondo notarial, en tinta).

. .o
Nuevamente, autenticacién notarial en inglés de las firnas antecedentes por el notario
de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 17 de julio de 2003.
bajo el No. 1913/2003.- (Hilo y oblea notarial en relieve). -

APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1861)

1. Pals: Republica Federal de Alemania
Este documento publico
2. Ha sido firmado por el notario Daxel (sic)-Fischer
3. Actuando en calidad de notario ptblico
4. Lieva el sello del notario Draxel-Fischer, notario de Ludwigshafen am Rheln

Certificado
5. en Frankenthal (Pfalz)
6. el 28 de julio de 2003
7. por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 81 Eb - 732-737/03

9. Sello 10. Firma
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.: firma llegible
(Wemer Tholey)
Costas:
Derechos 12,00 €

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en los archivos de estas
oficinas para su confrontacion.

oté, 19 de abril de 2005
o w“'*'::;:s.;szs:z P

Mﬂuﬁm Ne.swd “MiN{isticla
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CAVELIER ABOGADOS ) COLO: 0361-841-048-6' MRE/mrm-1d.4088

S F-
D _CUMENTOS ANEXOS

. §X{ Publicacién Internacional WO 2004/041825 /A1

Descripcion:
Péaginas 1-31 en el idioma original
Paginas 1-32 en el idioma Inglés
Péaginas 1-50 en espaiiol

Reivindicaciones: Namero (s} 1-7

Figuras: Nomero (s)

[] Forma PCT/RO/101. PCT Request

[C] Forma PCT/RO/106. Invitation to Correct Defects.

[] Forma PCT/ISA/210. Informe de Basqueda Internacional.

[_] Forma PCT/ISA/220. Notificacion De La Transmisién Del Informe De Blisqueda
Intemacional Y De La Opinién Escrita De La Administracidon Encargada De La Biisqueda
Intemacional, O De La Declaracién.

[C] Forma PCT/ISA/237. Opini6n Escrita De La Administracién Encargada De La Blsqueda
Intemacional.

[C] Forma PCT/IB/304. Notification Conceming Submission Or Transmittal Of Priority
Document.

B4 Forma PCT/IB/308. Notification Of The Recoding Of A Change.

Descripcion De Modificacion:
Cambio de nacionalidad de los Inventores: - Wassilios GRAMMENOS y Jordl TORMO | BLASCO

[] Forma PCT/IB/308. Notice Informing The Applicant Of The Communication Of The
Intemational Application To The Designated Offices.

10.] Forma PCT/AB/332. Information Conceming Elected Offices Notified Of Their Election.
11.[] Forma PCTAPEA/401. PCT Demand
12.[] Forma PCT/IPEA/402. Notification Of Receipt Of Demand By Competent intemational

Preliminary Examining Authority.

13.[] Forma PCT/IPEA/408. Written Opinion.
14.[] Forma PCT/NIPEA/416. Notification Of Transmittal Of The International Preliminary

Examination Report.

15.0X] Forma PCT/IPEA/409. Informe Del Examen Preliminar Intemacional.
16.[] Traduccién Al Espafiol Del Informe Del Examen Preliminar Intemacional.
17.[] Traduccién Al Espafiol De Los Anexos Presentados Junto Con El Informe Del Examen

Preliminar Intemacional.
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(12) NACH DEM VERTRAG DBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

119) Weltorganisation fir geistipes Eigentum

Intiemationales Bllro

(43) Inlernutionnles VerdfTentlichungsdatum

Cuoga 0041
IHERIEIRDE NN LT

(10) Internationnle Ver(fTentlichungsnummer

21. Mai 2004 (21.05.2004) PCT WO 2004/041825 Al
(51) Infernailonale Paientklaxdfikatlon™  CO7D 48704 4. 68159 Munnheim (DE). RHEINHEIMER, Joachlm
e . |I)I!ﬂ2l!|; Merziger Sir2d, 67003 Ludwigshulen (DI,
(21} Internativnales Akienzclchen: I'(.lII.P:mMM_TI'I/ SCHAFER, Peter |[DIVDIZ]: Romerar.l. 67308 (tier-
(22) [aternutionnles Anmeldedutum: sheim (DH). SCHIEWECK, ""'_".k IDI_'VI‘)IEI: Linden-
J. Nuvember 2003 (04.11.2003 wep 4. 6725R Hessiwim (DI). SCHWOGLER, Anjn
[ | Heinrich-Lanz-Sie. 3. GR1G5 Munnheim (DI2).
(25) Elnreichungssprache: Deutsch AMMERMANN, Eberhard |DIVDLE]: Von-Gagern-Sir.2.
, ) 64646 lleppenheim (DEL STRATHMANN, Slegfried
(26) VerifTentlichungmiprache: Deutsch [DIZDH]; DonncrsbergstrY. 67117 Limhurgerhal (DE).
0 b e Pt Sl i IO Loy T
1602 52 2018 7. Nowember 2 L1130 DI - “ - ¢ iR
£ - 7 November 2002 (07112005 I 67251 Frcinsheim (DE).
(71) Anmelder (flir alle Besibnmung sstadien mit Ausnlone vy

4]

175)

UIN): BASK AKTIENGESELLSCHAFT |DIZDILE): Carl-
Buouch-Sinuae, 67056 Ludwigshalen (DL),

ErDnder: und

Erfinder/Anmelder (nur fizr US): TORMO 1 BLASCO,
Jordl |DIVDE]}; Carl-Benz-Str,  10-3, 69514 Laudenhach
(DE:. BLETTNER, Carsten [DEDY): Richard-Wig-
ner-Sir. 48, 68165 Manoheim (DE). MOLLER. Bernd
IDB/MDE): Swckingersir7, 67227 Vrapkenthal (DE),
GEWEHR, Markus {DE/DE]: Gocthesr2l. 56288
RKasiellaun (DU). GRAMMENOS, Wassitios [DIVDE]:
Alesander-Meming-Sir. 13, 6707] Ludwigshalen (DL).
GROTE, Thamus [DI/DL: Im Huchnhausen 18, 67157
Wichenheim (DE). GYPSER, Andreas [DIYDE]L; B 4

i) Gemelpsamer  Vertreler:

(61} Besllmmungeinaten (regionul):

BASF  AKTIENGE-
SELLSCHAFNFT; Cur-Bosch-Struswe 33, 670506 Jaud-
wigshafen (DL

{81) Bestimmungsdasien (natlwurl): AE, AG, Al AM, AT,

ALLAY. BA.BB. BG, HB-BY, BZ, C4,CI1, QN CQ.CR.
CU. CZ DI DK. DM, DZ. KC. 1, IS, 11, GB UDeOR,
GIL. GM. 1IR, U, ID, |L, IN. IS, JB.KE, KG. KP, KR,
KZ LC, LK. LR, LS, LT, LU, LV. MA, MD, MG, MK,
MN, MW, MX, MZ NI. NO, M, PG, P11, PL, PT.
RO. RU, SC, SD. SH. SG, SK, SL. SY, TJ, T™. TN, TR,
TT. TZ. UA,UG. US, LI/ VC. VN, YL, ZA, 7M. #W.

ARIMO-Puicm (BW,
Gll GM, KL, LS, MW. MZ, SD. SL, 8z, TZ, UG, ZM,

[Foriseizung auf der ndchsien Seita}

(30 Tle: 5-ALKYL-7-AMINOTRIAZOLOPYRIMIDINUS, MISTTHHODS AND INTHRMUDIARY PRODUCTS NHCHSSARY
JOR TIE PFROMICTION THERLOF, AGHNTS CONTAINING SAID COMPOUNDS AND T1IE USE THERBOF FOR MGIT-
ING AGAINST HARMTUL MUSHROOMS

(54} Beselchnung: 5-ALKYL-7-AMINOTRIAZOLOPYRIMIDINE.VERFAIIREN UND ZWISCHUENPRODUKTE ZU IHRER
NERSTELLUNG SIii ENTHALTENDI! MITTIL SOWIR IHRE VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPILZEN
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{57) Abstract: The invention relutes w S-alkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the furmula (1) and
10 the salts thereofl. In s3id formula substitucnts have the following meanings: R' and R? ench is
a hydrogen alom or a group of alkyl, alcenyl. alcynyl, halualkyl, cycioalkyl, phenyl or naphiyle,
silurated, unsaturuled or aromatie heterocyele having from five 1o six members which contain [rom
om W four nitrogen atoms or on W three nitogen atoms and one sulfur or oxygen atom, or R and
R? cun form together with a connecting them nitrugen atom a cycle of 5 to 6 members cootaining

from one 1o four nitrogen aloms or fram one to three nitrogen stoms and one sulfur or uxygen alom,
W) R'ixa cycloalkyl or bicycloalkyl group. R, R2 and R¥ cun be substituted in conformity with a descriptivn, and X iy an alkyl or alkyl
halide group. The inventive methods end infermediary praducts necessary for producing said compaounds, agents canuining them
vy 0 the use thereuf for fighting against harmful mushmoms are alwo dischosed.

= 57 Zuaammenfassung: 5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidine der Farmel (1) in der die Substinenicn dic flgenden Bedewtungen
F huben : R, R? Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Haloalkyl, Cyclonlkyl, Phemyl, Naphthyl; 5- ouer 6-gliodriges gesiligtes. unge-
sitipics oder arumatisches Heteroeyclyl, enthaltend cin bis vier Stickstoffatwme oder ein bis drei Stickstofalome und cin Schwefcl-

0 200

wder Saucrsto(Estom; oder R' und R? kiinnen zusammen mit dem Stickstofatom, das sio verbindet, einen S- oder 6-gliedrigen Ring

bikdcn, der ein bis vier Stickstoffatome oder cin bis dned StickwioMalomo und ein Schwefcl- oder SuuerstofTitom enthall; R? Cyclo-

vn

phytopathugenen Schadpikzen

alkyl oder Bicycloalkyl; wobei R?, R* und R? gemilB der Beschreibung snbstituiert scin k8nmnen; X Alky! oder Halogenalkyl;sowic
deren Sabae;Verfahren und Zwischenprodukic zu ihrer Hersicllung, siv enthaliende Mitel und ilre Verwendung zur Bekiimpfung

Ml
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5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidine, Verfahren und Zwischenprodukte
zu jhrexr Herstellung, sie enthaltende Mittel sowie ihre Verwen-
dung zur Bekimpfung von Schadpilzen

Beschreibung

Die vorliegende Erfindung betrifft 5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimi-
dine der Formel I,

1 2
R \N.R ,
N~ R I
¢ X
N "N x

in der die Substituenten die folgenden Bedeutungen haben:

Rl v R?

Wasserstoff, C;-Cjp-Alkyl, Cz-Cig-Alkenyl, C3-Cip-Alkinyl,
C1—-Cio-Haloalkyl, C;3-Cg-Cycloalkyl, Phenyl, Naphthyl:; oder

5- oder 6-gliedriges gesiittigtes, ungesi&ttigtes oder aroma-
tisches Heterocyclyl, enthaltend ein bis vier Stickstoff-
atome oder ein bis drei Stickstoffatome und ein Schwefel-
oder Sauerstoffatom; oder

Rl und R? kdnnen zusammen mit dem Stickstoffatom, das sie
verbindet, einen 5- oder 6-gliedrigen Ring bilden, der ein
bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei Stickstoffatome
und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom enthilt;

Rl und R? k¥nnen, wenn ungleich Wasserstoff, unabhéngig
voneinander teilweise oder vollst&ndig halogeniert sein
und/oder einen bis drei Reste aus der Gruppe R*® tragen

R®* (Cyano, Nitro, Hydroxy., C;-Cg-Alkyl, Cj-Cg—Haloalkyl,
C3-Cg-Cycloalkyl, C;-Cg~Alkoxy, Ci-Cg-Haloalkoxy,
C1-C¢-Alkylthio, C;-Cg-~Alkylamino, Di—C;~Cg-alkylamino,
C2-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkenyloxy, Cz-Cg-Alkinyl,
C3—C¢-Alkinyloxy und gegebenenfalls halogeniertes Ooxy-
C1—C4-alkylenaxy;

wobei diese aliphatiachen, alicyclischen oder aromati-
schen Gruppen ihrerseits partiell oder vollstdndig ha-
logeniert sein oder eine bis drei Gruppen RP tragen
kbnnen:

Rb  Halogen, Cyanco, Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino,
Carboxyl, Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl. Alkyl,



WO 200444 1825 PCT/EP2003/012277

10

15

45

2
Haloalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alk-
oxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, Alkylamino, Dialky-
lamine, Formyl, Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Al-
kylsulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyloxy,
Alkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyl. Alkyl-
aminothiocarbonyl, Dialkylaminothiocarbonyl, wobei
die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 Kohlen-
stoffatome enthalten und die genannten Alkenyl-
oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis
8 Kohlenstoffatome enthalten;

und/oder einen bis drei der folgenden Reste:

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl, Hetero-
cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis 10
Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Arylthio,
Axryl-C1—Cg-alkoxy, Aryl-C;-Cg-alkyl, Hetaryl,
Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die Arylreste vor-
zugsweise 6 bis 10 Ringglieder, die Hetarylreste 5
oder 6 Ringglieder enmthalten, wobei die cyclischen
Systeme partiell oder vollstlndig halogeniert oder
durch Alkyl- oder Haloalkylgruppen substitulert
gein kénnen;

R3 C3-C14-Cycloalkyl oder Cs-Ci4-Bicycloalkyl, wobei RI unsub-
stituiert oder teilweise oder vollstindig halogenlert sein
kann und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe R® tragen
kann; und

X C;-Cg-Alkyl oder C;~C;-Halogenalkyl:;
powie deren Salze.

Zusdtzlich betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte
zur Herstellung der Verbindungen I, sowie Mittel und die Verwen-
dung der Verbindungen I zur Bekiémpfung von phytopathogenen Schad-
pilzen.

6-Aryl-Triazolopyrimidine werden in WO 98/46608 und EP-A 550 113
offenbart. Durch aromatische Gruppen speziell substituierte
6-Benzyl-Triazolopyrimidine mit pharmazeutischer Wirkung sind aus
US 5,231,094 und US 5,387,747 bekannt. EP-A 141 317 offenbart
6-Aryl- und 6-Arylalkyl-7-aminotriazolopyrimidine, welche in
5-Position einen Alkylrest tragen kénnen. 6-Cycloalkyltriazolopy-
rimidine mit diversen Resten in 5-Position werden in EP-A 613 900
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genannt. 5-Alkyl-6-phenyl-7-aminotriazolopyrimidine sind aus US
5,994,360 bekannt.

Die in WO 98/46608, EP-A 550 113, EP-A 141 317, EP-A 613 900 und
US 5,994,360 beschriebenen Verbindungen sind als Pflanzenschutz-
mittel gegen Schadpilze geeignet.

Ihre Wirkung ist jedoch in vielen Fillen nicht zufriedenstellend.
Daher lag als Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbesserter -
Wirksamkeit zu finden.

Demgemiff wurden die 5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidine der Formal
¥ gefunden. Weiterhin wurden Zwischenprodukte und Verfahren zur
Herstellung der Verbindungen I, sowie die Verwendung der Verbin-
dungen I und diese enthaltende Mittel zur Beki&mpfung von phytopa-
thogenen Schadpilzen gafundan.

Die Verbindungen der Formel I unterscheiden sich von den aus den
oben genannten Schriften bekannten Verbindungen durch die Kombi-
nation der 5-Alkylgruppe mit der als mono- oder bicyclisches
Cycloalkyl ausgestalteten Gruppe R3 am Triazolopyrimidingeriist.

7-Aminotriazolopyrimidine der Formel I, sind vorteilhaft erhialt-
lich durch Umsetzung von 3-Amino-1,2,4-triazol mit Dicarbonylver-
bindungen der Formel II, wobei A fllr C,-Cjp-Alkoxy, insbesondere
flir C;-Cy-Alkyl steht und R?® und X wie fiir Formel I definiert
sind, zu 7-Hydroxytriazolopyrimidinen der Formel III:

(’% + OJIR 1T @ — &R 111
N ¢
0” X N:LN X

Diese Umsetzung erfolgt Ublicherweise bei Temperaturen von 25°C
bis 210°C, vorzugsweise 120°C bis 180°C, in Gegenwart einer Base
{wvgl. EP-A-770 615].

Als Basen kommen allgemein organische Basen, z.B. tertilire Amine
wie Trimethylamin, Triethylamin, Triisopropylethylamin, Tri-
butylamin und N-Methylpiperidin, Pyridin in Betracht. Besonders
bevorzugt werden Triethylamin und Tributylamin.

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen einge-
setzt, sie kénnen aber auch lquimolar, im Uberschuff oder gegebe-
nenfalls als Ldsungsmittel verwendet werden.

P
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Die Edukte werden im allgemeinen in &quimolaren Mengen miteinan-
der umgesetzt. Es kann filr die Ausbeute vorteilhaft gein, II in
einem Uberschuff bezogen auf das Aminotriazol einzusetzen.

Die f£0r die Herstellung der Verbindungen I benStigten Ausgangs-
stoffe sind in der Literatur bekannt oder kinnen gemdf der
zitierten Literatur hergestellt werden [Heterocycl. 1996, S.1031;
Tetrahedron Lett. 1966, Bd.24, S.2661; Chem. Pharm. Bull. 1961,
S.801] oder sind kommerziell zuglinglich.

AnschlieBend setzt man die 7-Hydroxytriazolopyrimidine dexr Formel
III mit einem Halogenierungsmittel zu 7-Halogentriazolopyrimidi-
nen der Formel IV um:

1l

Ha
r?
III —_— qﬂ"i v
N “N° ~x
Diese Umsetzung erfolgt fiblicherweise bei Temperaturen wvon 0°C bis

150°C, vorzugsweise 80°C bis 125°C, in einem inerten organischen
L3dsungsmittel oder ohne Ldsungsmittel {vgl. EP-A-770 615].

Als Halogenierungsmittel kommen bevorzugt Bromierungs- oder Chlo-
rierungsmittel, wie beispielsweise Phosphoroxybromid oder Phosp-

horoxychlorid, in Substanz oder in Anwesendheit eines LSsungsmit-
tels in Frage.

Geeignete Lisungsmittel sind aliphatische Xohlenwasserstoffe wie
Pentan, Hexan, Cyclohexan und Petrolether. aromatische Kohlen-
wvasserstoffe wie Teoluol, o-, m— und p~Xylol, besonders bevorzugt
Toluol, o~, m~ und p-Xylol. Es kénnen auch Gemische der genannten
LSsungsmittel verwendet werden.

Die Halogentriazolopyrimidine der Formel IV werden mit einem Amin
der Formel V zu 7-Aminotriazolopyrimidinen der Formel I umge-
setzt.

RY

Iv + pi-N-—H — I
v
Diese Umsetzung erfolgt iiblicherweise bei Temperaturen von 0°C bis

70°C, vorzugsweise 10°C bis 35°C, in einem inerten organischen L&~
sungaemittel in Gegenwart einer Base [vgl.EP-A 550 113].

Geeignete LOsungsmittel sind aramatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluoel, o-, m- ynd p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie
Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethyl-
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ether, Diisopropylether, tert.-Butylmethylether, Diaxan, Anisol
und Tetrahydrofuran.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkali-
metall- und Erdalkalimetallhydroxide, Alkalimetall- und Erdalka-
limetalloxide, Alkalimetall- und Exdalkalimetallhydride,
Alkalimetallamide, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate wie
Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calziumcarbonat sowie Alkali-
metallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, metallorga-
nische Verbindungen, insbesondere Alkalimetallalkyle, Alkylmagne-
siumhalogenide sowie Alkalimetall- und Erdalkalimetallalkoholate
und Dimethoxymagnesium, auferdem organische Basen, z.B. tertilire
Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Tri-isopropylethylamin und
N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine sowie bicycli-
sche Amine in Betracht. Besonders bevorzugt werden Triethylamin,
Kaliumcarbonat und Natriumcarbonat.

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen einge-
setzt, sie kénnen aber auch Equimolar, im Uberschuf oder gegebe-
nenfalls als Ljsungsmittel verwendet werden. Alternativ dazu kann
ein Uberschuff der Verbindung V als Base dienen.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinan-
der umgesetzt. Es kann fir die Ausbeute vorteilhaft sein, V in
einem Uberschuf bezogen auf IV einzusetzen.

Die Reaktionsgemische werden in fiblicher Weise aufgearbeitet,
z.B. durch Mischen mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenen-
falls chromatographische Reinigung der Rohprodukte. Die Zwischen-
und BEndprodukte fallen z.T. in Form farbloser oder schwach br¥un-
licher, z&her (le an, die unter vermindertem Druck und bei mifig
erhShter Temperatur von fliichtigen Anteilen befreit oder gerei-
nigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe
erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristallisieren
oder Digerieren erfolgen.

Sofern einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend be-
schriebenen Wegen zuginglich sind, kdSnnen sie durch Derivatisie-
rung anderer Verbindungen I hergestellt werden.

7-Hydroxy- und 7-Halogentriazolopyrimidine der Formeln III und
IV, wobei X und R? die Bedeutung wie in Formel I hat und Hal Halo-
gen, insbesondere Chlor oder Brom bedeutet, sind neu.

2



WO 20041041825 PCT/EP2003M12277

10

15

as

6
Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definitionen der
Symbole wurden Sammelbegriffe verwendet, die allgemein reprisen-
tativ fir die folgenden Substituenten stehen:

Ealogem: Fluor, Chlor, Brom und Jod;

Alkyl: gesiéttigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser-
stoffreste mit 1 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstoffatomen, z.B.
C;-C¢-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl. l-Methylethyl, Butyl,
1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dimethylethyl, Pentyl,
1-Methylbutyl, 2-Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methylpropyl,
1-Ethylpropyl, Hexyl, 1, 1-Dimethylpropyl, 1,2-Dimethylpropyl,
l-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl,
1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1,3-Dimethylbutyl, 2,2-Di-
methylbutyl, 2,3-Dimethylbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethylbutyl,
2-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl. 1.2,2-Trimethylpropyl,
1-Ethyl-l1-methylpropyl und 1-Ethyl-2-methylpropyl:

HEaloalkyl: geradkettige oder verzwelgte Alkylgruppen mit 1 bis 10
Kohlenstoffatomen (wie vorstehend genannt), wobei in diesen Grup-
pen teilweise, beispielsweise ein- bis dreifach, oder vollstindig
die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt
ersetzt sein kSmnen, z2.B. C;~C;-Halogenalkyl wie Chlormethyl,
Brommethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluor-
methyl, Trifluormethyl, Chlorfluormethyl, Dichlorfluormethyl,
Chlordifluormethyl, 1-Chlorethyl, l-Bromethyl, 1-Fluorethyl,
2-Fluorethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluorethyl,
2-Chlor-2-fluorethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 2,2-Dich-
lor-2-fluorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl und Pentafluorethyl;

Alkenyl: ungesittigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser-
stoffreste mit 2 bis 6§ oder 10 Kohlenatoffatomen und einer
Doppelbindung in einer beliebigen Position, z.B. C3-Cg-Alkenyl wie
Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, l-Methylethenyl, l1-Butenyl,
2-Butenyl, 3-Butenyl, 1l-Methyl-l-propenyl, 2-Methyl-l-propenyl,
1-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, l1-Pentenyl, 2-Pentenyl,
3-Pentenyl, 4-Pentenyl, l-Methyl-l-butenyl, 2-Methyl-l-hutenyl,
3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-butenyl, 2-Methyl-2-butenyl,
3-Methyl-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl,
3-Methyl-3-butenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-l1-pro-
penyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-lpropenyl, 1l-Ethyl-2-
propenyl, l-Hexemyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, S5-Hexenyl,
1-Methyl-l-pentenyl, 2-Methyl-l-pentenyl, 3-Methyl-l-pentenyl,
4-Methyl-l-pentenyl, l-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl,
3-Methyl-2-pentenyl, 4-Methyl-2-pentenyl, 1-Methyl-3-pentenyl,
2-Methyl-3pentenyl., 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl,
1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl,
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4-Methyl-4-pentenyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,l-Dimethyl-3-bute-
nyl, 1,2-Dimethyl-1-butenyl, 1,2-Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dime-~
thyl-3-butenyl, 1,3-Dimethyl-i-butenyl, 1,3-Dimethyl-2-butenyl,
1,3-Dimethyl-3-butenyl, 2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyl-1-
butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyl, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Di-
methyl-l-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-l-butenyl,
1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethyl-l-butenyl,
2-Ethyl-2-butenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, 1,1,2-Trimethyl-2~propenyl,
1-Ethyl-1-methyl-2-propenyl, 1-Ethyl-2-methyl-lpropenyl und
1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl:;

Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen
mit 2 bis 6 oder 10 Kohlenstoffatomen und einer Dreifachbindung
in einer beliebigen Position, z.B. C2-Cg~Alkinyl wie Ethinyl,
1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl,
1-Methyl-2-propinyl, l1l-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Penti-
nyl, 1-Methyl-2-butinyl, 1l-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-
butinyl, 3-Methyl-l-butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-
propinyl, l-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl,
1-Methyl-2-pentinyl, l1-Methyl-3-pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl,
2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyl-4-pentinyl, 3-Methyl-l-pentinyl,
3-Methyl-4-pentinyl, 4-Methyl-l-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl,
1,1-Dimethyl-2-butinyl, 1,l1-Dimethyl-3-butinyl, 1,2-Dimethyl-3-
butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyl.
1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und
1-Ethyl-1-methyl-2-propinyl;

Cycloalkyl: monocyclische, gesdttigte Kohlenwasserstoffgruppen
mit 3 bis 5, 6,0der 8 Kohlenstoffringgliedern, z.B. C3-Cg—Cyclo-
alkyl wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl,
Cycloheptyl und Cyclooctyl;

Bicycloalkyl: bicyclische, gesittigte Kohlenwasserstoffgruppen-
mit 6 bis 14, insbesondere 7 oder 10 Kohlenstoffringgliedern, be-
stehend aus annelierten 5-, 6~ und/oder 7-gliederigen Ringsyste-
men.

S~ oder 6-gliedriges Heterocyclyl {(gesittigtes Heterocyclyl),
enthaltend ein bis drei Stickstoffatome und/oder ein Sauverstoff-
oder Schwefelatam oder ein oder zwei Sauerstoff- und/oder
Schwefelatome, z.B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyl,
2-Tetrahydrothienyl, 3-Tetrahydrothienyl, 2-Pyrrolidinyl,
3-Pyrrolidinyl, 3-Isaxazolidinyl, 4-Isoxazolidinyl, S5-Isoxa-
zolidinyl, 3-Isothiazolidinyl, 4-Isothiazolidinyl, 5-Isothia-
zolidinyl, 3-Pyrazolidinyl, 4-Pyrazolidinyl, S5-Pyrazolidinyl,
2-0xazolidinyl, 4-Oxazolidinyl, S-Oxazolidinyl, 2-Thiazolidinyl,
4-Thiazolidinyl, 5-Thiazolidinyl, 2-Imidazolidinyl, 4-Imidazo-

3%
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lidinyl, 2-Pyrrolin-2-yl, 2-Pyrrolin-3-yl, 3-Pyrrolin-2-yl,
3-Pyrrolin-3-yl, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidinyl,
1,3-Dioxan-5-yl, 2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl,
2-Tetrahydrothienyl, 3-Hexahydropyridazinyl, 4-Hexahydropyridazi-
nyl, 2-Hexahydropyrimidinyl, 4-Hexahydropyrimidinyl, 5-Hexahydro-
pyrimidinyl und 2-Piperazinyl;

5- odar 6-gliedriges Haterocyclyl (ungesittigtes Heterxocyelyl),
enthaltend ein bis drei Stickstoffatome und/ocder ein Sauveratoff-
oder Schwefelatom oder ein oder zwei Sauerstoff- und/oder
Schwefelatome und eine oder zwei C=C-Doppelbindungen, z.B.
3,6-Dihydro-2H-pyridin-1-yl oder 2,5-Dihydropyrrol-1-yl;

5-gliedriges Heteroaryl (arcmatisches Heterocyclyl), enthaltend
ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei Stickstoffatome
und ein Schwefel- oder Sauerstoffatam: 5~-Ring Heteroarylgruppen,
welche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome oder
ein bis drei Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoff-
atom als Ringglieder enthalten kénnen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl,
2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl,
4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl,
2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-Imidazolyl,
4-Imidazolyl, und 1,3.4-Triazol-2-y1;

§-gliedriges Hetercaryl {(arcmatisches Eeterocyclyl), enthaltend
ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstoffatome: 6-Ring Hetero-
arylgruppen, welche neben Kohlenstoffatomen ein bis drei bzw. ain
bis vier Stickstoffatome als Ringglieder enthalten kdnnem, z.B.
2-Pyridinyl, 3-Pyridinyl, 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl,
4-Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl und
2-Pyrazinyl:;

Oxyalkylsnoxy: divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3
CHz-Gruppen, wobel beide Valenzen iiber ein Sauverstoffatom an das
Gerlist gebunden ist, z.B. OCH;0, OCH;CH;0 und OCH;CHaCH,0;

Die Verbindungen der Formel I kfSnnen auch in Form ihrer landwirt-
schaftlich brauchbaren Salze vorliegen, wobei es in der Regel
nicht auf die Art des Salzes ankommt. Im Allgemeinen kommen die
Salze derjenigen Kationen oder die Skureadditionssalze derjenigen
Séuren in Betracht, deren Kationen beziehungsweise Anionen die
fungizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ beeintriichti-
gen.

Es kommen als Kationen insbesondere Ionen der Alkalimetalle, vor-
zugsweise Lithium, Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, vor-
zugsweise.Calcium und Magnesium, und der (bergangsmetalle, vor-
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zugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammonium, wobei
hier gewlinachtenfalls ein bis vier Wasserstoffatome durch
C;-C4=Alkyl, Hydroxy-C;-Cs-alkyl, C;=-C¢-Alkoxy-C;-C4-alkyl,
Hydroxy-C;-Cs4—alkoxy-C;—Cq—alkyl, Phenyl oder Benzyl ersetzt sein
kénnen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium, Diisopropylammo-
nium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 2- (2-Hydroxy-
eth-1-oxy)eth-1l-ylammonium, Di (2-hydroxyeth-l-yl)ammonium, Tri-
methylbenzylammonium, des weiteren, Phosphoniumionen, Sufonium-
ionen, vorzugsweise Tri (C;-C4-alkyl)sulfonium und Sulfoxonium-
ionen, vorzugsweise Tri(C;-Ci-alkyl)sulfoxonium, in Betracht.

Anionen von brauchbharen S8ureadditionssalzen sind in erster Linie
Chlorid, Bromid, Fluorid, Hydrogensulfat, Sulfat, Dihydrogen-
phosphat, Hydrogenphosphat, Nitrat, Hydrogencarbonat, Carbonat,
Hexaflourosilikat, Hexafluorcphosphat, Benzoat sowie die Anionen
von C1-Cq-Alkansiuren, vorzugsweise Formiat, Acetat, Propionat und
Butyrat.

Sofern Rl und/oder R2 ein Chiralitéitszentrum aufweist, sind die
(R)— und (S)-Isomere und die Razemate der Verbindungen der Formel
I in den Umfang der Erfindung eingeschlossen.

Die besonders bevorzugten Ausfiuhrungsformen der Zwischenprodukte
in Bezug auf die variablen entsprechen denen der Reste R? und X
der Formel I.

Im Hinblick auf ihre bestimmingsgemiife Verwendung der 5-Al-
kyl-7-aminotriazolopyrimidine der Formel I sind dlie folgenden Be-
deutungen der Substituenten, und zwar jeweils fOr sich allein
oder in Kombination, besconders bevorzugt:

Verbindungen I sind bevorzugt. in denen R! und R2 fir Wasserstoff,
Ci1-C10-Alkyl oder C;-Cg-Haloalkyl, insbesondere fiir Wasserstoff,
Cy1-Cg~Alkyl, Cy-C4-Haloalkyl, besonders bevorzugt flr Wasserstoff,
l-Methylpropyl. Isopropyl oder 1,1,1-Trifluor-2-propyl steht.

Bevorzugt eind auch Verbindungen I, in denen R! und R? zusammen
mit dem Stickstoffatom, das sie verbindet, einen 5-oder 6-glie-
drigen Ring bilden, der ein Sauerstoff- oder Schwefelatom enthal-
ten kann, wie Pyrrolidin-li-yl, Pyrrol-l-yl, Pyrazol-l-yl, Imida-
zo0l-1-y1, Piperidin-1l-yl, Morpholin-4-yl, Thiomorpholin-4-vl.

3, 6-Dihydro-2H-pyridin-1-yl, 2,5-Dihydropyrrol-l-yl, wobei die
genannten Reste durch eine bis drei Gruppen R®, insbesondere durch
C1~C4-Alkyl, wie beispielsweise Methyl oder Ethyl, substituiert
sein k&nnen. Besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R!
und R? gemeinsam eine 4-Methylpiperidin-l1-yl-Gruppe bilden.
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Inshesondere bevorzugt werden Verbindungen I, in denen R! nicht
Wasserstoff bedeutet.

Daneben werden auch Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen
Rl wasserstoff, C;-Ce-Alkyl oder C;-C4-Haloalkyl und R? Wasserstoff
oder C3-C4~Alkyl, insbesondere Wasserstoff, bedeutet.

Weiterhin werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R} und R?
keine Gruppen RP tragen, insbescndere solche, in denen R! und R2
keine Gruppen R® tragen.

Ein weiterer bevorzugter Gegenstand sind Verbindungen I, in denen
R! und R? Wasserstoff bedeuten.

Besonders werden auch Verbindungen I bevorzugt, in denen R3
C3-C33-Cycloalkyl, bevorzugt Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl,
Cyclooctyl oder Cyclododecyl oder Bicycloheptyl bedeuten, wobei R3
ggf. eine bis drel Gruppen R® tragen kann. Insbesondere is R3
unsubstituiert.

Aufierdem werden Verbindungen I besonders beverzugt, in denen X
fGr C;-Cq-Alkyl, insbesondere Methyl steht.

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den fol-
genden Tabellen zusammengestellten Verbindungen I bevorzugt. Die

in den Tabellen flir einen Substituenten genannten Gruppen stellen
auflerdem for sich betrachtet, unabhlingig von der Kombination, in

der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des
betreffenden Substituenten dar.

Tabelle 1

Verbindungen der Formel I, in édenen R3 fQr Cyclopropyl, X £f0r Me-
thyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 2

Verbindungen der Formel I, in denen R? flir Cyclopropyl, X for
Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine Vex-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 3

Verbindungen der Formel I, in demen R? fiir Cyclopropyl, X for
n-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? ffir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht
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Tabelle 4
Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir Cyclopropyl, X fiir iso-
Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 5

Verbindungen der Formel I, in demen R3 fiir Cyclopentyl, X f0Or Me-
thyl steht und die Kombination der Reste R! und R2 f{ir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A emntspricht

Taballe 6

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir Cyclopentyl, X flr
Ethyl steht und die Kombination der Reste R: und R? fiixr eine Ver-
bindung jeweils einer 2eile dar Tabelle A entspricht

Tabelle 7

Verbindungen der Formel I, in denen R? fUr Cyclopentyl, X fir
n-Propyl stebt und die Kombinaticn der Reste R! und R? flir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 8

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir Cyclopentyl, X fiir iso-
Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 9

Verbindungen der Formel I, in denen R? fir Cyclohexyl, X fQr Me-
thyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fOr eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 10

Verbindungen der Formel I, in denen R? fir Cyclohexyl., X fOr Ethyl
steht und die Kombination der Reste R! und R? flr eine Verbindung
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 11

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fiir Cyclohexyl, X flr
n-Propyl steht und die Xombination der Reate R! und R? filr eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 12

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir Cyclohexyl, X fir iso-~
Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? flir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht '
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Tabelle 13
Verbindungen der Formel I, in demen R?® filr Cycloheptyl, X fir Me-
thyl steht und die Kombination der Reate R! und R? fdr eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 14

Verbindungen der Formel I, in demen R?! ffir Cycloheptyl, X fiar
Ethyl steht und die Xombination der Reste Rl und R? fiir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 15

Verbindungen der Formel I, in denen R? fir Cycloheptyl, X fir
n-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? fir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 16

Verbindungen der Formel I, in denen R? fUr Cycloheptyl, X fdr iso-
Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? flir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entepricht

Tabelle 17

Verbindungen der Formel I, in denen R?® fiir Cyclooctyl, X fiir Me-
thyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fOr eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 18

Verbindungen der Formel I, in demen R3? fir Cyclooctyl, X fiir Ethyl
gteht und die Kombination der Reste R! und R? f{ir eine Verbindung
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 19

Verbindungen der Formel I, in denen R? fiir Cyclooctyl, X fiir
n-Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fQGr eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 20

Verbindungen der Formel I, in denen R3 foir Cyclooctyl, X fir iso-
Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 21

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fOr Cyrlododectyl, X fiir
Methyl steht und die Kombination der Reste R! und R? £0ir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tebelle A entspricht
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Tabelle 22
Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir Cyclododectyl, X fir
Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine Ver-
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 23

Verbindungen der Formal I, in denen R3 fir Cyclododectyl, X fir
n-Propyl steht und die Kombination der Reaste R! und R? filr eine
Verbindung jeweilas einer Zeile dexr Tabelle A entspricht

Tabelle 24

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fiir Cyclododectyl, X flr
iso-Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? f(r eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 25

Verbindungen der Formel I, in denen R® filr Bicyclo[2.2.1]hept-
2-yl, X for Methyl steht und die Kombination der Reste R! und R2
fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 26

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fiir Bicyclo[2.2.1]hept-
2-yl, X far Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R2
fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 27

Verbindungen der Formel I, in denen R3 £tr Bicyclo[2.2.l1l]hept-—
2-yl, X far n-Propyl steht und die Kombination der Reste R und R2
filr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 28

Verbindungen der Formel I, in demen R? £0Or Bicyclo[2.2.1]hept-
2-yl, X fUr iso-Propyl steht und die Kombination der Resta R! und
R? fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 29

Verbindungen der Formel I, in denen R? filr 2-Methylcyclopentyl,
X £fUr Methyl steht und die Kombination der Raste Rl upd R? fiir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 30

Verbindungen der Formel X, in denen R? fir 2-Methylcyclepentyl,

X fir Ethyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? fiir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

5
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Tabelle 31
Verbindungen der Formel I, in denen R3? flir 2-Methylcyclapentyl,
X fir n-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? flr
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A antspricht

Tabelle 32

Verbindungen der Formel I, in denen R? fir 2-Methylcyclapentyl,

X ftr iso-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? fur
eine Verbindung jeweile einer Zeile der Tabelle A entspricht

Taballe 33

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fir 3-Methylcyclopentyl,
X fOr Methyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 34

Verbindungen der Formel I, in denen R? fiir 3-Methylcyclopentyl,

X far Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fiir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabella 35

Verbindungen der Formel I, in denen R?® fiir 3-Methylcyclopentyl.,
X f4r n-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R2 fiir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 36

Verbindungen der Formel I, in denen R3? £ir 3-Methylcyclopentyl,

X far iso-Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? filr
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 37

Verbindungen der Formel I, in denen R? ffir 2-Methylcyclohexyl,
X for Methyl steht und die Kombination der Reste R! und R? foOr
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 38

Verbindungen der Formel I, in denen R? flir 2-Methylcyclohexyl,

X fur Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? f{ir eine
Verbindung jewelils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 39

Verbindungen der Formel I, in denen R? fiir 2-Methylcyclohexyl,
X fir n-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R2 fir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht
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Tabelle 40
Verbindungen der Formel I, in denen R} filr 2-Methylcyclohexyl,
X fir iso-Propyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? fiir
eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 41

Verbindungen der Formel I, in denen R? fUr 3-Methylcyclohexyl,
X fiir Methyl steht und die Kombination der Reste Rl und R? fir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 42

Verbindungen der Formel I, in denen R3 flr 3-Methylcyclohexyl,

X fd4r Bethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fir eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 43

Verbindungen der Formel I, in denen R® filr 3-Methylcyclohexyl,

X f0r n-Propyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fdr
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 44

Verbindungen der Formel I, in denen R3? flir 3-Methylcyclohexyl,

X fUr iso~Propyl steht und die Kombination der Reste R} und R? fir
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 45

Verbindungen der Formel I, in demen R3 fiir 4-Methylcyclohexyl,
X fir Methyl steht und die Kombination der Reste R! und R3? fir
elne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 46

Verbindungen der Formel I, in denen R? f{ir 4-Methylcyclchexyl,

X fir Ethyl steht und die Kombination der Reste R! und R? fdr eine
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 47

Verbindungen der Formel I, in denen R3? f{ir 4-Methylcyclohexyl,
X fiir n«Propyl steht und die Kambination der Reste R! und R? fur
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 48

Verbindungen der Formel I, in denen R3 fiir 4-Methylcyclohexyl,

X fir iso-Propyl steht und die Kombination der Reste R* und R? f0r
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht
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Tabelle A
1 2
R \N.R .
Ny R I
s \ i)]:
N" N Tx
No. b R?
A-1 H H
10 A-2 CHaCH;3 H
A-3 CHzCH3 CH3
A4 CH;CHy CH3CHy
A-5 CH,CFs E
A-6 CHzCF; CHj
1s | A-7 C:H;CF; CH3CH3
A-8 CHaCCl 3 H
A-9 CH2CCl, CH3
A-10 Cﬂ_g_CCl; CHaCH;
A-11 CHaCHCH3 H
20 | A-12 CH;_?E_CH; CHj
A-13 CHaCHaCH; CH;_S'.‘H;
A-14 CHZCH,CH, CHaCH2CH;
A-15 CH(CHj3)2 H
A-16 CH(CH3)a_ CH,
a5 | a-17 CH({CH3) 2 CHaCH,
A-18 {R/S) CH({CH;y)~-CH;CH;z H
A-19 (R/S) CH{CH3)~CHzCHy CHy
A-20 {R/S) CRH{CH3)-CHxCH;3 CH2CH;
A-21 (R) CH(CH;) —CHzCH; H
30 a2 {R) CH(CHy)~CHzCH; CHs
A-23 {R) CH(CHa) -CE;&H; CE;CH;
A-24 (S)_CH(CH3) ~CH;CHj H
A-25 {S) CH{CHj3)~CHaCHy CH;
55 | 226 (S)_CH{CHs) —CH,CHy CH,CH;
a-27 (R/S5) CH(CHy) -CH(CH;)2 H
A-28 (R/S) CH(CE_;) -CH (CH3) 2 CHy
A-29 (R/S) CH(CH3) -CH(CHy)a_ CHCH;
A-30 {R) CH{CHy)--CH{CH;3); H
40 A-31 {R) CH{CH;3)-CH{CHy); CHj
A-32 (R) CH(CHy) ~CH (CHs) CHzCH,
A-33 {5) CH(CH;3)-CH(CHy)32 H
A-34 (5) CH{CH;)-CH(CH;3); CHj
A-35 (S)_CH(CH3) -CH(CH3)z _ CH3CHy
«s | A-36 {R/S) CH(CHy)~C (CHy), H
A-37 {R/8) CH(CH3)-C({CHi)y CH3
A-38 (R/S) CH(CHy)-C{CH;); CH;CHy
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A-39 {R) CH(CH;)_—C(CH;) 3 H
A-40 (R) CH(CH3)-C(CH3)3 CHjy
A-41 (R) CH(CH3)-C(CH3)3 CH,CH;
5 [a-a2 {S) CH(CH3)-C(CHs)3 H
A=-43 (S} CH{(CH3)-C(CHa)» CH;
A-44 (S) CH(CH3)-C{(CH)1 CHaCHy
A-45 (R/S) CH(CH3)-CFs3 H
10 A-46 {(R/S) CH(CH;3)-CF; CHj3
A-47 {R/S) CH(CHa)-CF; CH2ClHy
A-48 {R) CH(CH;3)-CF3 H
A-49 (R} CH(CH3)-CF; CH;3
A-50 {R) CH{CH3)—-CF; CH2CHj
15 A-51 {8) CH{CH3)}~-CF; H
A-52 (S} CH(CH3)-CF;3 CHy
A-53 {S) CH{CH;)—CF;3 CHZCHy
A-54 (R/S) CH(CH3)-CCljy H
A-55 (R/S) CH(CH3)-CCl, CH;
20 | A-56 (R/S) CH(CH3)-CCl, CHzCH3
A-57 (R) CH(CH;3)-CCl; H
A-58 {R) CH(CH3)-CCl, CH;
A-59 (R) CH(CH;)-CCl, CH,CH,
A-60 {S) CH(CH;3)-CCls H
25 [ a-61 (5) CH({CHy)-CCls CHs
A-62 (5) CH({CH3)~-CCl; CH,CH;
A-63 CH;CF3CF3 H
A~-64 CHaCF2CF, CHj3
30 A-65 CHaCFaCF,y CHzCH3
A-66 CH3 (CF3) 2CF; H
A-67 CH; (CF2) 2CF3 CH;
A~-68 CHz (CF3) 2CF3 CH3CH;
A-69 CH2C {CH3) =CHz H
35 [ a-70 CHyC (CH3 ) =CHp _ CH;
A-71 CH2C {CH3) =CH3 CH,;CH;3
A-72 cyclopentyl H
A-T3 cyclopentyl CH3
A-74 cyclopentyl %
40 I 275 cyclohexyl H
A~-76 cyclohexyl CHj3
A-77 cyclohexyl CHaCHy
A-78 — {CHz) -
5 A-79 -CH (CH_;) (CHz)3—
A-80 —CH,CH (CHy) (CHa) 2-
A-81 - (CHp)s-

27



WO 20041041825 PCT/EP23M012277

10

15

45 -

18

No. Rl | R3
A-82 — (CHz) 2CH (CH) (CHa) 2~
A-B3 —~CH,CH (CHy ) CH2CH (CH3) CHaz~
A-84 - (CHz ) ;CH=CHCHz -
A-B5 —{CHz) 2C {CH3) =CHCH;-
A-86 - (CHz) 3CHF (CHa) 2-
A-87 - (CHz) 3CHFCH; -
A-88 — (CHz) 2CH (CF3) (CHz) 2~
A-89 ~(CHa) 20 (CH3) 2-
A-90 - (CHz) 25 (CH2) -

A-91 —~CHCH=CHCHp~_

Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnemn sich
durch eine hervorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum
von pflanzenpathogenen Pilzen, insbesondere aus der Klasse der
Ascomyceten, Deuteromyceten, Phycomyceten und Basidiomyceten.
aus. Sie sind zum Teil systemisch wirksam und kdnnen im Pflanzen-
schutz als Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt werden.

Besondere Bedeutung haben sie fiir die Bekimpfung einer Vielzahl
von Pilzen an verschiedenen Kulturpflanzen wie Weizen, Roggen,
Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Bananen, Baumwlle, Soja,
Kaffee, Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und Gemiisepflan-
zen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Karbisgewlichsen,
sowie an den Samen dieser Pflanzen.

Speziell eignen sie sich zur Beklmpfung folgender Pflanzenkrank-
heiten:

Alternaria-Arten an Gemiise und Obst,

Bipolaris- und Drechslera-Arten an Getreide, Reis und Rasen,
Blumeria graminis (echter Mehltau) an Getreide,

Botrytils cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemilse, Zier-
pflanzen und Reben,

Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kirbis-
gewlichsen,

Fusarium- und Verticillium-Arten an verschiedenen Pflanzen,
Mycosphaeraella-Arten an Getreide. Bananen und Erdnlissen,

. Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten,

. Plasmopara viticola an Reben,

. Podosphaera leucotricha an Apfeln,

Pseudocercosporella herpotrichoides an Weizen und Gerste,
Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken,

Puccinia-Arten an Getreide,

Pyricularia oryzae an Reis,

Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen,

Ssptoria tritici und Stagonospora nodorum an Weizen,

. Uncinula necator an Reben,



PCT/EP2003/012277

WO 2004/04 1825

1o

15

a5

40

45

19
Ustilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie
Venturia-Arten (Schorf) an Apfeln und Birnen.

Die Verbindungen I eignen sich auferdem zur Bekldmpfung von Schad-
pllzen wie Paecilomyces variotii im Materialschutz (z.B. Holz,
Papier, Dispersionen fiir den Anstrich, Fasern bzw. Gewebe) und im
Vorratsschutz.

Die Verbindungen I werden angewendet, indem man die Pilze oder
die vor Pilzbefall zu schiltzenden Pflanzen, Saatglter, Materia-
lien oder den Erdboden mit einer fungizid wirksamen Menge der
Wirkstoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch nach
der Infektion der Materialien, Pflanzen oder Samen durch die
Pilze erfolgen.

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und
95, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff.

Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutz je
nach Art des gewlnschten Effektes zwischen 0,01 und 2 kg Wirk-
stoff pro ha.

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstoffmengen
von 0,001 bis 1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm
Saatgut bendtigt.

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorrateschutz richtet sich
die Aufwandmenge an Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebietes
und des gewiinschten Effekts. Ubliche Aufwandmengen sind im Mate-
rialschutz beispielasweise 0,001 g bis 2 kg. vorzugsweise 0,005 g
bis 1 kg Wirkstoff pro Qubikmeter behandelten Materials.

Die Verbindungen I k&nnen in die iiblichen Formulierungen flber-
fiihrt werden, z.B. Lisungen, Emulasionen, Suspensionen, St#ube,
Pulver, Pasten und Granulate. Die Anwendungsform richtet sich
nach dem jeweiligen Verwendungszweck: sie soll in jedem Fall eine
feine und gleichmifiige Verteilung der erfindungsgemiifen Verbin-
dung gewidhrleisten.

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B.
durch Verstrecken des Wirkstoffs mit LOsungsmitteln und/oder
Trégeratoffen, gewlinschtenfalls unter Verwendung von Emulgier-
mitteln und Dispergiermitteln. Als LSsungsmittel / Hilfsstoffe
kommen dafiir im wesentlichen in Betracht:

=5
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Wasser, aromatische Ldsungsmittel (z.B. Solvesso Produkte,
Xylol), Paraffine (2.B. ErdSlfraktionen), Alkohole (z.B. Me-
thanol, Butanol, Pentanol, Benzylalkohol), Ketone (z.B.
Cyclohexanon, gamma-Butryolacton), Pyrrolidone (NMP, NOP),
Acetate (Glvkoldiacetat), Glykole, Dimethylfettsiiureamide,
Fettsluren und Fettslureester. Grundsdtzlich k&nnen auch
LOsungsmittelgemische verwendet werden,

Trigerstoffe wie natlirliche Gesteinsmehle {z.B. Kasoline, Ton-
erden, Talkum, Kreide) und synthetizche Gesteinsmehle (z.B.
hochdisperse Kieselsfure, Silikate); Emulgiermittel wie
nichtionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethy-
len-Fettalkchol-Ether, Alkylsulfonate und Arylsulfonate) und
Dispergiermittel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methyl-
cellulose.

Als cberflichenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali-,
Ammoniumsalze von Ligninsulfons#iure, Naphthalinsulfonsldure,
Phenolsulfons#iure, Dibutylnaphthalinsul fonsSiure, Alkylaryl-
sulfonate, Alkylsulfate, Alkylsulfonate, Fettalkoholsulfate.
Fetts#uren und sulfatierte Fettalkoholglykolether zum Einsatz,
ferner Kondensationsprodukte von sulfoniertem Raphthalin und
Naphthalinderivaten mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte dea
Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonasdure mit Phenol und Form-
aldehyd, Polyoxyethylenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-
phenol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphenolpolyglykolether,
Tributylphenylpolyglykolether, Tristerylphenylpolyglykolether,
Alkyl-arylpolyetheralkohole, Alkochol- und Pettalkoholethylenoxid-
Kondensate, ethoxyliertea Rizinusdl. Polyoxyethylenalkylether.
ethoxyliertes Polyoxypropylen, Laurylalkocholpoly-glykoletherace-
tal, Sorbitester, Ligninsulfitablaugen und Methylcellulose in Be-
tracht.

Zur Herstellung von dixekt versprithbaren L8sungen, Emulsionen,
Pasten oder 0Oldispersionen kommen MineraldSlfraktionen von mittle-
rem bis hohem Siedepunkt, wie Kerosin oder Dieselsl, fernmer
Kohlenteerdle sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ursprungs,
aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B.
Toluol, Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naph-
thaline oder deren Derivate, Methanol, Ethanol, Propancl,
Butanol, Cyclohexanol, Cyclohexanon, Isophoron, stark polare
Ligsungsmittel, z.B. Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrolidon oder
Wasser in Betracht.
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Pulver~, Streu- und St#ubemittel kdnnem durch Mischen oder ge-
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen
Trigerstoff hergestellt werden.

Granulate, z.B. Umhllllungs-, Imprdgnierungs- und Homogen-
granulate, k&nnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Triger-
stoffe hergestellt werden. Feste Trlgeratoffe sind z.B. Mineral-
erden, wie Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Attaclay, Kalk-
stein, Kalk, Kreide. Bolus. L&8. Ton, Dolomit, Diatomeenerde,
Calcium- und Magnesiumsulfat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunst-
stoffe, Dingemittel, wie z.B. Ammoniumsulfat, Ammoniumphosphat,
Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte, wie
Getreidemehl, Baumrinden-, Holz- und NuBfschalenmehl, Cellulose-
pulver und andere feste Trigerstoffe.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwiachen 0,01 und 95
Gew.~-%, vorzugsweise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffs.
Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%,
vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum} eingesetzt.

Beispiele filr Formulierungen sind:
1. Produkte zur Verdinnung in Wasser

A Wasperldsliche Konzentrate (SL)
10 Gew.-Teile esinar erfindungsgemifen Verbindung werden in
Wasser oder einem wasserléslichen L3sungsmittel gelést. Al-
ternativ werden Netzmittel oder andere Hilfsmittel zugefigt.
Bei der Verdinnung in Wasser 18st sich der Wirkstoff.

B Dispergierbare Konzentrate {(DC)
20 Gew.-Teile einer erfindungsgemiifen Verbindung werden in
Cyclohexanon unter Zusatz eéines Dispergiermittels z.B. Poly-
vinylpyrrolidon gelést. Bei Verdinnung in Wasser ergibt sich
eine Dispersion.

c Bmulgierbare Xonzentrate (EC)
15 Gew.-Teile einer erfindungsgemiifien Verbindung werden in
Xylecl unter Zusatz von Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinus-
8lethoxylat (jeweils 5 %) geldst. Bei der Verdilnnung in
Wasser ergibt sich eine Emulsion.

D Pmulsionen (EW, EO)
40 Gew.-Teile einer erfindungsgemiiffien Verbindung werden in
Xylol unter Zusatz von Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinus-~
dlethoxylat (jeweils 5 %) geldst. Diese Mischung wird mittels
einer Emulgiermaschine (Ultraturax) in Wasser eingebracht und
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zu einer homogenen Emulsion gabracht. Bei der Verdinnung in
Wasser ergibt sich eine Emulsion.

Suspensionen (SC, OD)

20 Gew.-Teile einer erfindungsgemifen Verbindung werden unter
Zusatz von Dispergier— und Netzmitteln und Wasser oder einem
organischen L&sungsmittel in einer Rihrwerkskugelmihle zu
einer feinen Wirkstoffsuspension zerkleinert. Bei der Verdiln-
nung in Wasser ergibt sich eine stabile Suspension des Wirk-
stoffs.

Wasserdigspergierbare und wasserldsliche Granulate (WG, SG)
50 Gew.-Teile einer erfindungsgamiffen Verbindung werden unter
Zusatz von Dispergier- und Netzmitteln fein gemahlen und
mittels technischer Ger&te (z.B. Extrusion, Spridhturm,
Wirbelschicht) als wasserdispergierbare oder wasserl®sliche
Granulate hergestellt. Bei der Verdinnung in Wasser ergibt
sich eine stabile Dispersion oder L8sung des Wirkstoffs.

Wasserdispergierbare wund wasserl8sliche Pulver (WP, SP)

75 Gew.-Teile einer erfindungsgemiifen Verbindung werden unter
Zusatz von Dispergier~ und Netzmitteln sowie KieselsAuregel
in einer Rotor-Strator Milhle vermahlen. Bei der Verdinnung in
Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder L8sung des
Wirkstoffs.

Produkte fiir die Direktapplikation

Stiube (DP)

S5 Gew.Teile einer erfindungsgemfen Verbindung werden fein
gemahlen und mit 95 % feinteiligem Kaolin innig vermischt.
Man erhiilt dadurch ein Stdubemittel.

Granulate (GR, FG, GG, MG)

0.5 Gew-Teile einer erfindungsgemiifen Verbindung werden fein
gemahlen und mit 95.5 & Tr&gerstoffe verbunden. Géngige
Verfahren sind dabel die Extrusion, die Sprihtrocknung oder
die Wirbelachicht. Man erh&lt dadurch ein Granulat far die
Direktapplikation.

ULV- L&sungen (UL}

10 Gew.-Telle einer erfindungsgeméifen Verbindung werden in
einem organischen Lbsungsmittel z.B. Xylol gel8st. bDadurch
erhilt man ein Produkt fOr die Direktapplikation.



WO 204AH 1828 PCT/EPZMIN12277

10

15

30

3as

40

45

a3
Die Wirkstoffe k&énnen als solche, in Form ihrer Formulierungen
oder den daraus bereiteten Anwendungsformem, z.B. in Form von di-
rekt versprilhbaren L8sungen, Pulvern, Suspensionen oder
Dispersionen, Fmulsionen, {ldispersionen, Pasten, St3ubemitteln,
Streumitteln, Granulaten durch Versprilhen, Vernebeln, Verstiduben,
Verstreuen oder Gieffen angewendet werden. Die Anwendungsformen
richten sich ganz nach den Verwendungszwecken; sie sollten in je-
dem Fall miglichst die feinste Verteilung der erfindungsgeméiffien
Wirkstoffe gewlhrleisten.

Wissrige Anwendungsformen k&énnen aus Emulsionskonzentraten, Pa-
sten oder netzbaren Pulvern (Spritzpulver, Oldispersiocmen) durch
Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herastellung von
Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen kénnen die Substanzen als
solche oder in einem {1 oder Ldsungsmittel geltst, mittels Netz-,
Haft-, Dispergier- oder Emulgiermitttel in Wasser hamogenisiert
warden. Es kinnen aber auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-,
Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell Ldsungsmittel oder
01 bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdilnnung
mit Wassper geeignet sind.

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zu-
bereitungen k&nnen in gr&feren Bereichen variiert werden. Im
allgemeinen liegen sie zwiachen 0,0001 und 10%, vorzugsweise zwi-
schen 0,01 und 1%.

Die Wirkstoffe kSnnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-
Verfahren (ULV) verwendet werden, wobei es m8glich ist, Formulie-
rungen mit mehr als 95 Gew.-% Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff
ochne Zusitze auszubringen.

Zu den Wirkstoffen kfnnen $le verschiedenen Typs, Netzmittel,
Adjuvants, Herbizide, Fungizide, andere Schadlingsbekimpfungemit-
tel, Bakterizide, gegebenenfalls auch erst unmittelbar vor der
Anwendung (Tankmix)}, zugesetzt werden. Diese Mittel k¥Snnen zu den
erfindungsgeniifien Mitteln im Gewichtsverhfltnis 1:10 bis 10:1 zu-
gemiacht werden.

Die erfindungsgemiiffien Mittel kSmnen in der Anwendungsform als
Fungizide auch zusammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der
2.B. mit Herbiziden, Insektiziden, Wachstumsregulatoren, Fungizi-
den oder auch mit DOngemitteln. Beim Vermischen der Verbindungen
I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fun-
gizide mit anderen Fungiziden erhiilt man in vielen Fillen eine
Vergrbfierung des fungiziden Wirkungsspektrums.
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Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungs-
geméfen Verbindungen gemeinsam angewendet werden kdnnen, soll die
Kombinationamdglichkeiten erl¥utern, nicht aber einschrénken:

Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl,
Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph.
Fenpropidin, Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph
Anilinopyrimidine wie Pyrimethanil, Mepanipyrim oder Cyrodi-
nyl,

Antibiotika wie Cycloheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Na-
tamycin, Polyoxin oder Streptomycin,

Azole wie Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenocona-
zole, Dinitroconazol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquicona-
zol, Flusilazol, Hexaconazol, Imazalil, Metconazol, Myclobu-
tanil, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz, Prothioconazol,
Tebuccnazol, Triadimefon, Triadimencl, Triflumizol, Tritico-
nazol,

Dicarboximide wie Iprodion, Myeclozolin, Procymidon, Vinclozo-
lin,

Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam,
Metiram, Propineb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,
Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyl, Boscalid,
Carbendazim, Carboxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Di-
thianon, Famoxadon, Fenamidon, Fenarimol, Fuberidazol, Fluto-~
lanil, Purametpyr, lsoprothiclan, Mepronil, Nuarimol, Probe-
nazol, Proquinazid, Pyrifenox, Pyroguilon, Quinoxyfen, Silt-
hiofam, Thiabendazol, Thifluzamid, Thiophanat-methyl, Tiadi-
nil, Tricyclazol, Triforine,

Kupferfungizide wie Bordeaux Brithe, Kupferacetat, Kupfero-
Xychlorid, basisches Kupfersulfat,

Nitrophenylderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, Ni-
trophthal-isopropyl

Phenylpyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxonil,

Schwefel

Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl, Benthiavalicarb,
Carpropamid, Chlorothalonil, Cyflufenamid, Cymoxanil, Dazo~
met, Diclomezin, Diclocymet, Diethofencarb, Edifenphos,
Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil, Ferimzome,
Fluazinam, Fosetyl, Fosetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexa-
chlorbenzol, Metrafenon, Pencycuron, Propamocarb, Phthalid,
Toloclofos-methyl, Quintozene, Z2oxamid

Strobilurine wie Azoxystrobin, Dimoxystrobin, Fluoxaatrobin,
Kresoxim-methyl, Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxystro-
bin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin,

Sulfensfurederivate wie Captafol, Captan, Dichlofluanid, Fol-
pet, Tolylfluanid
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Zimtsdureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder
Flumorph.
Synthesebeispiele
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Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vor-
schriften wurden unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsver-
bindungen zur Gewinnung weiterer Verbindungen I benutzt. Die so
erhaltenen Verbindungen sind in der anschliefenden Tabelle mit
phyeikalischen Angaben aufgefGhrt.

Beispiel 1 Herstellung von 2-Cyclopentyl-3-aoxobutylsfureethyl-
ester

Eine Mischung von 3-Oxcbutylsiure ethylester (0,5 mol), Cyclopen-~
tylbromid (0,5 mol} und Natriumethoxylat (0,5 mol) in Ethanol
{100 ml) wurde 15 Std. refluxiert. Nach Abk{lhlen der Reaktionsmi-
schung auf etwa 20 bis 25°C wurden 71g der Titelverbindung durch
Destillation (96-100°C, 0,25 mbar) iscliert.

Beispiel 2 Herstellung von S5-Methyl-6-cyclopentyl-7-hydroxy-
[1,2,4]-triazolo[1,5-a]-pyrimidin

Eine Mischung von 3-Amino-1,2,4-triazol (14 g}, 2-Cyclopen-
tyl-3-oxobutylslureethylester (0,17 mol, Bap. 1) und Tributylamin
(50 ml) wurde fir 6 Std. auf 180°C erhitzt. Nach Abkiihlen der Re-
aktionsmischung auf etwa 70°C wurde wissr. NaOH-LAsung (21g in
200 ml Hy0) zugesetzt und die LBsung weitere 30 min geriihrt. Nach
Phasentremmung und Extraktion mit Diethylether wurde die wissrige
Phase mit konz. HCl-Lidsung angesdiuert. Aus dem Niederschlag er-
hielt man 19g der Titelverbindung.

Beispiel 3 Herstellung von 5-Methyl-6-cyclopentyl-7-chlor-
[1,2,4]-triazolo[1,5-a)-pyrimidin

Eine Mischung von 5-Methyl-6-cyclopentyl-7-hydroxy-[1,2,4]-tri-
azolo-[1,5-a]lpyrimidin (17 g, Bsp. 2) und POCl; (50 ml} wurde

8 5td. refluxiert. Dabei destillierte ein Teil des POCly ab. Der
Riuckstand wurde in ein Dichlormethan/Wasser-Gemisch gegeben. Die
organische Phase wurde abgetrennt und getrocknet. Nach Abtrennen
des L8sungsmittels erhielt man llg der Titelverbindung vom Fp.
87eC. )



WO 2004041825 PCT/EF23M2277

10

15

26
Beispiel 4 Herstellung von 5-Methyl-6-cyclopentyl-7-(4-methyl-
piperidin-1-yl)-[1,2,4]-triazolo[l,5-alpyrimidin
[I-1]

Eine L8sung von 4~Methylpiperidin (1,5 mmol} und Triethylamin

(1,5 mnol) 10 ml Dichlormethan wurde unter Rilhren zu einer L&aung
von 5-Methyl-6-cyclopentyl-7-chlor=-[1,2.4]-triazolo(l,5-a)-pyri-
midin (1,5 mmol, Bsp. 3) in 20ml Dichlormethan gegeben. Die Reak-
tionsmischung wurde etwa 16 Std. bei 20 bis 25°C gertihrt, dann mit
B%iger HCl-L3sung gewaschen. Die organische Phase wurde abge-
trennt und getrocknet. Nach Abdestillieren des L3sungsmittels und
Chromatographie an Kieselgel wurden daraus 0,26g der Titelverbin-
dung vom Fp. 145°C erhalten.

Tabelle I: Verbindungen der Formel I
phys. Daten
Nx. Rl R2 R? x (Fp. [°Cls
: IR [cm1])
I-1 - (CH3) 2CH (CH3) (CH3) 2— Cyclopentyl CH3 145
(R)
I-2 CH(CH3) ~CH(CH3) 5 H Cyclopentyl CH, 96
I-3 | (S) CH(CH3)—CF, H Cyclopentyl CH; 108
I-4 H B Cyclopentyl CH; 271
I-5 CH; H Cyclopentyl CH; 175
_ (R) 1960; 1605;
16 | cu(cHy) -C(CHy) 5 H Cyclopentyl | CHy | i59p, 1240

Beispiele fir die Wirkung gegen Schadpilze

Die fungizide Wirkung der Verbindungen der Formel I lief sich
durch die folgenden Versuche zeigen:

Die Wirkstoffe wurden getrennt als Stamml8sung formuliert mit
0,25 Gew.-% Wirkstoff in Aceton oder DMSO. Dieser Ldsung wurde
1 Gew.-% Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel mit Emulgier- und
Dispergierwirlung auf der Basis ethoxylierter Alkylphenole) zuge-
setzt. Die Stamml8sungen der Wirkstoffe wurden entsprechend der
angegebenean Konzentration mit Wasser verddnnt.

Beispiel 1: Wirksamkeit gegen die Dirrfleckenkrankheit der Tomate
verursacht durch Alternaria solani

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "GroBe Fleischtomate St.
Pierre” wurden mit einer wilissriger Suspension in der unten ange-
gebanen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnéisse bespritht. Am
folgenden Tag wurden die Blatter mit einer wlssrigen Sporenauf-
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schwemmung von Alternaria solani in 2 % BiomalzlSsung mit einer
Dichte von 0,17 x 106 Sporen/ml infiziert. AnschlieBend wurden die
Pflanzen in einer wasserdanmpfgesittigten Kammer bei Temperaturen
zwischen 20 und 22°C aufgestellt. Nach 5 Tagen hatte sich die
Krautfliule auf den unbehandelten, jedoch infizierten Kontroll-
pflanzen so stark entwickelt, dass der Befall visuell in & ermit-
telt werden konnte.

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm des Wirkstoffs I-1 behan-
delten Pflanzen keinen Befall, wihrend die unbehandelten Pflanzen
zu 90% befallen war.

Beispiel 2: Wirksamkeit gegen den Grauschimmel an Paprikabl#ittern
verursacht durch Botrytis cinerea bei protektiver Anwendung

Paprikasiimlinge der Sorte *Neusiedler Ideal Elite” wurden, nach-
dem sich 4 ~ 5 Blitter gut entwickelt hatten, mit einer wissrigen
Suspensgion in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis
zur Tropfnisse besprilht. Am niichsten Tag wurden die behandelten
Pflanzen mit einer Sporensuspension von Botrytis cinerea, die

1,7 x 105 Sporen/ml in einer 2 %-igen wissrigen Bicmalzlésung ent-
hielt, inokuliert. Anschliefend wurden die Versuchspflanzen in
eine Klimakammer mit 22 bis 24°C und hoher Luftfeuchtigkeit ge-
stellt. Nach 5 Tagen konnte das Ausmaf des Pilzbefalls auf den
BlAttern visuell in % ermittelt werden.

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der Wirkstoffe I-1, bzw. -
I-3 behandelten Pflanzen maximal 20% Befall, wihrend die unbe-
handelten Pflanzen zu 90% befallen waren.

Beispiel 3 - Wirksamkeit gegen Mehltau an Gurkenbléittern verur-
sacht durch Sphaerotheca fuliginea bei protektiver Anwendung

Bl&tter von in T8pfen gewacheenen Gurkenkeimlingen der Sorte
*Chinesische Schlange” wurden im Keimblattstadium mit wéissriger
Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis
zur Tropindiese bespriiht. 20 Stunden nach dem Antrocknen des
Spritzbelages wurden die Pflanzen mit einer wlssrigen Sporen-
suspension des Gurkenmehltaus (Sphaerotheca fuliginea) inoku-
liert. AnschlieBend wurden die Pflanzen im Gewidichshaus bei Tempe-
raturen zwischen 20 und 24°C und 60 bis 80 % relativer Luftfeuch-
tigkeit f@r 7 Tage kultiviert. Dann wurde das Ausma® der Mehltau-
entwicklung visuell in %-Befall der Keimblattfliche ermittelt.

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der Wirkstoffe I-1, bzw.
I-3 behandelten Pflanzen nicht ilber 3% Befall, wihrend die unbe-
handelten Pflanzen zu 90% befallen waren.

v
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Patentanspriiche

1. S5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidine der Formel I,

rA\_.R*

eﬂin X

in der die Substituenten die folgenden Bedeutungen haben:

Rl,R2

Wasserstoff, C;-Cip-Alkyl, C3-Cip—Alkenyl, C3-Cjip-Alki-
nyl, C3-Cjp—-Haloalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, Phenyl, Naph-
thyl; oder

5- oder 6-gliedriges gesdttigtes, ungesittigtes oder
arcmatisches Heterocyclyl, enthaltend ein bis vier
Stickstoffatome oder ein bis drei Stickstoffatams und
ein Schwefel- oder Sasuerstoffatom; oder

Rl und R? kSmnen zusammen mit dem Stickstoffatom, das
pie verbindet, einen 5- oder 6-gliedrigen Ring bilden,
der ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei
Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom
enthilt;

Rl und R2 kdnnen, wenn ungleich Wasserstoff, unabhingig
voneinander teilweise oder vollstdndig halogeniert sein
und/oder einen bis drei Reste aus der Gruppe R2 tragen

R®2 C(Cyano, Nitro, Hydroxy, C;-Cg-Alkyl, C;-Cg—-Halo-
alkyl, C3—Cg-Cycloalkyl, C;-Cg-Alkoxy, C1-Cs~Haloal-
koxy, Cj;—Cg-Alkylthio, C;-Cg-Alkylamino, Di-
Ci;-Cg—alkylamino, C3;-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkenyloxy,
C2-Cg-Alkinyl, C3~-C¢-Alkinyloxy und gegebenenfalls
halogeniertes Oxy-C;-Cs4-alkylenoxy:

wobei diese aliphatischen oder alicyclischen Grup-
pen ihrerseits partiell oder vollstéindig haloge-
niert sein oder eine bis drel Gruppen RP tragen
k8nnen:

RP Halogen, Cyanc, Nitro, Hydroxy, Mercapto,
Amino, Carboxyl, Aminocarbonyl, Aminothiocar-
bonyl, Alkyl, Halocalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy,
Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkylthio,
Alkylamino, Dialkylamino, Formyl, Alkylcarbo-
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nyl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfoxyl, Alkoxycar-
bonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkylaminoccarbonyl,
Dialkylaminocarbonyl, Alkylaminothiocarbonyl,
Dialkylaminothiocarbonyl, wobei die Alkyl-
gruppen in diesen Resten 1 bis 6 Kohlenstoff-
atome enthalten und die genannten Alkenyl-
oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis
8 Kohlenstoffatome enthalten;

und/oder einen bis drei der folgenden Reste:

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl, Hetero-
cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis
10 Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Aryl-
thio, Aryl-C;-Cg-alkoxy, Aryl-Ci-Cg-alkyl,
Hetaryl, Hetarvloxy, Hetarylthio, wobei die
Arvylreste vorzugsweise 6 bis 10 Ringglieder,
die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthal-
ten, wobei die cyclischen Systeme partiell
oder vollstindig halogeniert oder durch Alkyl-
oder Halcalkylgruppen substituiert sein kdn-
nen;

C3-Ci14-Cycloalkyl oder C¢-Ci4-Bicycloalkyl, wobei R? un-
substituiert oder teilweise oder vollstindig haloge-
niert sein kann und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe R2 tragen kann; und

C1-C¢—-Alkyl oder C;-Cz-Halogenalkyl;

sowie deren Salze.

5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidine der Formel I gemAf Anspruch
1, in der die Substituenten die folgenden Bedeutungen haben:

Rl R2

Wasserstoff, C3-Cyp-Alkyl, Cz—Cio-Alkenyl, Cz-Cip-Alki-
nyl, C;-Cip-Haloalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl., Phenyl, Naph-
thyl; oder

5~ oder 6-gliedriges gesldttigtes, ungesléittigtes oder
aromatisches Heterocyclyl, enthaltend ein bis vier
Stickstoffatome oder ein bis drei Stickstoffatome und
ein Schwefel- oder Sauverstoffatom; oder

Rl und R2 kénnen zusammen mit dem Stickstoffatom, das
sie verbindet, einen 5- oder 6-gliedrigen Ring bilden,
der ein bils vier Stickstoffatome oder ein bis drei

s
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Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauverstoffatom
enthilt;

Rl und R? kSnnen, wenn ungleich Wasserstoff, unabhingig
voneinander telilweiss oder vollstdndig halogeniert sein
und/oder einen big drai Reste aus der Gruppe R® tragen

Ra Cyano, Nitro, Hydroxy, C;-Cg-Alkyl, C3~Cg—Halo-
alkyl, Ci3-Cg-Cycloalkyl, C;-Cg~Alkoxy, Ci-Cg-Haloal-
koxy. Ci;-Cg¢-Alkylthio, C;-Cg-Alkylamino, Di-
Cy-C¢-alkylamino, C3-Cg-Alkenyl, Ci-Cg-Alkenyloxy,
Ca—Ce-Alkinyl, C3-Cg—Alkinyloxy und gegebenenfalls
halogeniertes Oxy-Cj;-Cs-alkylenoxy:;

R3 C3~C1¢-Cycloalkyl oder Cg-Cjq-Bicycloalkyl, wobei R3 un-
substituiert oder teilweise oder vollstidndig haloge-
niert sein kann und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe R2 tragen kann; und

X C1-Cs-Alkyl;
sowie deren Salze.

Verbindungen der Formel I gemif Anapruch 1 oder 2, in der X
fir Methyl steht.

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I nach
Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daf man Dicarbonylverbin-
dungen der Formel II

Rl

o) II

0" X
wobei A flir C;-Cip-Alkoxy und R? und X wie fir Formel I defi-
niert ist, mit 3-Amino-1,2,4-triazol zu 7-Hydroxytriazolopy-
rimidinen der Formel III

- R
N III
¢ 1

N"°N "x
cyclisiert und III mit einem Halogenierungsmittel zu 7-Halo-

gentriazolopyrimidinen der Formel IV

al
N~ R’
¢ ¥ ] v
Niu’ X
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halogeniert, wobei Hal filr Halogen steht, und anschliefend
mit einem Amin der Formel V

Rl
R::N—H v
worin R! und R? wie in Formel I definiert sind, zu 5-Al-
kyl-7-aminotriazolopyrimidinen der Formel I umsetzt.

Verbindungen der Formeln IIY und IV wie in Anspruch 4 defi-
niert.

Zur Bekimpfung von phytopathogenen Schadpilzen geeignetes
Mittel, enthaltend einen festen oder fliiesigen Trigerstoff
und eine Verbindung der Formel I gemdf Anspruch 1.

Saatgut, enthaltend eine Verbindung der Formel I gemif An-
spruch 1 in einer Menge von 0,001 bis 1 g/kg.

Verwendung der Verbindungen der Formel I gemdiS Anspruch 1 zur
Herstellung eines zur Bekémpfung von Schadpilzen geeigneten
Mittels.

Verfahren zur Bekimpfung von phytopathogenen Schadpilzen, da-
durch gekennzeichnet, daf man die Pilze oder die vor Pilzbe-
fall zu schiltzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder
Saatgiiter mit einer wirksamen Menge der Verbindungen der For-
mel I gemAf Anspruch 1 behandelt.
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5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidines, processes and intermediates
for their preparation, campositions comprising them and their use
for controlling harmful fungi

The present lnvention relates to
5=-alkyl=-7-aminotriazolopyrimidines of the formula I,

where:

R'L, R2

RN .R?
3
N~ “ Xy R
<X
— -
N "N X

are hydrogen, C;-Cjip—alkyl, C2-Cjp~alkenyl, Cz-Cip—alkynyl,
C3—Cjp-haloalkyl, C3-Cg-cycloalkyl, phenyl, naphthyl; or

5- or 6-membered saturated, unsaturated or aromatic
heterocyclyl which containe one to four nitrogen atoms or
one to three nitrogen atoms and one sulfur or oxygen atom;
or

Rt and R2 together with the bridging nitrogen atom can form
a 5- or 6-membered ring which contains one to four nitrogen
atoms or one to three nitrogen atoms and one sulfur or
oxygen atom;

if R! and R? are not hydrogen they can, independently of
one another, be partially or fully halogenated and/or may
carry one to three radicals from the group R®

R2 ig cyano, nitro, hydroxyl., C;-Cg-alkyl,.
C1-Cg~haloalkyl, C3—-Cg-cycloalkyl, Ci-Cg—alkoxy,
C1-Cg¢-haloalkoxy, C1-Cg—alkylthio, C;-Cg—alkylamino,
di-Cy-Cg—alkylamino, Cy-Cg-alkenyl, Ca-Cg—alkenyloxy,
Ca-Cg—alkynyl, C3-Cg-alkynyloxy and unhalogenated or
halogenated oxy-Cj;-Cyq—alkyleneoxy;

where these aliphatic, alicyclic or aromatic groups for
their part may be partially or fully halogenated or may
carry one to three groups RP:

Rb is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto,
amino, carboxyl, aminocarbonyl, aminothiocarbonyl,
alkyl, haloalkyl, alkenyl, alkenyloxy. alkynyloxy,
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2
alkoxy, haloalkoxy. alkylthio, alkylamino,
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkyl-
sulfonyl, alkylsulfoxyl, alkoxycarbonyl,
alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl, dialkyl-
aminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl, dialkyl-
aminothiocarbonyl, where the alkyl groups in these
radicals contain 1 to 6 carbon atoms and the
alkenyl or alkynyl groups mentioned in these
radicale contain 2 to 8 carbon atoms;

and/or one to three of the following radicals:

cycloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl,
heterocyclyloxy, where the cyclic systems contain
3 to 10 ring members:; aryl, aryloxy, arylthio,
aryl-C;-Cg-alkoxy, aryl-C;-Cg-alkyl, hetaryl,
hetaryloxy, hetarylthio, where the aryl radicals
preferably contain 6 to 10 ring members, the
hetaryl radicals contain 5 or 6 ring members,
where the cyclic systems may be partially or fully
halogenated or may be substituted by alkyl or
haloalkyl groups;

R3 is C3-Ciq-cycloalkyl or Cg~Cis-bicycloalkyl, where R? may be
unsubstituted or partially or fully halcgenated and/or may
carry one to three radicals from the group R%; and

X is C1-Cg~alkyl or C;~-Ca-haloalkyl;
and their salts.

Additionally, the invention relates to processes and
intermediates for preparing the compounds I, and to compositions
and to the use of the compounds I for controlling phytopathogenic
harmful fungi.

6-Aryltriazolopyrimidines are disclosed in WO 9B8/46608 and

EP-A 550 113. 6-Benzyltriazolopyrimidines which are substituted
in a specific manner by aromatic groups and have pharmaceutical
action are known from US 5,231,094 and US 5,387,747. EP-A 141 317
discloges 6-aryl- and 6-arylalkyl-7-aminotriazolopyrimidines
which may carry an alkyl radical in the 5-position.
6-Cycloalkyltriazolopyrimidines having variougs radicals in the
5-position are mentioned in EP-A 6§13 900.
5-Alkyl-6-phenyl-7-aminotriazolopyrimidines are known from

Us 5,994,360.
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The compounds described in WO 98/46608, EP-A 550 113,
EP-A 141 317, EP-A 613 900 and US 5,994,360 are suitable for use
as crop treatment agents against harmful fungi.

However, in many cases their action is unsatisfactory. It is an
object of the present invention to provide compounds having
improved activity.

This object has been achieved by the
S5-alkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula I. Furthermore,
we have found intermediates and processes for preparing the
compounds I, and the use of the compounds I and of compositions
compriaing them for controlling phytopathogenic harmful fungi.

The compounds of the formula I differ from the compounds known

from the publications mentioned above by the combination of the
5-alkyl group with the mono- or bicyclic cycloalkyl group R? on
the triazolopyrimidine skeleton.

7-Aminotriazolopyrimidines of the formula I can be obtained
advantageously by reacting 3-amino-1,2,4-triazole with dicarbonyl
compounde of the formula II where A ie C;-Cig—alkoxy, in
particular C;-Cs-alkoxyl, and R3? and X are as defined for formula
I, to give 7-hydroxytriazolopyrimidines of the formula III:

N A H

</"' R3 N R!

= + (o] II —_— ¢ ‘1\ IIT
NH, 0” X N~ N’ X

This reaction is usually carried out at temperatures of from 25°C
to 210°C, preferably from 120°C to 1B0°C, in the presence of a
base [cf. EP-A-770 615].

Suitable bases are, in general, organic bases, for example
tertiary amines such as trimethylamine, triethylamine,
triisopropylamine, tributylamine and N-methylpiperidine and
pyridine. Particular preference is given to triethylamine and
tributylamine.

In general, the bases are employed in catalytic amounts; however,
they can also be employed in equimolar amounts, in excess or, if
appropriate, as solvent.

The starting materials are generally reacted with one another in
equimolar amounts. In terms of yield, it may be advantageous to
employ an excess of II, based on the aminotriazole.

2
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The starting materials required for preparing the compounds I are
known from the literature or can be prepared in accordance with
the literature cited [Heterocycl. 1996, 1031; Tetrahedron Lett.
24 (1966), 2661; Chem. Pharm. Bull. 1981, 801], or they are
commercially available.

The 7-hydroxytriazolopyrimidines of the formula III are then
reacted with a halogenating agent to give
7-halotriazolopyrimidines of the formula IV:

al

3
R
III _— <,N- x v
- -
N "N "x

This reaction is usually carried out at temperatures of from 0°C
to 150°C, preferably from 80°C to 125°C, in an inert organic
sclvent or in the absence of a solvent [cf. EP-A-770 615].

Preferred halogenating agents are brominating or chlorinating
agents, such as, for example, phosphorus oxybromide or phosphorus
oxychloride, neat or in the presence of a solvent.

Suitable solvents are aliphatic hydrocarbone, such as pentane,
hexane, cyclohexane and petroleum ether, arcmatic hydracarbons,
such as toluene, o-, m- and p-xylene, particularly preferably
toluene, o-, m- and p-xXylene. It is also possible to use mixtures
of the solvents mentioned.

The halotriazolopyrimidines of the formula IV are reacted with an
amine of the formula V to give 7-aminotriazolopyrimidines of the
formula I.

1
Iv + ::)N—H — I

v

This reaction is usually carried out at temperatures of from 0°C
to 70°C, preferably from 10°C to 35°C, in an inert organic solvent
in the presence of a base [cf. EP-A 550 113].

Suitable solvents are aromatic hydrocarbons, such as toluene, o-,
m- and p-xylene, halogenated hydrocarbons, such as methylene
chloride, chloroform and chlorobenzene, ethers, such as diethyl
ether, diisopropyl ether, tert-butyl methyl ether, dioxane,
anisole and tetrahydrofuran,

Suitable bases are, in general, inorganic compounds, such as
alkali metal and alkaline earth metal hydroxides, alkali metal
and alkaline earth metal oxides, alkali metal and alkaline earth

S50
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metal hydrides, alkali metal amides, alkali metal and alkaline
earth metal carbonates, such as lithium carbonate, potassium
carbonate and calcium carbonate, and also alkali metal
bicarbonatea, such as sodium bicarbonate, organometallic
compounds, in particular alkali metal alkyls, alkylmagnesium
halides and alsoc alkali metal and alkaline earth metal alkoxides
and dimethoxymagnesium, moreover organic bases, for example
tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine,
triisopropylamine and N-methylpiperidine, pyridine, substituted
pyridines and also bicyclic aminee. Particular preference is
given to triethylamine, potassium carbonate and sodium carbonate.

The bases are generally employed in catalytic amounts; however,
they can also be used in equimolar amounts, in excess or, if
appropriate, as solvent. Alternatively, an excess of the compound
V may serve as base.

The starting materials are generally reacted with one another in
equimolar amounts. In terms of yield, it may be advantageocus to
employ an excess of V, based on IV.

The reaction mixtures are worked up in a customary manner, for
example by mixing with water, separating the phases and, if
appropriate, chromatographic purification of the crude products.
In some cases, the intermediates and end preoducts are obtained in
the form of colorless or slightly brownish viscous clls which can
be freed from volatile components or purified under reduced
pressure and at moderately elevated temperatures. If the
intermediates and end products are obtained as solids,
purification can als¢ be carried out by recrystallization or
digestion.

If individual compounds I are not obtainable by the routes
described above, they can be prepared by derivatization of other
compounds I.

7-Hydroxy- and 7-halotriazolopyrimidines of the formulae III and
IV, respectively, where X and R3} are as defined in formula I and
Hal is halogen, in particular chlorine or bromine, are novel.

In the definitions of the symbols given in the formulae above,
collective terme were used which, in a general manner, represent

the following substituents:

halogaen: fluorine, chlorine, bromine and iodine;
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alkyl: saturated, straight-chain or branched hydrocarbon radicals
having 1 to 4, 6, 8 or 10 carbon atoma, for example C;-Cs-alkyl,
such as methyl, ethyl, propyl, l-methylethyl, butyl, l-methyl-
propyl, 2-methylpropyl. 1,l-dimethylethyl, pentyl, l-methylbutyl,
2-methylbutyl, 3-methylbutyl, 2,2-dimethylpropyl, l-ethylpropyl,
hexyl, 1,l1-dimethylpropyl, 1,2-dimethylpropyl, l-methylpentyl,
2-methylpentyl, 3-methylpentyl, 4-methylpentyl, 1l,l1-dimethyl-
butyl, 1,2-dimethylbutyl, 1,3-dimethylbutyl, 2,2-dimethylbutyl,
2,3-dimethylbutyl, 3,3-dimethylbutyl, l-ethylbutyl, 2-ethylbutyl,
1,1,2-trimethylpropyl, 1,2,2-trimethylpropyl, l-ethyl-l-methyl-
propyl and l-ethyl-2-methylpropyl;

haloalkyl: straight-chain or branched alkyl groups having 1 to 10
carbon atoms (as mentioned above), where some, for example one to
three, or all of the hydrogen atoms in these groups may be
replaced by halogen atoms as mentioned above, for example
C3-Cz-haloalkyl, such as chloromethyl, bromomethyl, dichloro-
methyl, trichlorcmathyl, fluoromethyl, difluoromethyl, trifluoro-
methyl, chlorocfluoromethyl, dichlorofluoromethyl, chlorodifluoro-
methyl, l-chloroethyl, l-bramoethyl, l-fluorcethyl, 2-fluoro-
ethyl, 2,2-difluorocethyl, 2,2,2-trifluorcethyl, 2-chloro-
2-flucroethyl, 2-chloro-2,2-difluoroethyl, 2,2-dichloro-2-fluoro-
ethyl, 2,2,2-trichloroethyl and pentafluorocethyl;

alkenyl: unsaturated, straight-chain or branched hydrocarbon
radicals having 2 to 6 or 10 carbon atoms and a double bond in
any position, for example C;-Cg-alkenyl, such as ethenyl,
l-propenyl, 2-propenyl, l-methylethenyl, l-butenyl., 2-butenyl,
3-butenyl, l-methyl-l-propenyl, 2-methyl-l-propenyl, l-methyl-
2-propenyl, 2-methyl-2-propenyl, l-pentenyl, 2-pentenyl,
3-pentenyl, 4-pentenyl, l-methyl-l-butenyl, 2-methyl-l-butenyl,
d-methyl-l-butenyl, l-methyl-2-butenyl, 2-methyl-2-butenyl,
3-methyl-~2-butenyl, l-methyl-3-butenyl, 2-methyl-3-butenyl,
3-methyl-3-butenyl, 1,1-dimethyl-2-propenyl, 1,2-dimethyl-
l-propenyl, 1,2-dimethyl-2-propenyl, l-ethyl-l-propenyl,
l-ethyl-2-propenyl, l-hexenyl, 2-hexenyl, 3-hexenyl, 4-hexenyl,
5-hexenyl, l-methyl-l-pentenyl, 2-methyl-l-peatenyl,
3-methyl-l-pentenyl, 4-methyl-l-pentenyl, l-methyl-2-pentenyl,
2-methyl-2-pentenyl, 3-methyl-2-pentenyl, 4-methyl-2-pentenyl,
l-methyl-3-pentenyl, 2-methyl-3-pentenyl, 3-methyl-3-pentenyl,
4-methyl-3-pentenyl, l-methyl-4-pentenyl, 2-methyl-4-pentenyl,
3-methyl-4-pentenyl, 4-methyl-4-pentenyl, 1,l-dimethyl-2-butenyl,
1,1-dimethyl-3-butenyl, 1,2-dimethyl-1-butenyl,
1,2-dimethyl-2-butenyl, 1,2-dimethyl-3-butenyl,
1,3-dimethyl-1-butenyl, 1,3-dimethyl-2-butenyl,
1,3-dimethyl-3-butenyl, 2,2-dimethyl-3-butenyl,
2,3-dimethyl-1-butenyl, 2,3-dimethyl-2-butenyl,
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2,3-dimethyl-3-butenyl, 3,3-dimethyl-l-butenyl,
3,3-dimethyl-2-butenyl, l-ethyl-l-butenyl, l-ethyl-2-butenyl,
l~ethyl-3-butenyl, 2-ethyl-l-butenyl, 2-ethyl-2-butenyl,
2-ethyl-3-butenyl, 1,1,2-trimethyl-2~propenyl,
l-ethyl-1l-methyl-2-propenyl, l-ethyl-2-methyl-l-propenyl and
l-ethyl-2-methyl-2-propenyl;

alkynyl: straight-chain or branched hydrocarbon groups having 2
to 6 or 10 carbon atoms and a triple bond in any position, for
example C;-Cg—alkynyl, such as ethynyl, l-propynyl, 2-propynyl,
l1-butynyl, 2-butynyl, 3-butynyl, l-methyl-2-propynyl, l-pentynyl,
2-pantynyl, 3-pentynyl, 4-pentynyl, l-methyl-2-butynyl,
l-methyl-3-butynyl, 2-methyl-3-butynyl, 3-methyl-l-butynyl,
1l,1-dimethyl-2-propynyl, l-ethyl-2-propynyl, l-hexynyl,
2-hexynyl, 3-hexynyl, 4-hexynyl, 5-hexynyl, l-methyl-2-pentynyl,
l-methyl-3-pentynyl, l-methyl-4-pentynyl, 2-methyl-3-pentynyl,
2-methyl-4-pentynyl, 3-methyl-l-pentynyl, 3-methyl-4-pentynyl,
{-methyl-l-pentynyl, 4-methyl-2-pentynyl, 1,l1-dimethyl-2-butynyl,
1,1-dimethyl-3-butynyl, 1,2-dimethyl-3-butynyl,
2,2-dimethyl-3-butynyl, 3,3-dimethyl-1l-butynyl,
l-ethyl-2-butynyl, l-ethyl-3-butynyl, 2-ethyl-3-butynyl and
l-ethyl-l-mathyl-2-propynyl:;

cycloalkyl: monocyclic, saturated hydrocarbon groups having 3 to
5, 6 or 8 carbon ring members, for example C3-Cg-cycloalkyl, such
as cyclopropyl, cyclobutyl, cyclopentyl, cyclohexyl, cycloheptyl
and cyclooctyl;

bicycloalkyl: bicyclic, saturated hydrocarbon groups having 6 to
14, in particular 7 or 10, carbon ring members, which groups
consist of fused 5-, 6- and/or 7-membered ring systems.

5- or §-membered heterocyclyl (saturated hsterocyclyl) which
comprises one to three nitrogen atoms and/ocx one oxygen or sulfur
atom or cne or ktwo oxygen and/or sulfur atoms, for example
2-tetrahydrofuranyl, 3-tetrahydrofuranyl, 2-tetrahydrothienyl,
3-tetrahydrothienyl, 2-pyrrelidinyl, 3-pyrrolidinyl,
3-isoxazolidinyl, 4-isoxazolidinyl, S-isoxazolidinyl,
3-isothiazolidinyl, 4-isothiazolidinyl, 5-isothiazolidinyl,
3-pyrazolidinyl, 4-pyrazolidinyl, S5-pyrazolidinyl,
2-oxazolidinyl, 4-oxazolidinyl, S5-oxazolidinyl, 2-thiazolidinyl,
4~thiazolidinyl, 5-thlazolidinyl, 2-imidazolidinyl,
4--imidazolidinyl, 2-pyrrolin-2-yl, 2-pyrrolin-3-yl,
3-pyrrolin-2-yl, 3-pyrrolin-3-yl, 2-piperidinyl, 3-piperidinyl,
4-piperidinyl, 1,3-dioxan-5-yl, 2-tetrahydropyranyl,
4-tetrahydropyranyl, 2-tetrahydrothienyl, 3-hexahydropyridazinyl,

&3
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d-hexahydropyridazinyl, 2-hexahydropyrimidinyl, 4-hexahydro-
pyrimidinyl, S5-hexahydropyrimidinyl and 2-piperazinyl;

5- or 6-membered heterocyclyl (unsaturated heterocyclyl) which
comprises one to three nitrogen atoms and/or one oxygen or sulfur
atom or one or two oxygen and/or sulfur atoms and one or two C=C
double bonds, for example 3, 6-dihydro-2H-pyridin-l1-yl or
2,5-dihydropyrrol-1-yl;

S5-membered heteroaryl (arcmatic heterocyclyl) which comprises one
to four nitrogen atoms or one to three nitrogen atoma and one
sulfur or oxygen atom: 5-membered heteroaryl groups which, in
addition to carbon atoms, may comprise one to four nitrogen atoms
or one to three nitrogen atoms and one sulfur or oxygen atom as
ring members, for example 2-furyl, 3-furyl, 2-thienyl, 3-thienyl,
2-pyrrolyl, 3-pyrrolyl, 3-pyrazolyl, 4-pyrazolyl, S5-pyrazolyl,
2-~-oxazolyl, 4-oxazolyl, 5-oxazolyl, 2-thiazolyl, 4-thiazolyl,
5-thiazolyl, 2-imidazolyl, 4-imidazelyl and 1,3,4-triazol-2-yl;

6-membered heteroaryl (aracmatic heterocyclyl) which comprises one
to three or one to four nitrogen atoms: 6-membered heterocaryl
groups which, in additlion to carbon atoms, may comprise one to
three or cne to four nitrogen atomgs as ring members, for example
2-pyridinyl, 3-pyridinyl, 4-pyridinyl, 3-pyridazinyl,
4-pyridazinyl, 2-pyrimidinyl, 4-pyrimidinyl, 5-pyrimidinyl and
2-pyrazinyl;

oxyalkylensoxy: divalent unbranched chains of 1 to 3 CHy; groups,
where both valences are attached to the skeleton via an oxygen
atom, for example OCHz0, OCHzCH;0 and OCH3CH;CH20.

The compounds of the formula I can also be present in the form of
their agriculturally useful salts, where the type of salt is
generally not important. Suitable salts are, in general, the
salts of those cations or the acid addition salts of those acids
whose cations and anions, respectively, have no adverse effect on
the fungicidal action of the compounds I.

Suitable cations are in particular ions of the alkali metals,
preferably lithium, sodium and potassium, of the alkaline earth
metals, preferably calcium and magnesium, and of the transition
metals, preferably manganese, copper, zinc and iron, and also
ammonium, where, if desired, one to four hydrogen atoms may be
replaced by C1—C4-alkyl, hydroxy-C,-Cy4-alkyl,
C1-Ce—alkoxy-C1~-Cs-alkyl, hydroxy-C;-Cs-alkoxy-C;-C4—alkyl, phenyl
ox benzyl. Preference is given to ammonium, dimethylammonium,
diigopropylammonium, tetramethylammonium, tetrabutylammonium,
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2- (2-hydroxyeth-l-oxy) eth-1-ylammonium,
di {2-hydroxyeth-1-yl)ammonium, trimethylbenzylammonium,
furthermore phosphonium ions, sulfonium ions, preferably
tri(C1—Ci-alkyl)sulfeonium, and sulfoxonium ions, preferably
tri (C;~Cq—alkyl) sul foxonium.

Anione of useful acid addition salts are primarily chloride,
bromide, fluoride, hydrogensulfate, sulfate, dihydrogenphosphate,
hydrogenphosphate, nitrate, hydrogencarbonate, carbonate,
hexafluorcsilicate, hexafluorophosphate, benzoate, and the anions
of C;-C4-alkanoic acids, preferably formate, acetate, propionate
and butyrata.

If Rl and/or R? have/has a center of chirality, the (R)- and
(S) ~isomers and the racemates of the compounds of the formula I
are included in the scope of the invention.

With respect to the variables, the particularly preferred
embodiments of the intermediates correspond to those of radicals
R} and X in formula I.

With a view to the intended use of the 5-alkyl-7-aminotriazolo-
pyrimidines of the formula I, particular preference is given to
the following meanings of the substituents, in each case on their
own or in combination:

Preference is given to compounds I in which Rl and R? are
hydrogen, Ci1—-Cig—-alkyl or C;-Cg-halcalkyl, in particular hydrogen,
C1—Cg-alkyl or C;-C4-haloalkyl and with particular preference
hydrogen, l-methylpropyl, isopropyl or 1,1,1-trifluoro-2-propyl.

Preference is also given to compounds I in which Rl and R2
together with the bridging nitrogen atom form a 5-or 6-membered
ring which may contain an oxygen or sulfur atom, such as
pyrrolidin-1-yl, pyrrol-l-yl, pyrazol-l-yl, imidazol-1l-yl,
piperidin-1-yl, morpholin-4-yl, thiomorpholin-4-yl,
3,6-dihydro-2H-pyridin-1-yl, 2,5-dihydropyrrol-l-yl, where the
radicals mentioned may be substituted by one to three groups R2,
in particular by Cj-Cs-alkyl, such as, for example, methyl or
ethyl. Particular preference is given to compounds I in which R!
and R? together form a 4-methylpiperidin-l-yl group.

Special preference is given to compounds I in which Rl is not
hydrogen.
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In addition, particular preference is also given toc compounds X
in which R! is hydrogen, C;1-Cg—alkyl or C;-Cq-~haloalkyl and R? is
hydrogen or C1-Ci-alkyl, in particular hydrogen.

Preference is furthermore given to compounds I in which Rl and R2
do not carry any groups RP, in particular to those in which Rl and
R?2 do not carry any groups Ra.

A further preferred object are compounds I in which Rl and R? are
hydrogen.

Particular preference is also given to compounds I in which R? is
C3—Cia-cycloalkyl, preferably cyclopropyl, cyclopentyl,
cyclohexyl, cyclooctyl or cyclododecyl, or bicycloheptyl, where R3
may carry one to three groups R:. In particular, R? is
unsubstituted.

Moreover, particular preference is given to compounds I in which
X is C;-Cqs-alkyl, in particular methyl.

With a view to their use, particular preference is given to the
canpounds I compiled in the tables below. Moreover, the groups
mentioned for a substituent in the tables are per se,
independently of the combination in which they are mentioned, a
particularly preferred embodiment of the substituent in question.

Table 1

Compounds of the formula I in which R? is cyclopropyl, X is methyl
and the combination of the radicals Rl and R2 for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 2

Compounds of the formula I in which R3 is cyclopropyl, X is ethyl
and the combination of the radicals R! and R2 for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 3

Compounds of the formula I in which R3 is cyclopropyl. X is
n-propyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponde in each case to one row of Table A

Table 4

Compounds of the formula I in which R3 is cyclopropyl. X is
isopropyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A



10

15

30

45

PF 54041

11
Table 5
Compounds of the formula I in which
and the combination of the radicala
corresponds in each case to one row

Table 6

Caompounds of the formula I in which
and the combination of the radicals
corresponds in each case to one row

Table 7
Compounds of the formula I in which
n-propyl and the combination of the

$3-

R} is cyclopentyl, X is methyl
R! and R? for a campound
of Table A

R3 is cyclopentyl, X is ethyl
Rl and R2 for a compound
of Table A

R? is cyclopentyl, X is
radicals Rl and R2 for a

compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 8
Compounds of the formula I in which

R} is cyclopentyl, X is

isopropyl and the combination of the radicals Rl and R2 for a
compound correseponds in each case to one row of Table A

Table 9

Compounds of the formule I in which
and the combination of the radicals
corresponds in each case to one row

Table 10

Compounds of the formula I in which
and the combination of the radicals
corresponds in each case to one row

Table 11
Compounde of the formula I in which
n-propyl and the combination of the

R3 is cyclohexyl, X is methyl
Rl and R? for a compound
of Table A

R?® is cyclohexyl, X is ethyl
R! and R? for a compound
of Table A

R? is cyclohexyl, X is
radicals Rl and R? for a

compound corresponds in each case to cne row of Table A

Table 12
Compounds of the formula I in which

R3 is ecyclohexyl, X is

isopropyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 13

Compounds of the formula I in which
and the combination of the radicals
corresponds in each case to one row

R3 is cyclcheptyl, X is methyl
Rl and R? for a compound
of Table A
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Table 14
Compounds of the formula I in which RI is cycloheptyl, X is ethyil
and the combination of the radicals Rl and R? for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 15

Compounds of the formula I in which R? is cycloheptyl, X is
n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 16

Compounds of the formula I in which R? ie cyclocheptyl, X is
isopropyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponde in each case to one row of Table A

Table 17

Compounds of the formula I in which RI is cyclooctyl, X ia methyl
and the combination of the radicals Rl and R? for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 18

Compounds of the formula I in which R3 is c¢yclooctyl, X is ethyl
and the combination of the radicals R! and R2 for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 19

Compounds of the formula I in which R3 1s cyclooctyl, X is
n-propyl and the cambination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 20

Campounds of the formula I in which R3 is cyclooctyl, X is
isopropyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 21

Compounds of the formula I in which R3 is cyclododectyl, X is
methyl and the cambination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 22

Compounds of the formula I in which R3 is cyclododectyl, X is
ethyl and the combination of the radicals R! and R2 for a compound
corregponds in each case to one row of Table A
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Table 23
Compounds of the formula I in which R? 1s cyclododectyl, X is
n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case toc one row of Table A

Table 24

Compounds of the formula I in which R? is cyclododectyl, X is
igopropyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 25

Compounds of the formula I in which R3 is bicyclo[2.2.1]hept-2-yl,
X ig methyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 26

Compounds of the formula I in which R? is bicyclo[2.2.11lhept-2-y1,
X is ethyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 27

Compounds of the formula I in which R? is bicyclo[2.2.1]hept-2-vy1,
X is n-propyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 28

Compounda of the formula I in which R3 is bicyclo[2.2.1]hept-2-yl,
X is isopropyl and the cambination of the radicals R! and R? for a
compound correspcends in each case to one row of Table A

Table 29

Compounda of the formula I in which R? is 2-methylcyclopentyl, X
is methyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 30

Compounds of the formula I in which R3 is 2-methylcyclopentyl, X
is ethyl and the combination of the radicals R! and R?2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 31

Compounds of the formula I in which R3 is 2-methylcyclopentyl, X
is n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

o A
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Table 32
Compounds of the formula I in which R? i 2-methylcyclopentyl, X
is isopropyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 33

Compounds of the formula I in which R3 is 3-methylcyclopentyl, X
is methyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 34

Compounds of the formula I in which R3 is 3-methyleyclopentyl, X
is ethyl and the combination of the radicals R! and R?2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 35

Compounds of the formula I in which R3 is 3-methylcyclopentyl, X
is n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds 1n each case to one row of Table A

Table 36

Compounds of the formula I in which R3 ig 3-methylcyclopentyl, X
is isopropyl and the combination of the radicals Rl and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 37

Compounds of the formula I in which R} is 2-methylcyclohexyl, X is
methyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 38

Compounds of the formula I in which R 1s 2-methylcyclohexyl, X is
ethyl and the combination of the radicals R! and R? for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 39

Compounds of the formula I in which R} is 2-methylcyclohexyl, X is
n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
campound corresponds in each case to one row of Table A

Table 40

Compounds of the formula I in which R? is 2-methylcyclohexyl, X is
isopropyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponde in each case to one row of Table A
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Table 41
Compounds of the formula I in which R3 is 3-methylcyclohexyl, X is
methyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 42

Compounds of the formula I in which R} is 3-methylcyclohexyl, X is
ethyl and the combination of the radicals R! and R? for a compound
corresponds in each case to one row of Tabla A

Table 43

Compounds of the formula I in which R3 is 3-methylcyclohexyl, X is
n-propyl and the combination of the radicals R! and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 44

Compounds of the formula I in which R? is 3-methylcyclohexyl, X is
isopropyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to cne row of Table A

Table 45

Compounds of the formula I in which R3 is 4-methylcyclohexyl, X is
methyl and the combination of the radicals R! and R2 for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 46

Compounds of the formula I in which R3 is 4-methylcyclohexyl, X is
ethyl and the combination of the radicals R! and R? for a compound
corresponds in each case to one row of Table A

Table 47

Compounds of the formula I in which R? is 4-methylcyclohexyl, X is
n-propyl and the combination of the radicals Rl and RZ for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table 48

Compounds of the formula I in which R3? is 4-methylcyclcohexyl, X is
isopropyl and the combination of the radicals Rl and R? for a
compound corresponds in each case to one row of Table A

Table A Rix .Rz

k |

Ny R
X

N °N" X
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¥No. Rt R?
A-1 H H
A-2 CH,CH, H
A-3 CH3CH3 CHj
A-4 CHyCHjy CHaCH3
A-5 CH,CF3 H
A-6 CHaCF4 CHy
A-7 CH,CF3 CHaCHy
A-8 CHaCCl;, H
A-9 CH,CC1, CHj3
A-10 CH2CCl, CH3CH3
A-11 CHzCHzCH3 H
A-12 CH!CHQCHJ CH;3
A-13 CHaCHZCH4y CH2CHjy
A-14 CHZCHZCH, CHoCHgCH,y
A-15 CH (CH3) 2 H
A-16 CH(CH3) 2 CHjy
A-17 CH (CH3) 2 CH;CH;
A-18 {R/S) CH(CHa)-CHCH» H
A-19 (R/S) CH{CHjy)-CHaCH> CH;
A-20 (R/S) CH{CH3)-CHzCH; CH;CH,
A-21 (R) CH(CHj) ~CH;CH; H
A-22 (R) CH(CH3)-CHaCH3 CH3
A~-23 (R) CH (Ciq_);—CHz CH; CH,CH3
A-24 (S) CH{CHz)}-CH2CHj; H
A-25 (S) CH{CH3)-CH3CHj3 CH,
A-26 (S) CH{CH;3)-CHaCH; CHz2CH3
A-27 (R/S) CH(CH3)-CH(CH3)a_ H
A-28 (R/S) CH(CHs)-CH(CHs)3 CHj
A-29 (R/S) CH(CH3)-CH(CHj)2 CHaCH;
A-30 (R) CH{CH3)-CH(CH3)2 H
A-31 (R} CH(CH3)-CH(CHj3)2 CHj
A-32 (R) CH(CH3)-CH(CHj3)2 CHzCHj
A-33 {S) CH(CH3)-CH(CH3)z _ H
A-34 (S) CH(CH3)-CH{CH3) 2 CH3
A-35 (S) CH{CH3)-CH{CH3)2 CHaCH,
A-36 (R/S) CH(CH3)-C(CHa)3 H
A-37 {R/S) CH(CH3)-C(CH3)j CH;
A-38 {R/S) CH(CHa1)-C(CHj)j CH2CH3
A-39 (R) CH{CH3)-C{CHj3)3 H
A-40 (R) CH{CH3)~C(CH3)3 CH;
A-41 (R) CH({CHy)-C{CHjy)3 CHCH;,
A-42 (S) CH(CHa)-C(CHy)a H
A-43 (5) CH(CH3)-C(CHs)3 CHs
A-44 (S) CH(CH3)-C(CHy)3 CHaCHy

ER
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No. Rl 3
A-45 (R/S) CH(CHj3)-CF4 H
A-46 {R/S) CH(CH;)-CF3 CHj3
A-47 {R/S) CH(CH;)-CF;3 CH3zCHa
A-48 (R) CH(CH3)}-CF, B
A-49 (R) CH(CH;)-CFy CH3
A-50 (R} CH(CH;)-CF; CH2CH;,
A~51 {S) CH(CH;3)-CFy H
A-52 {5} CH(CH3)-CFq CH;
A-53 {S) CH(CH;3)-CFy CHaCH;
A-54 (R/S) CH(CH3)}-CCl; H
A-55 (R/S) CH(CH3)~CCl; CHj3
A-56 (R/S) CH(CH;3)-CCl; CHaCH3
A-57 (R) CH(CH3)~-CCl, H
A-58 (R) CH(CH;3)-CCl; CHsy
A-59 (R) CH(CH3)-CCl; CHaCHj
A-60 {58) CH(CH3)-CCl; H
A-61 {S) CH(CH3)~-CCly CHy
A-62 (5) CH(CH3)-CCl, CH2CH3
A~63 CH2CFaCF3 H
A-64 CH,CF3CF3 CHja
A-65 CHaCFaCF, CHaCH;
A~-66 CH3 (CF2) 2CF3 H
A-67 CHa (CF3) 2CF3 CH,y
A-568 CHj {CF2) 2CF; CH,CH;,
A-69 CH3C (CH3) =CH1 H
A-70 CHaC (CH_; ) =CHz CHj
A~-T71 CH2C (CH3) =CHg CH;CH;y
A-~72 cyclopentyl H
A-73 cyclopentyl CHj
A-74 cyclopentyl CHaCHj3
A-75 cyclohexy_l H
A-76 cyclohexyl CH;
A-T77 cyclohexyl CH;CH;
A-78 - (CHE) i

A-79 -CH (CH3) (CH3) 3—

A-80 -CH2CH (CH3) (CH3p )2—

A-81 ~(CHz) 5—

A-82 = {CH3) 2CH{CH;) (CHﬂ!_
A-83 ~CH2CH (CH3 ) CHaCH (CH;3 ) CHz -
A-84 = (CHz) 2CH=CHCH3~
A-85 = (CH3z) 2C (CH3 ) =CHCH2—
A-Bb6 - (CMCHF(CH:) 2-
A-87 - {CHz) 3CHFCHa—




10

15

40 °

45

PF 54041 é%ﬁ(

i8
No. Rl | R3
A-88 - (CHz) 2CH (CF3) (CHz) 2-
A-89 - (CH3) 20(CHz) 3-
A-90 -~ {CH2)25(CH3) 2-
A-91 —CHaCH=CHCHy - _

The compounds I are suitable for use as fungicides. They have
outstanding activity against a broad spectrum of phytopathogenic
fungi, in particular from the class of the Ascomycetes,
Deuteromycetes, Phycomycetes and Basidiomycetes. Some of them act
systemically, and they can be employed in crop protection as
foliar- and scil-acting fungicides.

They are especially important for controlling a large number of
fungi on a variety of crop plants such as wheat, rye, barley,
fats, rice, maize, grass, bananas, cotton, soya, coffee, sugar
cane, grapevines, fruit speclies, ornamentals and vegetables such
as cucumbers, beans, tomatoes, potatoes and cucurbits, and on the
seeds of these plants.

Specifically, they are suitable for controlling the following
plant diseases:

Alternaria species on vegetables and fruit,

Bipolaris and Drechslera apecles on cereals, rice and turf,
Blumeria graminis (powdery mildew) on cereals,

Botrytis cinarea {(gray mold) on strawberries, vegetables,
ornamentals and grapevines,

Erysiphe eichoracearum and Sphaerotheca fuliginea on cucurbits,
Fusarium and Verticillium species on various plants,

+ Mycosphaerella species on cereals, bananas and peanuts,
Phytophthora infestans on potatoes and tomatoes,

Plasmopara viticola on grapevines,

Podosphaera leucotricha on apples,

Pgeudocercosporella herpotrichoides on wheat and barley,
Pgeudoperonospora species on hops and cucumbers,

Puccinia species on cereals,

Pyricularia oryzae on rice,

Rhizoctonia species on cotton, rice and lawn,

Septoria tritici and Stagonospora nodorum on wheat,
Uncinula necator on grapevines,

Ustilago species on cereals and sugar cane, and also
Venturia species (scab) on apples and pears.
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Moreover, the compounds I are suitable for controlling harmful
fungi such as Paecilomyces variotii in the protection of
materials (e.g. wood, paper, paint digpersions, fibers and
fabrics) and in the protection of stored products.

The compounds I are applied by treating the fungi or the plants,
seeds, materials or the soil to be protected againat fungal
infection with a fungicidally active amount of the active
compounds. Application can be effected both before and after
infaction of the materials, plants or seeds by the fungi.

In general, the fungicidal compositions comprise from 0.1 to 95,
preferably 0.5 to 90, % by weight of active compound.

wWhen used in crop protection, the rates of application are from
0.01 to 2.0 kg of active compound per ha, depending on the nature
of the desired effect.

In the treatment of seed, amounta of active compound of from
0.001 to 1 g, preferably 0.01 to 0.05 g, are generally required
per kilogram of seed.

When used in the protection of materials or stored products, the
rate of application of active compound depends on the nature of
the field of application and on the desired effect. Rates of
application conventionally used in the protection of materials
are, for example, from 0.001 ¢ to 2 kg, preferably 0.005 g to

1 kg, of active compound per cubic meter of material treated.

The compounds I can be converted into the customary formulations,
e.g. solutions, emulsions, suspensions, dusts, powders, pastes
and granules. The use form depends on the particular purpose; in
any case, it should ensure a fine and uniform distribution of the
compound according to the invention.

The formulations are prepared in a known manner, e.g. by
extending the active compound with solvents and/or carriers, if
desired using emulsifiers and dispersants. Solvents/auxiliaries
which are suitable are essentially:

water, aromatic solvents (for example Sclveaso products,
Xylene), paraffine (for example mineral oil fractions),
alcohols (for example methancl, butanol, pentanol, benzyl
alcohol), ketones (for example cyclohexanone,
gamma~butyrolactone), pyrrolidones (NMP, NOP), acetates
(glycol diacetate), glycols, fatty acid dimethylamides, fatty

&/



10

15

40

45

PF 54041

20
acids and fatty acid esters. In principle, solvent mixtures
may also be used,

carriers such as ground natural minerals (e.g. kaolins,
clays, talc, chalk)} and ground synthetic minerals (e.g.
highly disperse silica, silicates); emulsifiers such as
nonlonic and anionic emulsifiers (e.g. polyoxyethylene fatty
alcohol ethers, alkylaulfonates and arylsulfonates) and
dispersants such as lignosulfite waste liquore and
methylcellulose.

Suitable surfactants used are alkali metal, alkaline earth metal
and ammonium salts of lignosulfonic acid, naphthalénesulfonic
acid, phenolsulfonic acid, dibutylnaphthalenesul fonic acid,
alkylarylsulfonates, alkyl sulfateas, alkylsulfonatea, fatty
alcohol sulfates, fatty acide and sulfated fatty alcohol glycol
ether, furthermore condensates of sulfonated naphthalene and
naphthalene derivatives with formaldehyde, condensates of
naphthalene or of napthalenesulfonic¢ acid with phenol and
formaldehyde, polyoxyethylene octylphenol ether, ethoxylated
isooctylphenol, octylphenol, nonylphenol, alkylphenol polyglycol
ethers, tributylphenyl polyglycol ether, tristerylphenyl
polyglycol ether, alkylaryl polyether alcohols, alcohol and fatty
alcohol /ethylene oxide condensates, ethoxylated castor oil,
polyoxyethylene alkyl ethers, ethoxylated polyoxypropylene,
lauryl alcohol polyglycol ether acetal, sorbltol esters,
lignosulfite waste liquoras and methylcellulose.

Substances which are suitable for the preparation of directly
sprayable solutions, emulsions, pastes or oil dispersions are
mineral oil fractions of medium to high boiling point, such as
kerosene or diesel oil, furthermore coal tar oils and oilas of
vegetable or animal origin, aliphatic, cyclic and aromatic
hydrocarbons, e.g. toluene, xylene, paraffin, tetrahydro-
naphthalene, alkylated naphthalenes or their derivatives,
methanol, ethancl, propanol, butanol, cyclohexanol,
cyclohexanone, iscphorone, strongly polar solvents, e.g. dimethyl
sulfoxide, N-methylpyrrolidone or water.

Powders, materials for spreading and dusts can be prepared by
mixing or concomitantly grinding the active substances with a
solid carrier.

Granules, e.g. coated granules, impregnated granules and
homogeneous granules, can be prepared by binding the active
compounds to solid carriers. Examples of solid carriers are
mineral earths, such as silica gels, silicates, tale, kaolin,
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attaclay, limestone, lime, chalk, bole, loess, clay, dolomite,
diatomaceous earth, calcium sulfate, magnesium sulfate, magnesium
oxide, ground synthetic materiale, fertilizers, e.g. ammonium
sulfate, ammonium phosphate, ammonium nitrate, ureas, and
products of vegetable origin, such as cereal meal, tree bark
meal, wood meal and nutshell meal, cellulose powders and other
solld carriers.

In general, the formulations comprise from 0.0l to 95% by weight,
preferably from 0.1 to 90% by weight, of the active compound. The
active compounds are in this case employed in a purity of from
90% to 100%, preferably 95% to 100% {according to NMR spectrum).

The following are exemplary formulations:
1. Producta for dilution with water

A Soluble concentrates (SL)
10 parts by weight of a compound according to the invention
are dissolved in water or in a water-soluble solvent. As an
alternative, wetters or other auxiliaries are added. The
active compound dissolves upon dilution with water.

B Dispersible concentrates (DC)
20 parts by weight of a compound according to the invention
are dissolved in cyclohexanone with addition of a dispersant,
for example polyvinylpyrrolidone. Dilution with water gilves a
dispersion.

Cc Emulsifiable concentrates (EC)
15 parts by weight of a compound according to the invention
are diggolved in xylene with addition of calcium
dodecylbenzenesulfonate and castor oll ethoxylate {(in each
case 5% strength). Dilution with water gives an emulsion.

D Emulsions (EW, EQ)
40 partes by weight of a compound according to the invention
are dissolved in xylene with addition of calcium
dodecylbenzenesulfonate and castor coil ethoxylate (in each
case 5% strength). This mixture is introduced into water by
means of an emulsifier (Ultraturrax) and made into a
homogeneous emulsion. Dilution with water gives an emulsion.

E Suspensions {SC, OD)
In an agitated ball mill, 20 parts by weight of a compound
according to the invention are comminuted with addition of
dispersant, wetters and water or an organic solvent to give a

s >~
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fine active compound suspension. Dilution with water gives a
stable suspension of the active compound.

Water-dispersible granules and water-soluble granulas (WG,
5G)

50 parts by weight of a compound according to the invention
are ground finely with addition of diaspersants and wetters
and made into water-dispersible or water-soluble granules by
means of technical appliances (for example extrusion, spray
tower, fluidized bed). Dilution with water gives a stable
dispersion or solution of the active compound.

Water-dispersible powders and water-soluble powders (WP, SP)
75 parts by weight of a compound according to the invention
are ground in a rotor-stator mill with addition of
dispersant, wetters and silica gel. Dilution with water gives
a stable dispersion or solution of the active compound.

Products to be applied undiluted

Dustable powders (DP)

5 parts by weight of a compound accorxding to the invention
are ground finely and mixed intimately with 95% of finely
divided kaolin. This gives a dustable product.

Granules (GR, FG, GG, MG)

0.5 part by weight of a compound according to the invention
is ground finely and associated with 95.5% carriers. Current
methods are extrusion, spray-drying or the fluidized bed.
This gives granules to be applied undiluted.

ULV solutiona (UL)

10 parte by weight of a compound according to the invention
are dissolved in an organic solvent, for example xylene. This
gives a product to be applied undiluted.

The active compounds can be used as such, in the form of their
formulations or the use forms prepared therefrom, e.g. in the
form of directly sprayable solutions, powders, suspensions or
dispersions, emulsions, oil dispersions, pastes, dusts, materials
for spreading, or granules, by means of spraying., atomizing,
dusting, spreading or pouring. The use forms depend entirely on
the intended purposes; in any case, they are intended to ensure
the fineset possible distribution of the active compounds
according to the invention.
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Aqueous use forms can be prepared from emulsion concentrates,
pastes or wettable powders (sprayable powders, oil dispersions)
by adding water. To prepare emulsions, pastes or oil dispersions,
the substances as such or diassolved in an oil or solvent can be
homogenized in water by means of wetter, tackifier, dispersant or
emulsifier. Alternatively, it is possible to prepare concentrates
composed of active substance, wetter, tackifier, dispersant or
emulesifier and, if appropriate, solvent or oil, and such
concentrates are sultable for dilution with water.

The active compound concentrations in the ready-to-use
preparations can be varied within substantial ranges. In general,
they are from 0.0001 to 10%, preferably from 0.01 to 1%.

The active compounds may aleo be used successfully in the
ultra-low-volume process (ULV), it being possible to apply
formulations comprising over 95% by weight of active compound, or
even the active compound without additives.

Various types of oils, wetting agents, adjuvants, herbicides,
fungicides, other pesticides, or bactericides may be added to the
active campounds, if appropriate alsc just prior to use (tank
mix). These agents can be admixed with the agents according to
the invention in a weight ratio of 1:10 to 10:1.

In the use form as fungicides, the compositions according to the
invention can also be present together with other active
campounds, e.g. with herbicides, insecticides, growth regulators,
fungicides or else with fertilizers. Mixing the compounds I or
the compositions comprising them in the use form as fungicides
with other fungicides frequantly results in a broader fungicidal
spectrum of action.

The following list of fungicides, together with which the
compounds according to the invention can be used, is intended to
illustrate the possible comblnations, but not to impose any
limitation:

. acylalanines such as benalaxyl, metalaxyl, ofurace, oxadixyl,
amine derivatives such as aldimorph, dodine, dodemorph,
fenpropimorph, fenpropidin, guazatine, iminoctadine,
spiroxamin, tridemorph

anilinopyrimidines such as pyrimethanil, mepanipyrim or
cyrodinyl,

antibiotics such as cycloheximide, griseofulvin, kasugamycin,
natamycin, polvoxin or streptomycin,



10

15

30

as

PF 54041

24
azoles such as bitertanol, bromoconazole, cyproconazole,
difencconazole, dinitroconazole, epoxiconazole,
fenbuconazole, fluquiconazole, flusilazole, hexaconazole,
imazalil, metconazole, myclobutanil, penconazole,
proplconazole, prochloraz, prothioconazole, tebuconazole,
triadimefon, triadimenol, triflumizol, triticonazole,
dicarboximides such as iprodion, mycleozolin, procymidon,
vinelozolin,
dithiocarbamates such as ferbam, nabam, maneb, mancozeb,
metam, metiram, propineb, polycarbamate, thiram, ziram,
zineb,
heterocylic compounds such as anilazine, benomyl, boscalid,
carbendazim, carboxin, oxycarboxin, cyazofamid, dazomet,
dithlanon, famoxadon, fenamidon, fenarimol, fuberidazole,
flutolanil, furametpyr, isoprothiolane, mepronil, nuarimol,
probenazole, proquinazid, pyrifemox, pyrogquilon, guinoxyfen,
silthiofam, thiabendazole, thifluzamide, thiophanate-methyl,
tiadinil, tricyclazole, triforine,
copper fungicides such as Bordeaux mixture, copper acetate,
copper oxychloride, basic copper sulfate,
nitrophenyl derivatives such as binapacryl, dinocap,
dinobuton, nitrophthalisopropyl
phenylpyrroles such as fenpiclonil or fludioxonil,
sulfur
other fungicides such as acibenzolar-~-S-methyl,
benthiavalicarb, carpropamid, chlorothalonil, cyflufenamid,
cymoxanil, dazomet, diclomezin, dicloecymet, diethofencarb,
edifenphos, ethaboxam, Fenhexamid, fentin-acetate, fenoxanil,
ferimzone, fluazinam, fosetyl, fosetyl-aluminum,
iprovalicarb, hexachlorobenzene, metrafenon, pencycuron,
propamocarb, phthalide, toloclofos-methyl, quintozene,
zoxamide
strobilurins such as azoxystrobin, dimoxystrobin,
fluoxastrobin, kresoxim-methyl, metominostrobin,
orysastrobin, picoxystrobin, pyraclostrobin or
trifloxystrobin,
sulfenic acid derivatives such as captafol, captan,
dichlofluanid, folpet, tolylfluanid
cinnamides and analogs such as dimethomorph, flumetover or
flumorph.



10

15

30

35

40

45

PF 54041 9 /

25
Synthesis Examples

With due modification of the starting compounds, the procedures
shown in the synthesis examples below were used to obtain further
compounds I. The resulting compounds, together with physical
data, are listed in the table below.

Example 1 Preparation of ethyl 2-cyclopentyl-3-oxobutanocate

A mixture of ethyl 3-oxobutancate (0.5 mol), cyclopentyl bromide
(0.5 mol} and sodium ethoxide (0.5 mol) in ethanol (100 ml) was
heated under reflux for 15 hours. The reaction mixture was cooled
to about 20-259C, and 71 g of the title compound were then
isolated by distillation (96-100°C, 0.25 mbar).

Example 2 Preparation of 5-methyl-6-cyclopentyl-7-hydroxy-
[1,2,4]1triazolo[l,5-a]pyrimidine

A mixture of 3-amino-1,2,4-triazole (14 g), ethyl
2-¢cyclopentyl-3-oxobutanocate (0.17 mol, Ex. 1} and tributylamine
(50 ml) was heated at 180°C for 6 hours. The reaction mixture was
cocled to about 70°C, and agueous NaOH solution'(21 g in 200 ml of
H20) was then added and the solution was stirred for another 30
min. Following phase separation and extraction with diethyl

ether, the agqueous phase was acidified with conc. HCl1l solution.
The precipitate gave 19 g of the title compound.

Example 3 Preparation of
S5-methyl-6-cyclopentyl-7-chloro([l,2,4]triazolo~
[1,5-alpyrimidine

A mixture of
5-methyl-6-cyclopentyl-7-hydroxy(l,2,4]1triazolo[l,5-a]pyrimidine
(17 g, Ex. 2) and POCl3 (50 ml) was heated under reflux for 8
hours. During this operation, some of the POCl: was distilled ofEf.
The residue was poured into a mixture of dichloromethane and
water. The organic phase was separated off and dried. Removal of
the solvent gave 11 g of the title compound of m.p. 87¢C.

Example 4 Preparation of S5-methyl-6-cyclopentyl-7—-(4-methyl-
piperidin-1-y1)-[1,2,4)triazolo(l,5-a]pyrimidine
[T-1]

With stirring, a solution of 4-methylpiperidine (1.5 mmol) and
triethylamine (1.5 mmol) in 10 ml of dichloromethane was added to
a solution of
S5-methyl-6~cyclopentyl-7-chloro[l,2,4]triazolo[1,5-alpyrimidine
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(1.5 mmol, Ex. 3) in 20 ml of dichloromethane. The reaction
mixture was stirred at 20-25°C for about 16 hours and then washed
with a 5% strength solution of HCl. The organic phase was
separated off and dried. Following distillative removal of the
solvent and chromatography on silica gel, this gave 0.26 g of the
title compound of m.p. 145°C.

Table I: Compounde of the formula I

phys. data

No. Rl R2 R3 X (m.p. [°C])

_ — IR [cm™l])
I-1 = (CHa) 2CH{CH3) {(CHz) 3~ cyclopentyl CH,y 145

_ (R)

I-2 CH (CH3 ) ~CH (CH3 ) 5 H cyc}opentyl CI-B Qi
I-3 {85) CH({CH;3)-CF, H cyclopentyl CHj3 108
I-4 _H H cyclopentyl C_Hg 27_1
I-5 CH; H cyclopentyl CHj 175

(R} 1960; 1605;

I~6 | cr(cHy) -C(CH3) 2 H cyclopentyl | CHi | y59q. 1240
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Examples of the action against harmful fungi

Tha fungicidal action of the compounds of the formula I was dem-
onstrated by the following experiments:

The active compounds ware formulated separately as a stock
solution comprising 0.25% by welght of active compound in acetone
or DMSO. 1% by weight of the emulsifier Uniperol® EL (wetting
agent having emulsifying and dispersing action based on
ethoxylated alkylphenols) was added to this solution. The stock
solutions of the active compounds were diluted with water to the
stated concentration.

Example 1: Activity against early blight of tomato caused by
Alternaria solani

Leafs of potted plants of the cultivar *GroBe Fleischtomate St.
Pierre®” were sprayed to run off point with an agueous suspension
having the concentration of active compound stated below. The
next day, the leaves were infected with an aqueous spore
suspension of Alternaria gsolani in a 2% strength biomalt solution
of a density of 0.17 x 105 spores/ml. The plants were then placed
in a water-vapor-saturated chamber at 20-22°C. After 5 days, the
early blight on the untreated but infected control plants had
developed to such an extent that the infection could be
determined visually in &.

In this test, the plants which had been treated with 250 ppm of
active compound I-1 showed no infection, whereas the untreated
plants were 90% infected.

Example 2: Actlvity against gray mold on bell pepper leaves
caused by Botrytls cinerea, protective application

bell pepper seedlings of the cultivar “Neusiedler Ideal Elite”
were, after 4-5 leaves were well develcped, sprayed to run off
point with an agqueous suspension of the concentration of active
compound stated below. The next day, the treated plants were
inoculated with a spore suspension of Botrytis cinerea which
contained 1.7 x 106 spores/ml in a 2% strength agqueous biomalt
solution. The test plants were then placed in a climatized
chamber at 22-24°C and high atmospheric humidity. After 5 days,
the extent of the fungal infection on the leaves could be
determined visually in %.

93
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In this test, the plants which had been treated with 250 ppm of
active compound I-1 or I-3 showed at moat 20% of infection,
whereas the untreated plants were 90% infected.

Example 3 - Activity against mildew on cucumber leaves caused by
Sphaerotheca fuliginea, protective application

Leaves of potted cucumber seedlings of the cultivar “Chinese
Snake® were, at the cotyledone stage, sprayed to run off point
with an agquecus suspension of the concentration of active
compound stated below. 20 hours after the spray coating had dried
on, the plants were inoculated with an agquecus spore suspension
of mildew of cucumber (Sphaerotheca fuliginea). The plants were
then cultivated in a greenhouse at 20-24°C and 60-80% relative
atmospheric humidity for 7 days. The extent of the mildew
development was then determined visually in % infection of the
cotyledone area.

In this test, the plants which had been treated with 250 ppm of
active campound I-1 or I-3 showed an infection of not more than
3%, whereas the untreated plants were 90% infected.

e
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We claim:

1.

A 5-alkyl-7-aminotriazolopyrimidine of the formula T,

where:

Rl . R2

are hydrogen, C;-Cip-alkyl, Cz—-Cjg—alkenyl, Ca-Cyp-
alkynyl, C;~Cip-haloalkyl, C3-Cg—cycloalkyl, phenyl,
naphthyl: or

5- or 6-membered saturated, unsaturated or aromatic
heterocyclyl which contains one to four nitrogen atoms
or one to three nitrogen atoms and one sulfur or oxygen
atam; or

R! and R? together with the bridging nitrogen atom can
form a 5- or 6-membered ring which contains one to four
nitrogen atoms or one to three nitrogen atoms and one
sulfur or oxygen atom;

if Rl and R? are not hydrogen they can, independently
of one another, be partially or fully halogenated
and/or may carry one to three radicals from the group
Rﬂ

R is cyano, nitro, hydroxyl, C;-Cg-alkyl, C;-Cg-
haloalkyl, C3-Cg-cycloalkyl, C;-Cg—alkoxy, C;—Cg—
haloalkoxy, Ci-Cg-alkylthio, Ci1-Cg—alkylamino,
di-C1-Cg~alkylamino, C;-Cg-alkenyl, Cy-Cg-
alkenyloxy, Cz;-Cg-alkynyl, C3-Cs-alkynyloxy and
unhalogenated or halogenated oxy-Ci~Ci-alkylenaoxy:;

where these aliphatic, or alicyclic, groups for
their part may be partially or fully halogenated
or may carry one to three groups Rb:

RP is halogen, cyano, nitro, hydroxyl. mercapto,
amino, carboxyl, aminocarbonyl,
aminothiocarbonyl, alkyl, haloalkyl, alkenyl,
alkenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy,
alkylthio, alkylamino, dlalkylamino, formyl,
alkylcarbonyl, alkyl-

=J
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sulfonyl, alkylsulfoxyl, alkoxycarbonyl,
alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl, dialkyl-
aminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl,
dialkyl-
aminothiocarbonyl, where the alkyl groups in
these radicale contain 1 to 6 carbon atoms and
the alkenyl or alkynyl groups mentioned in
these radicals contain 2 to 8 carbon atoms;

and/or one to three of the following radicals:

cycloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl,
heterocyclyloxy, where the cyclic systems
contain 3 to 10 ring membere; aryl, aryloxy,
arylthio, aryl-C;-Cs-alkoxy, aryl-C;-Cg-alkyl,
hetaryl, hetaryloxy. hetarylthio, where the
aryl radicals preferably contain 6 to 10 ring
members, the hetaryl radicals contain 5 or 6
ring members, where the cyclic systems may be
partially or fully halogenated or may be
substituted by alkyl or haloalkyl groups;

R3 is C3-Ci4-cycloalkyl or Cg-Ci4-bicycloalkyl, where R3
may be unsubstituted or partially or fully halogenated
and/or may carry one to three radicals from the group
Ra; and

X is C;-Cs-alkyl or C;-Cz~haloalkyl:;
and its salts.

2. A 5-alkyl-7-aminotriazolopyrimidine of the formula I as
claimed in claim 1 where:

R1,R2 are hydrogen, C;-Cjp-alkyl, C3-Cip-alkenyl, Cz-Cio-
alkynyl, C;~Cip-haloalkyl, C3—-Ca—cycloalkyl, phenyl,
naphthyl; or

5- or 6-membered saturated, unsaturated or aromatic
heterocyclyl which contains one to four nitrogen atoms
or one to three nitrogen atoms and one sulfur or oxygen
atom; or

Rl and R? together with the bridging nitrogen atom can
form a 5- or 6-membered ring which containg one to four
nitrogen atoms or one to three nitrogen atoms and one
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sulfur or oxygen atom;

if Rl and R2 are not hydrogen they can, independently
of one another, be partially or fully halogenated
and/or may carry one to three radicals from the group
Rl

R®* is cyano, nitro, hydroxyl, C;-Cg-alkyl, C1-Cg-
haloalkyl, C3-Cg-cycloalkyl, C;-Cg-alkoxy, C;-Cg-
haloalkoxy, C;~Cg—alkylthio, Ci-Cg—alkylamino,
di-C;-Cg-alkylamino, Cz-Cg—-alkenyl, Cz-Cg-
alkenyloxy, C;-Cg-alkynyl, Ci-Cs~alkynyloxy and
unhalogenated or halogenated oxy-C;-Cs—-alkyleneoxy;

is C3-Cji4-cycloalkyl or Cg—Cis-bicycloalkyl, where R3
may be unsubstituted or partially or fully halcgenated
and/or may carry one to three radicals from the group
R2; and

is C1~Cg—alkyl;

and its salts.

3. A compound of the formula I as claimed in claim 1 or 2 in
which X is methyl.

4. A process for preparing campounds of the formula I as claimed
in claim 1, which comprises cyclizing dicarbonyl compounds of
the formula II

3
0 R II

0" X

where A is C;-Cjg-alkoxy and R3 and X are as defined for
formula I with 3-amino-1,2,4-triazole to give
7-hydroxytriazolopyrimidines of the formula IIX

H 3
Ny R ITI
PP
N" °N" x

and halogenating III with a halogenating agent to give
7-halogentriazolopyrimidines of the formula IV

al

3
Nowp s Ry R v
P
N °N x

27—
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5.

32
where Hal is halogen, followed by reaction with an amine of
the formula V

1
R
R;:N—H v

where R! and R? are as defined in formula I, to give
5-alkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula I.

A compound of formula III or IV as defined in claim 4.

A composition suitable for controlling phytopathogenic
harmful fungi, which composition comprises a solid or liquid
carrier and a compound of the formula I as claimed in c¢claim
5

Seeds, comprising a compound of the formula I as claimed in
claim 1 in an amount of from 0.001 to 1 g/kg.

The use of the compounds of the formula I as claimed in claim
1 for preparing a composition suitable for controlling
harmful Ffungi.

A method for controlling phytopathogenic harmful fungi, which
comprises treating the fungi or the materials, plants, the
soil or the seeds to be protected against fungal attack with
an effectiva amount of a compound of the formula I as claimed
in claim 1.
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5~Alkyl-7-aminotriazolopyrimidines, processes and intermediates
for their preparation, compositions comprising them and their use
for controlling harmful fungi

Abstract

S5-Alkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula I,
1 2
RN_.R

3
| R N I
&S
N °N" "x

Rl,R? are hydrogen, alkyl, alkenyl, alkynyl, haloalkyl, cycloal-
kyl, phenyl, naphthyl; 5- or 6-membered saturated, unsatu-
rated or aromatic heterocyclyl which contains one to four
nitrogen atomas or one to three nitrogen atoms and one sul-

where:

fur or oxygen atom; or
Rl and R? together with the bridging nitrogen atom can form
a 5- or 6-membered ring which contains one to four nitrogen °
atome or one to three nitrogen atoms and one sulfur or oxy-
gen atom;

R3 is cycloalkyl or bicycloalkyl;

where R!, R? and R® may be substituted as outlined in the descrip-
tion;

X is alkyl or haloalkyl;
and their salts;
processes and intermediates for their preparation, compositions

compriging them and their use for controlling phytopathogenic
harmful fungi are described.

4
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER
PRUFUNGSBERICHT Intemationales Axtenzeichen PCT/EP 0312277

Grundlage des Berichts

1. Hinsichtlich der Bestandteile der intemationalen Anmeldung (Ersaizbiitier, die dem Anmeldeamt auf eine

Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als “urspranglich
eingereicht® und sind ihm nicht beigefagt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regein 70.16 und 70.17)):

Beschreibung, Seiton
1-27 in der urspriinglich eingereichten Fassung

Anspriiche, Nr.
1-8 in der urspriinglich eingerelchten Fassung
Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandtelle standen der Behbrde in der Sprache, in der

die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfilgung oder wurden in dieser eingereicht, sofem
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist.

Die Bestandteile standen der Behdrde in der Sprache:  zur Verfigung bzw. wurden in diaser Sprache
eingereicht; dabei handelt es sich um: )

[0 die Sprache der Ubersetzung, die fr die Zwecke der intemationalen Recherche eingeraicht worden ist
(nach Regel 23.1{b)).
0 die Verbifentlichungssprache der intemationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)).

O dile Sprache der Ubersetzung, die fiir die Zwecke der intemationalen voriiufigen Priifung eingersicht
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3).

. Hinsichtiich der in der intemationalen Anmeldung offenbarien Nucleotid- undioder Aminos&uresequenz ist die

intemationale voridufige Prifung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefihrt worden, das:

in der intemationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist,

zusammen mit der intemnationalen Anmeldung in computeriesbarer Form eingersicht worden ist.
bel der Beh&rds nachtrglich in schriftlicher Formn eingeraeicht worden Ist.

bei der Behdrde nachtriglich in computaerlesbarer Form eingereicht worden ist.

Die Erkldrung, daB das nachtraglich eingereichte schriflliche Sequenzprotokoll nicht dber den
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt.

Die Erkl&rung, daB die in computeriesbarer Form arfagsten Informationen dem schriftlichen
Sequenzprotokoll sntsprechen, wurde vorgslegt.

O ooooaao

. Auigrund der Anderungen sind folgende Untarlagen fortgefallen:

Beschraibung, Seiten:
Ansprliche, Nr.:
Zeichnungen, Blatt:

O 0Oano

Diesar Bericht ist ohne Berlcksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den
angegebanen Grinden nach Auffassung der Behdrde (ber den Offenbarungsgehalt in der urspriinglich
eingeraichten Fassung hinausgshen (Regel 70.2{c)).

(Auf Ersatzbidtter, die soiche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht
beizufigen.)

Formblatt PCTAPEA/400 (Januar 2004)
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6. Ewwaige zusAtzliche Bemerkungen:

V. Begriindete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtiich der Neuheit, der arfinderischen Tiitigkelit und der
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklirungen zur Stiitzung dieser Feststellung

1. Feststeliung
Neuheit {(N) Ja:
Nain:
Erfinderische Tatigkeit (1S) Ja:
Nein:
Gewerbliche Anwendbarkeit (I1A) Ja:
Nein:

2. Unteriagen und ErkiArungen:
siehe Beiblatt

Formbiatt PCYAPEA/409 {Januar 2004)
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Zu Punkt V
Begriindete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderilschen Tatigkeit

und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklirungen zur Stitzung
dieser Feststellung
Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen:

D1: WO-A-02083677
D2: EP-A-0141317

Neuheit

Das Dokument D1 hat Fungizide zum Gegenstand, die sich von den Verbindungen des
Anspruchs 1 dadurch unterscheiden, dass in 6-Stellung ein
2-Chior-6-fluorbenzolsubstituent vorhanden ist und der Substituent “X" in 5-Stellung
ausgewibhlt ist aus Cyano-, Alk(en)yloxy- oder Haloalkoxygruppen (vgl. Seite 1,

Formel I; Seite 10, Zeile 18 - Seite 11, Zeile 12).

Das Dokument D2 hat Fungizide zum Gegenstand, die sich von den Verbindungen des
Anspruchs 1 dadurch unterscheiden, dass der Substituent in 6-Stellung eine
(Analkylgruppe ist (vgl. Seite 1, Formel {i; Seite 9, Tabelle, Verb. Nr. 9; Seite 10, Zeile
34 - Seite 11, Zeile 2).

Angesichts dieses Sachstandes muss fir den Gegenstand der unabhéngigen
Anspriche 1, 4 und 6-9 sowie der abhéngigen Anspriiche 2, 3 und 5 Neuheit anerkannt

werden.

Erfinderische Tatigkeit

D1 wird als néchster Stand der Technik fir die neuen Anspriiche angesehen, da es den
Verbindungen aus Anspruch 1 strukturell ndher kommt {cyclischer Substituent in
6-Stellung) und die selbe Aufgabe l&st. Unterscheidungsmerkmal ist die spezielle
Kombination einer Gruppe "X" mit der Bedeutung (Halo)alkyl in 5-Steliung mit einer
geséttigten cyclischen Gruppe in 6-Stellung.

In Abwesenheit von Anhaltspunkten fiir einen technischen Effekt, der mit diesem
Merkmal verbunden ist, kann die objektive Aufgabe, die durch dieses Merkmal geldst
wird, lediglich gesehen werden in der Bereitstellung weiterer Fungizide und eines
Verfahrens zu ihrer Herstellung.

Da die beanspruchte Losung dieser Aufgabe, ndmlich die oben beschriebene spezielle

Formbiatt PCT/Belblatt/409 (Blat 1) (EPA-Aprll 1887)
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Kombination von Substituenten, dem Stand der Technik nicht entnehmbar war, muss
far diese Losung, auch in Abwesenheit eines technischen Effektes, erfinderische
Tatigkeit anerkannt werden.

Gewerbliche Anwendbarkelt

Es besteht kein Zweifel, dass der Gegenstand der vorliegenden Anspriiche gewerblich
anwendbar ist.

Formblatt PCT/Balblati/408 (Blatt 2) (EPA-April 1987)
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S5-alquil-7-aminotriazolopirimidinas, procedimientos y
productos intermedios para su obtencién, productos que las

contienen y el uso de las mismas para combatir hongos nocivos
Descripcién

Ia presente invencién se refiere a 5-alquil-7-

aminotriazolopirimidinas de la f46rmula I,

N "N "x

en la gue los sustituyentes tienen los significados

Biguientes:

R',R' significan hidrégeno, alquilo-C,-C,,, alquenilo-C,-C,,,
alquinilo-C,-C,,, haloalquile-C,-C,,, ciclealquile-C,~-C,,

fenilo, naftilo; o

hetereociclilo saturado, no saturado o aromitico de
cinco o seis miembros, que contiene de uno a cuatro
dtomos de nitrégeno o de uno a tres Atomos de nitrégeno

y un &tomo de azufre o de oxigeno: o

R' y R’ pueden formar junto con el &tocmo de nitrégeno,
que los une, un anillo con 5 6 6 miembros, gque contiene
de uno a cuatro Atomos de nitrégeno o de uno a tres

dtomos de nitrégeno y un dtomo de azufre o de oxigeno;
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R' y R', 8i no significan hidrégeno, pueden estar,
independientemente, parcial o completamente halogenados
y/¢ llevar unc a tres radicales del grupo R'

R' es ciano, nitro, hidroxi, alquilo-C,-C,,
haloalquilo-C,-C,, cicloalquilo-C,-C,, alcoxi-C,-C,,
haloalcoxi-C,-C,, alquiltio-C,-C,, alquilamino-C,-C,,
di-alquilamino-C,-C,, alquenilo-C,-C,, algueniloxi-C,-
C;r alquinilo-C,-C,, alguiniloxi-C,-C, y oxi-

alquilenoxi-C,-C, opcionalmente halogenado;

R significa cicloalquilo-C,-C,, o bicicloalquilo-C,-C,,,
pudiendo R' estar no sustituido o parcial o
completamente halogenado y/o llevar de uno a tres
radicales del grupo R'; y

X gignifica alquilo-C,-C,;

Y sus sales.

Ademis, la presente invencién se refiere a procedimientos y
productos intermedios pt ra la obtencién de los compuestos I,
as{ como a productos y el uso de los compuestos I para

cambatir hongos fitopatdégeno.

6~-Aril-triazolopirimidinas se divulgan en las memorias WO
9B/46608B y EP-A 550 113. 6-Bencil-triazolopirimidinas
sustitulidas especialmente por grupos aromAticos con accién
farmacéutica se conocen de la US 5,231,094 y US 5,387,747. la
EP-A 141 317 divulga 6-aril- y 6-arilalquil-7-

aminotriazolopirimidinas, que pueden llevar un radical alquilo
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en la posiciép 5. 6-Cicloalquiltriazolopirimidinas con
diversos radicales en la posicién 5 se mencionan en la EP-A
613 900. 5-Alquil~6-fenil-7-aminotriazolopirimidinas se
conocen de la US 5,994,360.

Los compuestos descritos en la WO 98746608, EP-A 550 113, EP-A
141 317, EP-A 613 900 y US 5,994,360 son bien apropiados como

agentes fitosanitarios contra hongos nocivos.

Sin embargo, su efectc es insatisfactorio en muchos casos, por
lo que existid la tarea de encontrar compuestos con eficiencia

mejorada.

Por tanto, se encontraron las 5-alquil-7-
aminotriazolopirimidinas de la férmula I. Ademés, se
encontraron productos intermedios y procedimientos para la
obtencién de los compuestos I, asi como el uso de los
compuestos y de productos que las contienen para combatir

hongos fitopatdgenos.

Los corpuestos de la férmula T se distinguen de los compuestos
mencionados en las publi "aciones arriba mencionadas en la
combinacién del grupo 5-alguile con el grupo R', que es un
grupo cicloalquilo mono o biciclico, en el esqueleto de

triazolopirimidina.

7-Aminotriazolopirimidinas de la férmula I se pusden preparar,
ventajosamente, haciendo reaccionar 3-amino-1,2,4-triazol con
compuesto de dicarbonilo de la férmula II, en la gque A es
alcoxi con 1 a 10 Atomos de carbono, especialmente alguilo con

1 a 4 Atomos de carbono, y R’ y X tienen las definiciones
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indicadas en la férmula I, dando 7-hidroxitriazolopirimidinas
de la férmula III:

S 3 3
v R - R
(N;fl . o II —_— (;le\ = ITT
- -
N "N "x

H

NH, 0% x

Esta reaccién se realiza, generalmente, a temperaturas de 25°C
a 210°C, preferentemente, 120°C a 180°C, en presencia de una
base [ver EP-A-770 615].

Como bases son apropiadas las bases orgénicas, p.ej. aminas
terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina,
triisopropiletilamina, tributilamina y N-metilpiperidina,
piridina. Se prefiere, especialmente, la trietilamina y

tributilamina.

Las bases suelen ser usadas en cantidades cataliticas, pero
también es posible usarl:s en cantidad equimolar, en exceso o,

opcionalmente, como disolvente.

Los eductos suelen ser reaccionados entre si en cantidades
equimolares. Pero para el rendimiento puede ser ventajoso usar

II en exceso con respecto al aminotriazol.

Las sustancias de partida necesarias para la obtencién de los
compuestos I se describen en la literatura citada o pueden ser
Preparados segiin la literatura citada [Heterocycl. 1986,
».1031; Tetrahedron Lett. 1966, vol.24, p.2661; Chem. Pharm.
Bull. 1961, p.801] o se venden en el comercio.
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A continuacién, se transforman las 7-
hidroxitriazolopirimidinas de la férmula III con un agente de
haloganacién en 7-halégenotriazolopirimidinas de la férmula
IV:

al
RI
ITT —_— (;N'i j: v
- =&
N° "N "x

Esta reaccién se efectlia, generalmente, a temperaturas de 0°C
a 150°C, preferentemente, 80°C a 125°C, en un disolvente

orgénico inerte o sin disolvente [ver EP-A-770 615].

Como agente de halogenacién se usan, preferentemente, agentes
de bromacién o cloracién, tales como oxibromure fosférico o
oxicloruro fosférico, en sustancia o en presencia de un

disolvente.

Disolventes apropiados son los hidrocarburos alifdticos, tales
como pentano, hexano, ciclohexano y petroléter, los
hidrocarburos aromAticos, tales como hidrocarburos aromidtico,
como p.ej. tolueno, o, m- v p-xileno, muy preferentemente,
tolueno, o, m- y p-Xileno. También se pueden usar mezclas de

los disolventes mencionados.

Las halégenotriazolopirimidinas de la férmula IV son
transformadas con una amina de la férmula V en 7-

aminotriazolopirimidinas de la férmula I.
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Ry
v+ paoN—H — I

v

Esta reaccién Be efectiia, generalmente, a temperaturas de 0°C
a 70°C, preferentemente, 10°C a 35°C, en un disolvente orgénico

inerte, en presencia de una base [ver EP-A 550 113].

Disolventes apropiados son los hidrocarburop aromdticos, tales
como tolueno, o, m- y p-xileno, los hidrocarburos halogenados,
tales como cloruro metilénico, cloroformo y clorobenceno, los
éteres, tales como éter dietilico, éter diisopropilico, éter

terc.-butilmet{flico, dioxano, anisol y tetrahidrofurano.

Como bases son apropiados, generalmente, los compuestos
inorgédnicoe, tales como hidréxidos de metal alcalino y
alcalinotérreo, éxidos de .metal alcalino y alcalinotérreo,
hidruros de metal alcalino y alcalinotérreo, amidas de metal
alcalino, carbonatos de mutal alcalino y alcalinotérreo, tales
como carbonato de litio, carbonato de potasio y carbonato de
calcio, asi como los hidrogencarbonatos de metal alcalino,
P.ej. hidrogencarbonato de sodio, compuestos de metal
acorgidnicos, especialmente,alguilos de metal alcalino, haluros
de alquilmagnesio, asi como alcoholatos de metal alcalino y
alcalinotérreo y dimetoximagnesio, ademés, las bases
orgédnicas, p.ej. aminas terciarias, tales como trimetilamina,
trietilamina, tri-isopropiletilamina y N-metilpiperidina,
piridina, piridinas sustituidas y aminas bicilicas. Muy
preferentemente, se usan trietilamina, carbonato de potasio y

carbonato de sodio.



PF 54041

Las bases suelen ser usadas en cantidades cataliticas, pero
también es posible usarlas en cantidad equimolar, en exceso o,
cpcionalmente, como disolvente. Alternativamente, se puede

usar un exceso del compuesto V camo base.

Los eductos suelen ser reaccionados entre si en cantidades
equimolares. Pero para el rendimiento puede ser ventajoso usar

V en exceso con respecto a IV.

Las mezclas de reaccién pueden ser elaboradas ulteriormente
mediante métodos conocidos, p.ej. mezcléndolas con agua,
separacién de las fases y, en caso dado, purificacién
cromatogrdfica de los productos crudea. Los productos
intermedios vy finales se obtienen, en parte, en forma de
aceites viscosos incoloros o ligeramente parduzcos, que bajo
presién reducida y a tempﬂkatura moderadamente elevada son
librados de los componentes volitiles o purificados. Siempre
que se puedan obtener los productos intermedios y finales como
s6lidos, estos pueden ser purificados también por

recristalizacién o digeetién.

Si algunos compuestos I mnc. pueden ser preparados en la forma
antes descrita, entonces se puede obtenerlos por

derivatizacién de otros compuestos I.

Las ‘7-hidroxi- y 7-halégenotriazolopirimidinas de las férmulas
III y IV, donde X y R’ tienen los significados indicados para
la férmula I, y Hal significa halégeno, especialmente, cloro o

bromo, son nuevas.
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En las definiciones de los simbolos de las férmulas antes
descritas se usaron términos colectivos, que son

representativos para los sustituyentes siguientesa:
halégeno: fluoro, cloro, bromo y yodo;

alquilo,o: radicales hidrocarburo saturados, lineales o
ranificados con 1 a 4, 6, 8 & 10 Atomos de carbono, p.ej.
alquilo-C,-C,, como p.ej. metilo, etilo, propilo, l-metiletilo,
butilo, l-metil-propilo, 2-metilpropilo, 1,l-dimetiletilo,
pentilo, l-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-di-
metilpropilo, l-etilpropilo, hexilo, 1,l1-dimetilpropilo, 1,2-
dimetilpropilo, l-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-
metilpentile, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-
dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-
dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, l-etilbutilo, 2-etilbutilo,
1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, l-etil-1-
metilpropilo, y l-etil-2-métilo, propilo;

haloalqullo: lineales o ramificados grupos alquilo con 1 a 10
dtomeos de carbono (como los arriba indicados), en cuyos grupos
los &tomos de hidrdgeno pu:den estar sustituidos parcialmente,
por ejemplo, mono a trisustituidos, por 4tomos de haldgeno,
camo los arriba indicadeos, p.ej. halégenoalquilo-C -C,, como
p.ej. clorometilo, bromometilo, diclorometile, triclorometilo,
fluorometilo, difluorometilo, trifluocrometilo,
clorofluorometilo, diclorofluorometilo, clorodifluorometilo,
l-cloroetilo, l-bromoetilo, 1-fluorcetilo, 2-fluorocetilo, 2,2-
difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-cloro-2-fluorcetilo, 2~

cloro-2,2-difluorocetilo, 2,2-dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-
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tricloroetilo, y pentafluorcetilo;

alguenilo:radicales hidrocarburo no saturados, lineales o
ramificados con 2 a 6 § 10 Atomos de carbono y un doble enlace
en una posicién arbitraria, p.ej. alquenilo-C,-C,, como p.ej.
etenilo, l-propenilo, 2-propenilo, l-metilo,etenile, 1-
butenilo, 2-butenilo, 3-butenilo, l-metil-l-propenilo, 2-
metil-l-propenilo, l-metil-2-propenilo, 2-metil-2-propenilo,
l-pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, l-metil-1-
butenilo, 2-metil-l-butenilo, 3-metil-l-butenilo, l-metil-2-
butenilo, 2-metil-2-butenilo, 3-metil-2-butenilo, l-metil-3-
butenilo, 2-metil-3-butenilo, 3-metil-3-butenilo, 1,l1-dimetil-
2-propenilo, 1,2-dimetil-l-propenile, 1,2-dimetil-2-propenilo,
l-etil-1-propenilo, 1l-etil-2-propenilo, l-hexenilo, 2-
hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, S5-hexenilo, l1-metil-1-
pentenilo, 2-metil-l-pentewilo, 3-metil-l-pentenilo, 4-metil-
l-pentenilo, l-metil-2-pentenilao, 2-metil-2-pentenilo, 3-
metil-2-pentenilo, 4-metil-2-pentenilo, l-metil-3-pentenilo,
2-metil-3-pentenilo, 3-metil-3-pentenilo, 4-metil-3-pentenilo,
l-metil-4-pentenilo, 2-metil-4-pentenilo, 3-metil-4-pentenilo,
4-metil-4-pentenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,1-dimetil-3-
butenilo, 1,2-dimetil-l-but.enilo, 1,2-dimetil-2-butenilo, 1,2-
dimetil-3-butenilo, 1,3-dimetil-l-butenile, 1,3-dimetil-2-~
butenilo, 1,3-dimetil-3-butenile, 2,2-dimetil-3-butenilo, 2,3~
dimetil-l-butenilo, 2,3-dimetil-2-butenilo, 2,3-dimetil-3~
butenilo, 3,3-dimetil-l-butenilo, 3,3-dimetil-2-butenilo, 1-
etil-l-butenilo, l-etil-2-butemilo, l-etil-3-butenilo, 2-etil-
1-butenilo, 2-etil-2-butenilo, 2-etil-3-butenilo, 1,1,2-
trimetil-2-propenilo, l-etil-l-metil-2-propenilo, l-etil-2-
metil-l-propenilo y l-etil-~-2-metilo-2-propenilo;
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alguinilo,: grupos hidrocarbure lineales o ramificados con 2 a
6 0 10 4tomos de carbono y un triple enlace en una posicidén
arbitraria, p.ej. alquiniloe-C,-C,, como p.ej. etinilo, 1-
propinilo, 2-propinilo, l-butinile, 2-butinilo, 3-butinilo, 1-
metil-2-preopinilo, l-pentinilo, 2-pentinilo, 3-pentinilo, 4-
pentinilo, l-metil-2-butinilo, l-metil-3-butinilo, 2-metil-3-
butinilo, 3-metil-l-butinilo, 1,1-dimetil-2-propinilo, l-etil-
2-propinilo, l-hexinile, 2-hexinileo, 3-hexinilo, 4-hexinilo,
5-hexinilo, l-metil-2-pentinile, l-metil-3-pentinilo, l-metil-
4-pentinilo, 2-metil-3-pentinilo, 2-metil-4-pentinilo, 3-
metil-l-pentinilo, 3-metil-4-pentinilo, 4-metil-l-pentinilo,
A-metil-2-pentinilo, 1,l1-dimetil-2-butinilo, 1,1-dimetil-3-
butinilo, 1,2-dimetil-3-butinilo, 2,2-dimetil-3-butinile, 3,3~
dimetil-l-butinilo, l-etil~2-butinile, l-etil-3-butinilo, 2-
etil-3-butinilo y l-etil-l-metil-2-propinilo;

-

clcloalquilo, : grupos hidrocarburo monociclicos, saturados con
3 a5, 6658 miembros anulares de carbono, p.ej. cicloalquilo-
C,-C,, como p.ej. ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,

ciclohexilo, cicloheptilo y ciclooctilo;

bicicloalquilo, : grupos hid-ocarburos biciclicos, saturados
con 6 a 14, especialmente, 7 6 10 miembros anulares de
carbono, compuestos de sistemas anulares anelados de 5, 6 y/6

7 miembros.

heterociclilo de cinco o seis mismbros (heterociclilo

saturado), que contiene de uno a tres itomos de nitrégeno y/o
un 4tomo de oxfigeno o de azufre o uno o dos 4tomos de oxfigenc
o de azufre, p.ej. 2-tetrahidrofuranilo, 3-tetrahidrofuranilo,

2-tetrahidrotienilo, 3-tetrahidrotienilo, 2-pirrelidinilo, 3-
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pirrolidinilo, 3-isoxazolidinilo, 4-isoxazolidinilo, 5-
isoxazolidinilo, 3-isotiazolidinilo, 4-isotiazolidinilo, 5-
isotiazolidinilo, 3-pirazolidinilo, 4-pirazolidinilo, 5-
pirazolidinilo, 2-oxazolidinilo, 4-~oxazolidinilo, 5-
oxazolidinilo, 2-tiazolidinilo, 4-tiazolidinilo, 5-
tiazolidinilo, 2-imidazolidinilo, 4-imidazolidinilo, 2-
pirrolin-2-ilo, 2-pirrolin-3-ilo, 3-pirrolin-2-ilo, 3=~
pirrolin-3-ilo, 2-piperidinilo, 3-piperidinilo, 4-
piperidinilo, 1,3-dioxan-5-ilo, 2-tetrahidropiranilo, 4-
tetrahidropiranilo, 2-tetrahidrotienilc, 3-
hexahidropiridacinilo, 4-hexahidropiridacinilo, 2-
hexahidropirimidinilo, 4-hexahidropirimidinilo, 5-
hexahidropirimidinile y 2-piperacinilo;

heterociclilo de cinco o seis miembros (heterociclilo no
saturado), que contiene de uno a tres dtomos de nitrégeno y/o
un dtomo de oxigeno o de azufre o uno o dos dtomos de oxigeno
o de azufre y uno o dos dobles enlaces de C=C, p.ej. 3,6~
dihidro-2H-piridin-1-ilo o 2,5-dibhidropirrol-1-ilo;

hetaroarilo ds c¢inco miembhros, (heterocicliloc arocmitico)}, que
contiene de uno a cuatro At.mos de nitrégeno o de uno a tres
&tomos de nitrégeno y un &tomo de azufre o de oxigeno: grupos
heteroarilo pentaciclicos, que junto con dtomos de carbono
pueden contener de uno a cuatro Atomos de nitrégeno o de uno a
tres dtomoe de nitrégenc y un Atomo de azufre o de oxigeno
como miembros anulares, p.ej. 2-furilo, 3-furilo, 2-tienilo,
3-tienilo, 2-pirreolilo, 3-pirrolilo, 3-pirazolilo, 4-
pirazolilo, 5-pirazolilo, 2-oxazolilo, 4-oxazolilo, 5-

oxazolilo, 2-tiazolilo, 4-tiazolilo, 5-tiazolilo, 2-

e
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imidazolilo, 4-imidazolileo, v 1,3,4-triazol-2-ilo;

hetercarilo de seis miembros, {heterociclilo aromitico), que
contiene de uno a tres o bien de uno a cuatro Atcmos de
nitrégeno: grupos heterocarilo hexaciclicos, que junto con
dtomos de carbono pueden contener de uno a tres o bien de uno
a cuatro Atomos de nitrégeno como miembros anulares, p.ej. 2-
piridinilo, 3-piridinile, 4-piridinilo, 3-piridacinilo, 4-
piridacinile, 2-pirimidinilo, 4-pirimidinilo, S5-pirimidinilo y

2-piracinilo;

oxlalquilencxi: cadenas divalentes no ramificadas de 1 a 3
grupos CH,, estando ambas valencias ligadas por via de un
dtomo de oxigeno con el esqueleto, p.ej. OCHO, OCH,CHO y
OCH,CH.CH,O;

Los compuestos de la férmula I pueden estar presentes también
en forma de sus sales apropiadas para la agricultura, siendo,
generalmente, sin importancia el tipo de sal. Por lo general,
son apropiadas las sales de aquellos cationes o las sales de
adicién 4cida de aquellos &cidos, cuyos cationes o bien
aniones no afectan negativaLente el efecto de loas ceampuestos

I.

Caomo cationes son apropiados, especialmente, los iones de los
metales alcalinos, preferentemente, litio, sodio y potasio, de
los metales alcalinotérreos, preferentemente, calcio ¥
magnesio, y de los metales transitorios, preferentemente,
manganeso, cobre, cinc y hierro, asi como amonio, pudiendo, en
caso de desearlo, uno a cuatro dtomos de hidrégeno estar

sustituidos por alquilo-C,-C,, hidroxi-alquilo-C,-C,, alcoxi-C,-

X
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C,-alquilo-C,~C,, hidroxi-alcoxi-C,-C,~alquile-C,-C,, fenilo, o
baencilo, preferentemente, amonio, dimetilamonio,
diisopropilamonio, tetrametilamonioc, tetrabutilamonio, 2-(2-
hidroxiet-l-oxi)et-l-ilamonio, d&i(2-hidroxiet-l1-il)amonio,
trimetilbencilamonio, ademids, iones de fosfonio, iones de
sulfonio, preferentemente, tri(alquilo-C,-C,)sulfonio e iones

de sulfoxonio, preferentemente, tri(alguil-C,-C,)sulfoxonio.

Aniones de sales de adicién Acida apropiadas son,
primordialmente, cloruroc, bromuro, fluoruro, hidrogensulfato,
sulfato, dihidrogenfosfato, hidrogenfosfato, nitrato,
hidrogencarbonato, carbonato, hexaflucrosilicato,
hexafluorofosfato, benzoato, asi como las aniones de &cidos
alcanoicos con 1 a 4 Atomos de carbono, preferentemente,

formiato, acetato, propionato y butirato.

Siempre que R' y/o R' presenten un centro de quiralidad, los
isdmeros (R) vy (S) vy los racumatos de los compuestos de la
férmula I estdn comprendidos en el dmbito de la invenciédn.

Las variantes especialmente preferidas de los productos
intermedios en cuanto a las ‘rariables corresponden a aquellas

de los radicales R’ y X de la férmula I.

Con respecto al uso a que estédn destinadas las 5-alquil-7-
aminotriazolopirimidinas de la férmula I, son preferidos los
siguientes significados de los sustituyentes, tanto por si

gsolos como en cambinaciones:

Son preferidos los compuestos I, en los que R' y R’ significan
hidrégeno, alquilo-C,-C,,, o haloalquilo-C,-C,, especialmente,
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hidrégeno, alquilo-C,-C,, halocalquilo-C,-C,, muy
preferentemente, hidrégeno, l-metilpropilo, isopropilo, 6
1l,1,1-trifluoro-2-propilo.

También son preferidos los compuestoe I, en los que R' y R’
forman junto con el 4tomo de nitrégeno que los une, un anillo
de cinco o seis miembros, gQue puede contener un dtomo de
oxigeno o de azufre, como p.ej. pirrolidin-l-ile, pirrol-1-
ilo, pirazol-1-ilo, imidazol-l-ilo, piperidin-l-ilo, morfolin-
4-ilo, tiomorfolin-4-ilo, 3,6-dihidro-2H-piridin-l1-ileo, 2,5~
dihidropirrol-1-ilo, pudiendo los grupos mencionados estar
sustituidos por uno a tres grupos R’, especialmente, por
alquilo-C,-C,, como p.ej. metilo, o etilo. Son especialmente
preferidos los compuestos I, en los gue R' y R' forman juntos

un grupo 4-metilpiperidin-l-ilo.

Son especialmente preferidos los compuestos I, en los que R'no

significa hidrégeno.

Adicionalmente, son muy preferidos los compuestos I, en los
que R' es alquilo-C,-C,, y haloalquilo-C,-C,, ¥ R’ hidrégeno o

alquilo-C,-C,, especialmente, -1idrégeno.

Ademds, son especialmente preferidos los compuestos I, en los
que R’ significa cicloalquilo-C,-C,, preferentemente,

ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo.

Igualmente, son muy preferidos los compuestos I, en los que X

significa metilo.
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En cuanto a su uso son especialmente preferidos los compuestos
I relacionados en las siguientes Tablas. Los grupos
mencionados en la tablas para un sustituyente son, ademis,
considerados por 8i solos, independientemente de la
combinacién en que se mencionan, una variante especialmente

preferida del correspondiente spustituyente.

Tabla 1

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
ciclopropilo, X significa metilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 2

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
ciclopropilo, X significa et*lo. y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla i

Tabla 3

Compuestos de la férmula I, en los gque R' significa
ciclopropilo, X significa n-gropilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 4

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclopropilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

regpectivamente de la Tabla A
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Tabla 5

Compuestos de la f6rmula I, en los que R' significa
ciclopentilo, X significa metilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 6

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclopentilo, X significa etilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un campuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 7

Compuestos de la férmula I, en los Que R' significa
ciclopentilo, X significa n-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa 1’ compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 8

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
ciclopentilo, X significa iso-nropileo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa ur-compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 9

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclohexile, X significa metilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 10

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclohexilo, X significa etilo, y la combinacién de loa
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 11

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclohexilo, X significa n-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 12

Compuestos de la férmula I, en los que R significa
ciclohexilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa n-.compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 13

Compuestos de la fSrmula I, en los que R' significa
cicloheptilo, X significa metilo. y .la combinacién de los
radicales R' y R' representa w.“-compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 14

Compuestos de la férmula I, en los que R significa
cicloheptilo, X significa etilo, Yy la combinacién de los
radicales R' y R’ represaenta un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 15

Campuestos de la férmula I, en los que R' significa
cicloheptilo, X significa n-propileo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

regpectivamente de la Tabla A

Tabla 16

Compuestos de la férmula I, en los que R significa
cicloheptilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

raspectivamente de la Table A

Tabla 17

Compuestos. de la férmula I, en los que R significa
cicleoctile, X significa metilo. y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa vr.-~nmpuesto de una linea

respectivanente de la Tabla A

Tabla 18

CompuestoB de la férmula I, en los que R significa
ciclooctilo, X significa etila, y la —ombinacién de los
radicales'R' y R’ representa unicompuesto de una linea

raspectivamente de la Tabla A

Tabla 189

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
ciclooctilo, X significa n-propilo, ¥ la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 20

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclooctilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 21

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclododectilo, X significa metilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una l{inea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 22

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
ciclododectilo, X significa etilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' represents ur.compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 23

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
ciclododectilo, X significa n-propila, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa um .compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 24

Compuestos de la férmula I, en los que R sBignifica
ciclododectilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de
los radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 25

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
biciclo[2.2.1)hept-2-ilo, X significa metilo, y la cambinacién
de los radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 26

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa
biciclo[2.2.1]hept-2-ilo, X significa etilo, y la combinacién
de los radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 27

Compuestos de la férmula I, en los que R significa
biciclo[2.2.1]hept-2-ilo, X significa n-propilo, ¥y la
combinacién de los radicales R'.v R representa un compuesto de

una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 28

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa
biciclo[2.2.1]lhept-2-ilo, X sigmifica. iso-propilo, y la
combinacién de los radicales R z R' representa un compuesto de

una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 29

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa 2-
metilciclopentilo, X significa metilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 30

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 2-
metilciclopentilo, X significa etilo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 31

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 2-
metileiclopentilo, X significa n-propilo, y la combinacién de
los radicales R' v R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 32

Compuestoe de la férmula I, en los que R significa 2-
metilciclopentilo, X significa iso-propilo, y la combinacién
de los radicales R' y R' represr~+ta nn compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 33

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 3-
metilciclopentilo, X significa watilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un : ympuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 34

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 3-
metilciclopentilo, X significa etilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 35

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 3-
metileiclopentilo,

X significa n-propilo, y la combinacién de los radicales R' y
R' representa un compuesto de una linea respectivamente de la

Tabla A

Tabla 36

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa 3-
metilciclopentilo, X significa iso-propile, ¥ la combinacién
de los radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 37

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa 2-
metilciclohexilo, X significa m~~ilo. y.la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

regpectivamente de la Tabla A

Tabla 38

Compuestos de la fSrmula I, en 1ms que R' mignifica 2-
metilciclohexilo, X significa et lo, y la combinacién de los
radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 39

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 2-
netilciclohexilo, X significa n-propile, y la combinacién de
los radicales R' y R' representa un campuesto de una linea

regpaectivamente de la Tabla A
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Tabla 40

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa 2-
metilciclohexilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de
los radicales R' y R’ representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 41

Compuestos de la férmula I, en los que R' significa 3-
metilciclohexilo,

X Bignifica metilo, y la cambinacién de los radicales R' y R'
representa un compuesto de una linea respectivamente de la
Tabla A

Tabla 42

Compuestos de la férmula I, en lJos que R® significa 3-
metilciclohexilo, X significa e¥+1ln., ¥y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 43

Compuestos de la férmula I, en lra que R mignifica 3-
metilciclohexilo, X significa n- ropilo, y la combinacién de
los radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 44

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 3-
metilciclohexilo, X significa iso-propilo, y la combinacién de
los radicales R' y R' representa un compuesto de una li{nea

respectivamente de la Tabla A
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Tabla 45

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 4-
metilciclohexilo, X significa metilo, y la combinacién de loa
radicales R' y R’ representa un compuestc de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 46

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 4-
metilciclohexilo, X significa etilo, y la combinacién de los
radicales R' y R' representa un compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 47

Compuestos de la férmula I, en los que R’ significa 4-
metilciclohexilo, X significa n-propileo, y la combinacién de
los radicales R' y R' representa..»n compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla 48

Compuestos de la férmula I, en los que R significa 4-
metilciclohexilo, X significa isn-propilo, .y la combinacién de
los radicales R' y R' representa s compuesto de una linea

respectivamente de la Tabla A

Tabla A

24 /{@



PF 54041 * ///
No. R' R'
A-1 H H
A-2 CH,CH, H
A-3 CH,CH, CH,
A-4 CH,CH, CH,CH,
A-5 CH,CF, H
A-6 CH,CF, CH,
A-7 CH,CF, CH,CH,
A-8 CH,CCL, H
A-9 CH,CC1, CH,
A-10 CH,CC1, CH,CH,
A-11 CH,CH,CH, H
A-12 CH,CH,CH, = cH,
A-13 CH,CH,CH, CH,CH,
A-14 CH,CH,CH, CH,CH,CH,
A-15 CH(CH,), H
A-16 CH(CH,), . CH,
A-17 CH(CH,), = CH,CH,
A-18 (R/S) CH(CH,)-CH,CH, H
A-19 (R/S) CH(CH,)-CH,CH, CH,
A-20 (R/S) CH(CH,)-CH,CH, CH,CH,
A-21 (R) CH(CH,}-CHCH, H
A-22 (R) CH(CH,)-CH,CH, CH,
A-23 (R) CH(CH,)-CH,CH, CH,CH,
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A-24 (S) CH(CH,)-CH,CH, H
A-25 (S) CH(CH,)-CH,CH, CH,
A-26 (S) CH(CH,)-CH,CH, CH,CH,
A-27 (R/S) CH(CH,)-CH(CH,)}, H
A-28 (R/S) CH(CH,)-CH(CH,), CH,
A-29 (R/S) CH(CH,)-CH(CH,), CH,CH,
A-30 (R) CH(CH,)-CH(CH,), H
A-31 (R) CH(CH,)-CH(CH,), CH,
A-32 (R) CH(CH,)-CH(CH,), CH,CH,
A-33 (S) CH(CH,)-CH(CH,), H
A-34 (S) CH(CH,)-CH(CH,), CH,
A-35 (S) CH(CH,)-CH(CH,), CH,CH,
A-36 (R/S) CH(CH,)-C(CH,}, " [ H
A-37 (R/S) CH(CH,)-C(CH,), CH,
A-38 (R/S) CH(CH,)-C(CH,), CH,CH,
A-39 (R) CH(CH,)-C(CH,), H
A-40 (R) CH(CH))-C(CH), CH,
A-41 (R) CH(CH,)-C(CH,), | CH,CH,
A-42 (S) CH(CH,)-C(CH,), H
A-43 (S) CH(CH,)-C(CH,), CH,
A-44 (S) CH(CH,)-C(CH,), CH,CH,
A-45 (R/S) CH(CH,)-CF, H
A-46 (R/S) CH(CH,)-CF, CH,
A-47 (R/S) CH(CH,)-CF, CH,CH,
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A-48 (R) CH(CH,) -CF, H
A-49 (R) CH(CH,)-CF, CH,
A-50 (R) CH(CH,)-CF, CH,CH,
A-51 {S) CH(CH,)-CF, H
A-52 (5) CH{CH,)-CF, CH,
A-53 (5) CHI(CH,)-CF, CH,CH,
A-54 (R/8) CH(CH,)-CC1, H
A-55 (R/S) CH(CH,)-cCl, CH,
A-56 (R/S) CH(CH,)-cCl, CH,CH,
A-57 (R) CH({CH,)-cCl, H
A-58 (R) CH(CH,)-CCl, CH,
A-59 (R) CH(CH,)~CCl, CH,CH,
A-60 (5) CH(CH,)-CCl, H
A-61 (S) CH(CH,)-CCl, CH,
A-62 (S) CH(CH,)-cCl, CH,CH,
A-63 CH,CF,CF, H
A-64 CH,CF,CF, CH,
A-65 CH,CF,CF, CH,CH,
A-66 CH, (CF,) ,CF, H
A-67 CH, (CF, ) ,CF, CH,
A-68 CH, (CF,),CF, CH,CH,
A-69 CH,C (CH,) =CH, H
A-70 CH,C (CH, ) =CH, CH,
A-71 CH,C (CH,) =CH, CH,CH,




PF 54041 //,(
A-72 ciclopentilo H
A-73 ciclopentilo CH,
A-T74 ciclopentilo CH.CH,
A-75 ciclohexilo H
A-76 ciclohexilo CH,
A-77 ciclohexilo CH,CH,
A-78 - (CH,) -~
A-79 -CH(CH,} (CH,) ,-

A-80 -CH,CH (CH,) (CH,),-
A-81 -(CH,) -

A-82 - (CH,),CH(CH,) (CH,) -
A-83 -CH,CH (CH,) CH,CH (CH, ) CH, -
A-84 - {Ci1,) ,CK=CHCH, -
A-85 - (CH,), (CH, ) =CHCH, -
A-86 ~ (CH,) ,CHF (CH,) ,-
A-87 - (CH,) ,CHFCH, -
A-88 - {CH,),CH(CF,) (CH,) -
A-89 Z(CH,) 0 (CH,) -
A-90 -(C.H,),S (CH,},-
A-91 -CH,CH=CHCH,~

Los compuestos I son apropiados como fungicidas. Se destacan

por presentar una excelente actividad contra un amplio

eapectro de hongos filtopatégenos, especialmente, de la clase

de los ascomicetos,

deuteromicetos, ficomicetos y
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bagidiomicetos. Algunos actéan sistémicamente y pueden ser
usados en la fitosanidad como fungicidas foliares y del suelo.

Son especialmente importantes para controlar un amplio mimero
de hongos en una variedad de plantas de cultivo, tales como
trigo cebada, centeno, avena, arroz, maiz, pasto, plidtanocs,
algoddén, soya, café, cafla de azicar, vid, especies de frutas,
plantas de adorno y legumbres, come p.ej. pepinos, frijoles,
tomates, papas y cucurbitdceas y en las semillas de estas

plantas.

Son especialmente apropiados para controlar las siguientes

enfermedades de las plantas:

especies de Alternaria en lequmbres y frutas,

. especies de Bipolaris y Dr-~~hslera en cereales., arroz y
césped,

. Blumeria graminis (mildid) en cereales,
Botrytis cinerea (oidio) en fresas, legumbres, plantas de
adorno y vid, .

. Erysiphe cichoracearum y Srhaerotheca fuliginea en
cucurbitéices, -

. especies de Fusarium y Verticillium en diferentes
Plantas,

. especies de Mycosphaerella en cereales, pldtanos y mani,
Phytophthora infeatans en papas y tomates,

. Plasmopara viticola on vid,

. Podosphaera leucotricha en manzanas,
Pseudocercosporella herpotrichoides en trigo y cebada,

. especies de Pseudoperonospora en lGpulo y pepinos,

- especies de Puccinia en cereales,
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. Pyricularia oyzae en arroz,

- especies de Rhizoctonia en algodén, arroz y césped,
Septoria triticl y Stagonospora nodorum en trigo,

. Uncinula necator en vid,

. especies de Ustilago en cereales y cafia de azicar, y

’ especies de Venturia (rofia) en manzanaeg y peras.

Ademés, los compuestogs I son apropiados para controlar hongos
nocivos, como p.ej. Paecilomyces variotii en la proteccifén de
materiales (p.ej. madera, dispersiones de pinturas, fibras y

telas) y en la proteccién de productos almacenados.

1os compuestos I sBe aplican, tratando los hongos o las
plantas, semillas, materiales o el suelo a proteger frente a
una infeccién fungosa con upa cantidad activa fungicida de los
ingredientes activos. La aplica~ién puede efectuarse antes o
después de la infeccién de los materiales, plantas o semillas

por los hongos.

Generalmente, las composiciones fungiclidas contienen de entre
0.1 y 95, preferentemente, 0.5 ¥ .90% er peso de ingrediente

activo.

Cuando se usan en la proteccién de plantas, las cantidades de
aplicacién varian de 0,01 a 2,0 kg de ingrediente activo por
ha, dependiendo del tipo de efecto deseado.

En el tratamiento de las semillaa, las cantidades de
ingrediente activo varian, generalmente, de 0,001 a 0,1 g.

preferentemente, de 0,01 a 0,05 g, por kilogramo de semilla.
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En la proteccién de materiales o de productos almacenados, la
cantidad de aplicacién de ingrediente activo depende de la
naturaleza de la aplicacién v del efecto deseado. Las
cantidades de aplicacién generalmente usados para la
proteccién de materiales varian, por ejemplo, de 0,001 g a

2 kg, preferentemente, de 0,005 g a 1 kg, de ingrediente

activo por metro cibico del material tratado.

Los compuestos I pueden ser transformados en las formulaciones
acostumbradas, tales com¢ soluciones, emulsiones,
suspensiones, polvos, pastas y granulados. El uso depende del
fin respectivo, pero en todo caso debe estar asegurada una

dispersién fina y uniforme del compuesto segin la invencién.

Las formulaciones se preparan de manera conocida, por ejemplo,
diluyendo el ingrediente active .~on disolventes y/o soportes,
en caso de desearlo, usando emulsionantes y dispersantes.

Disolventes/auxiliares apropiados son, substancialmente:

agua, disolventes aromiticos (por ejemplo, productos
Solvesso, xileno), parafinar [(por sjemplo, fraccicnes de
aceite mineral), alcoholes (1or ejemplo, metanol,
butanol, pentanocl, alcohol bencilice), cetonas (por
ejemple, ciclohexanona, gama-butirolactona), pirrolidonas
(NMP, NOP), acetatos (glicol diacetato), glicoles,
dimetilamidas de Acidos grasos, Acidos grasos y ésteres
de 4cidos grasos. En principio, se pueden usar también

nezclas de disolventes.

soportes, como p.ej. minerales molidos naturales (tales

como caolines, arcillas, talco, tiza) y minerales
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sintéticos molidos (tales como silice altamente disperso,
silicatos); emulsionantes, como p.ej. emulsicnantes no
iénicos y anifénicos (tales como éteres de alcoholes
grasos de polioxietileno, sulfonatos de alquilo y
sulfonatos de arilo) y dispersantes, como p.ej. lejias

residuales lignino-sulfiticas y metilcelulosa.

Tenscactivos apropiados son las sales de metal alcalino,
alcalinotérreo y de amonio del &cido ligninosulfénico, dcido
naftalinsulfénico, dcido fenolsulfénico, Acido
dibutilnaftalinsulfénico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos
de alquilo, sulfonato de alguilo, sulfatos de alcohol graso,
dcidos grasos y glicoléteres de alcohol graso sulfatados,
ademis, condensados de naftalina sulfonada y derivados de
naftalina con formaldehi{do, condensados de naftalina o de
dcido naftalinsulfénico con ferfi.y formaldehido, éter
octilfenfilico de polioxietileno, iscoctilfencl etoxilado,
octilfenol, nonilfenol, alquilfeanil poliglicol éteres,
tributilfenil-poliglicol éter, tristearilfenil-poliglicol
éter, poliéter alcoholes de alquilarilo, condensados de
alcohol y de alcohol graso/éxidn de etileno, aceite de ricino
etoxilado, éteres alquilicos de .polioxietileno,
polioxipropileno etoxilado, alcohol laurfilico de
poliglicoléter acetal, ésteres de sorbitol, lejias residuales

lignino-sulfiticas y y metilcelulosa.

Sustancias apropiadas para la preparacién de soluciones,
emulsiones, pastas o dispersiones de aceite directamente
pulverizables son: fracciones de aceite mineral de punto de
ebullicién mediano hasta elevado, como p.ej. keroseno o aceite

diesel, ademés, aceites de alquitrdn de carbén, y aceites de
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origen vegetal o animal, hidrocarburos alifdticos, ciclicos y
aromAticos, por ejemplo, tolueno, xileno, parafina,
tetrahidronaftalina, naftalinas alquiladas y sus derivados,
metanol, etanol, propanol, butancl, ciclohexanol,
ciclohexanona, isoforona, disolventes fuertemente polares, por

ejemplo, sulféxido de dimetilo, N-metilpirrolidona y agua.

Polvos, agentes de pulverizacién y rociado pueden ser
preparados mezclando o moliendo conjuntamente las sustancias

activas con un soporte sélido.

Los granulados (p.ej. granulados recubiertos, impregnados o
homogéneos) se pueden preparar uniendo el ingrediente activo
con un soporte s86lido. Ejemplos de cargas eélidas son: tierras
minerales, tales como silicagel. 4cidos silfcicos, geles
silicicos, silicatos, talco, canlin. caliza, .cal, bol, loess,
arcilla, dolomita, tierra de diatomeas, sulfato de calcio y
sulfato de magnesio, éxido de maynesio, pldsticos molidos, asi
como abonos, tales como sulfato de amonio, fosfato de amonio,
nitrato de amonio, ureas y productos vegetales, tales como
harina de cereales, polvos de corteza,. de madera y de cédscaras

de nueces, polvos de celulosa u- \tros soportes sélidos.

Generalmente, las formulaciones comprenden de 0,01 a 95% en
peso, preferentemente, de 0,1 a 350% en peso del ingrediente
activo. Los ingredientes activos se usan en una pureza de 90%
a 100%, preferentemente, de 95% a 100% {segin espectro de
NMR) .

Ejemplos de formulaciones son:
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A Concentrados soclubles (SL)

10 partes en peso de un compuesto seqin la invencién son
disueltas en agua o en un disolvente soluble en agua.
Alternativamente, se pueden adicionar humectantes u otros
auxiliares. El ingrediente activo se disuelve cuando es

diluido con agua.
B Concentrados dispersables (DC)

20 partes en peso de un compuesto segin la invencidén son
disueltas en ciclohexanona adicionando un dispersante, por
ejemplo, polivinilpirrolidona. Diluyendo con agua, se obtiene

una dispersién.
C Concentrados emulsionables../FC) .

15 partes en pesc de un compuestu segin la invencién son

disueltas en xileno adicionando dodecilbencenesulfonato de

calcio y etoxilato de aceite de ricino (al 5%

respectivamente). Diluyendo con-agua, se obtiene una emulsién.
.

D Emulsiones (EW, EO)

40 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
disueltas en xileno adicionando dodecilbencenesulfonato de
calcio y etoxilato de.aceite de ricino (al 5%
respectivamente). Esta mezcla es introducida en agua por medio
de un emulsificante (Ultraturrax) y transformada en una

emulsién homogénea. Diluyendo con agua, se obtiene una
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emulsién.
E Suspensiones (SC, OD)

En un molino de bolas se trituran 20 partes en peso de un
compuesto seqin la invencién adicionando un dispersante,
humectante y agua o un disolvente orgédnico, obteniéndose una
suspensién fina de ingrediente activo. Diluyendo con agua, se

obtiene una suspensién estable del ingrediente activo.

F Granulados dispersables en agua y granulados solubles en

agua (WG, SG)

50 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
molidas finamente, adicionando dispersantes y humectantes, y
transformadas en granulados disparsables en agua o soclubles en
agua mediante disposeitivos técnicos (por ejemplo,
extrusionadora, torre de pulverizucién, lecho fluidizado).
Diluyendo con agua, Be obtiene una dispersién o solucién

estable del ingrediente activo.

G Polvos dispersables en agua ), polvos soclubles en agua

(WP, SP)

75 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
molidas en un molino de rotor-estator adicionando dispersante,
humectantes y gel de silice. Diluyende con agua, se obtiene

una dispersién o solucién estable con el ingrediente activo.

2. Productos a ser aplicados sin dilucién
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H Polvos pulverizables (DP)

5 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
molidas finamente y mezcladas intimamente con 95% de un caolin

finamente dividido. Se obtiene un polvo pulverizable.
I Granulados (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
molidas finamente y asociadas con 95.5% de sopocrte. Métodos
actuales son: extrusién, secado por pulverizacién y lecho
fluidizado. Se obtienen granulados que pueden ser aplicados

s8in dilucién.

J Soluciones de volumen ultrabajo (UL)

A
10 partes en peso de un compuesto segin la invencién son
disueltas en un disolvente orgériico, por ejemplo, xileno. Se

obtiene un producto que puede ser aplicado sin dilucidn.

Loa ingredientes activos pueden rer usados como tales, en
forma de sus formulaciones o las “ormas de aplicacién
preparadas a partir de las mismas, por ejemplo, como
soluciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emulsiones,
dispersiones de aceite directamente pulverizables, pastas,
polvos pulverizables, agente de rociado o de regado. lLas
formas de aplicacién dependen enteramente del fin de
aplicacién, pero en todo caso hay Que asegurar una
distribucién lo mAs fina posible del los ingredientes activos

segin la invencidn.
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Las formas de aplicacién acuosas pueden ser preparadas a
partir de concentrados de emulsién, pastas o polvos
humectables (polvose pulverizables, dispersiocnes de aceite)
adicionando agua. Para preparar emulsiones, pastas o
dispersiones de aceite se pueden homogeneizar las sustancias
como tales o disueltas en un aceite o disolvente en agua con
la ayuda de un humectante, agente adherente, dispersante o
emulsionante. Alternativamente, se pueden preparar
concentrados compuestos de la sustancia activa, humectante,
adherente, dispersante o emulsionante, en caso dado,
disolvente o0 aceite, y tales concentrados son apropiados para

ser diluidos con agua.

Las concentraciones en ingrediente activo en los productos
listos para el uso pueden variar ampliamente. En general,

varian de 0,0001 a 10%, preferent-mente, de 0,01 a 1%.

Los ingredientes activos también pueden ser usado con éxito en
el procedimiento de volumen ultrabajo (ULV), pudiéndose
aplicar formulaciones con més del 95% en peso de ingrediente

activo, ¢ adin el ingrediente activn sin aditives.

Se pueden adicionar varios tipos de aceite, '‘humectantes,
adyuvantes, herbicidas, fungicidas, u otros pesticidas o
bactericidas a los ingredientes activos, en caso dado, recién
antes de la aplicacién (mezcla de tangue). Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentes segiin la invencién en una

relacién ponderal de 1:10 hasta 10:1.

Cuando se usan como fungicidas, las composiciones de la

invencidén pueden eptar presentes también junto con otros
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ingredientes activos, por ejemplo, con herbicidas,
insecticidas, requladores del crecimiento, fungicidas u otros
fertilizantes. Cuando se mezclan los compuestos I o las
composiciones segin la invencién como fungicidas con otros
fungicidas, entonces se alcanza, frecuentemente, ampliar el

espectro de accidn.

La siguiente lista de fungicidas con los que se pueden mezclar
los compuestos seqin la invencién sirve para ilustrar las
cambinaciones posibles, pero no debe entenderse como

limitativa:

. acilalaninas, tales como benalaxilo, metalaxilo, ofurace,
oxadixilo,

. derivados de amina, tales como aldimorf, dodina,
dodemorf, fenpropimorf, fenprrpidin, guazatina,
iminoctadina, spiroxamin, tridemorf

. anilinopirimidinas, tales comc” pirimetanilo, mepanipirim
o cyrodinilo,

. antibidticos, como p.ej. cicloheximida, griseofulvin,
kasugamicina, natamicina, polioxina.oe estreptomicina,

. azoles, como p.ej. bitertanol,: bromoconazol,
cyproconazol, difenoconazeol, dinitroconazol,
epoxiconazol, fenbuconazol, fluquicenazol, flusilazol,
hexaconazole imazalilo, metconazol, miclobutanilo,
penconazol, propiconazol, procloraz, protioconazol,
tebuconazol, triadimefon, triadimenel, triflumizol,
triticonazol,

. dicarboximidas, caomo p.ej. iprodiona, miclozolina,

procymidona, wvinclozolina,
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ditiocarbamatos, como p.ej. ferbam, nabam, maneb,
mancozeb, metam, metiram, propineb, policarbamate,
thiram, ziram, zineb,

compuestos heterociclicos, como p.ej. anilacina,
benomilo, boscalida, carbendazim, carboxin, oxicarboxin,
cyazofamid, dazomet, ditianona, famoxadon, fenamidon,
fenarimol, fuberidazole, flutolanilo, furametpir,
isoprotiolanc, mepronilo, nuarimol, probenazol,
proquinazid, pirifenox, piroquilon, quinoxifen,
siltiofam, tiabendazol, thifluzamid, tiofanato-metilo,
tiadinile, tricyclazel, triforina,

fungicidas de cobre, como p.ej. mezcla de Bordeaux,
acetato de cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre
bésico,

derivados de nitrofenilo, como p.ej. binapacrilo,
dinocap, dinobuton, nitroftal:iacprocpilo

fenilpirroles, como p.ej. fenpiclomilo o fludioxecnilo,
azufre -

otros fungicidas, como p.ej. acibenzolar-S-metilo,
bentiavalicarb, carpropamid, clorothalonilo,
cyflufenamid, cymoxanilo, dazomet, diclomezin,
diclocymet, dietofencarb, edif mphos, etaboxam,
fenhexamid, fentin-acetate, fenoxanilo, ferimzone,
fluacinam, fosetilo, fosetil-aluminum, iprovalicarb,
hexaclorobenzene, metrafenon, pencycuron, propamocarb,
phthalide, toloclofos-metilo, quintozeme, zoxamid
estrobilurinas, como p.ej. azoxistrobin, dimoxistrobin,
fluoxastrobin, kresoxim-metilo, metominostrobin,
oysastrobin, picoxistrobin, piraclostrobin o

trifloxistrobin,

39 Ppris
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. derivados de 4cido sulfirico, como p.ej. captafol,
captan, dichlofluanid, folpet, tolilfluanid
. cinemamidas y andilogos, como p.ej. dimetomorf, flumetover

o flumorf.
Ejemplos de sintesis

Variando en forma correspondiente los compuestos de partida,
los protocolos prepresentados en los ejemplos de sintesis
Biguientes fueron usados para obtener otros compuestos I. Los
resultantes compuestos I, junto con los datos fisicos eatén

relacionados en la siguiente Tabla I.

Ejemplo 1 Obtencién de éster etilico del Acido 2-
ciclopentil-3-oxobutilico
Una mezcla de éster et{lico de &cido 3-oxobutilico (0,5
moles), bromuro de ciclopentilo (0,. moles) y etoxilato de
sodio (0,5 moles) en etanol {100 ml) se calentaron durante 15
horas a reflujo. Después de enfriar la mezcla de reaccién a
aprox. 20 a 25°C se aislaron 71g del.compuesto indicado en el
titulo por destilacién (96-100°C, 0:25 mbar).

Ejemplo 2 Obtencién de 5-metil-6-ciclopentil-7-hidroxi-~

[1,2,4]-triazolo[l,5-a]l-pirimidina

Una mezcla de 3-amino-1,2,4-triazol (14 g), éster etilico de
écido 2-ciclopentil-3-oxobutfilico (0,17 moles, Ej. 1) y
tributilamina (50 ml) se calentaron durante 6 horas a 180°C.
Después de enfriar la mezcla de reaccién a aprox. 70°C se

agregé agua, solucién acuosa de NaOH (21g en 200 ml de HO) y
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se agitd la solucién otros 30 min. Después de la separacién de
las fases y extraccién con éter dietilico, se aciduléd la fase
acuosa con solucidn concentrada de HCl. A partir del
precipitado se obtuvieron 19 g del compuesto indicado en el
titulo.

Ejemplo 3 Obtencién de 5-metil-6-ciclopentil-7-cloro-

[1,2,4])-triazolo[l,5-a)]-pirimidina

Una mezcla de 5-metil-f-ciclopentil-7-hidroxi-[1,2,4]-
triazolo-[1,5-alpirimidina (17 g, Ej. 2) y POCl, (50 ml)
fueron calentados durante 8 horas a reflujo, destiléndose una
parte del POCl, ab. El residuo se vertié en una mezcla de
diclorometano/agua. La fase orgénica se separé y se secé.
Después de separar el disolvente se obtuvieron llg del
compuesto indicado en el titule de.m.f. B7°C.

Ejemplo 4 Obtencién de 5-metil-6-ciclopentilo-7-(4-
metilpiperidina-1-il)-[1,2,4]-triazolol[l,5-
alpirimidina ({[I-1]

Una sclucién de 4-metilpiperidina {5 mmoles) y trietilamina
(1,5 mmoles) en 10ml de diclorometano se agregaron bajo
agitacién a una solucién de S-metil-6-ciclopentil-7-cloro-
[1,2,4]-triazeclo[l,5-al-pirimidina (1,5 mmoles, Ej. 3) en 20ml
de diclorometano. La mezcla de reaccién se agité durante
aprox. 16 horas a 20 hasta 25°C, luego se lavé con solucién al
5% de HCl. La fase orgdnica se gsepard y se secd. Después de
haber destilado el disolvente y purificado por cromatografia
en silicagel, se obtuvieron 0,26g del compuesto indicado en el
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titulo del p.£f. 145°C.

Tabla I: Compuestos de la férmuola I

No. Ey R' Y X Datos
fisicos
(p.£.1°C]
IR [cm™])
I-1 - (CH,),CH(CH,) (CH,),- ciclopentilo CH, 145
I-2 (R) CH(CH,)~ H ciclopentilo CH, 96
CH(CH,),
I-3 | (S) CH(CH)-CF, H cic¢lopentilo CH, 108
I-4 H H ciclopentilo CH, 271
I-5 CH, H ciclopentilo CH, 175
1-6 (R) CH(CH,)- H ciclopentilo | CH, 1960;
C(CH,), 1605;
1590;
1240

Ejemplos para la accién contra honges nocivos

La accién fungicida de los compuestos de la férmula I puede

ser demostrada en los siguientes experimentos:

Los ingredientes activos se usaron separada o conjuntamente

para preparar una solucién madre, que comprende 0.25% en peso

del ingrediente activo en acetona o DMS0O. Se adiciond 1% en

peso del emulsionante Uniperol. EL (humectante de efecto

emilsionante y dispersante con base en alquilfenoles
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etoxilados) a esta solucidn, y la mezcla fue diluida con agua

a la concentracién deseadsz.

Ejemplo 1: Eficiencia contra la marchitez temprana del tomate

causada por Alternaria solani

Las hojas de plantas de tomate crecidas en macetas de la
variedad: “Grofle Fleischtomate St. Pierre” fueron pulverizadas
con una suspensién acuosa, que contiene el compuesto activo en
la concentracién abajo mencionada. El dia siguiente, se
infectaron las hojas con una suspensién de zooesporas de
Alternaria solani (0.17x10° eeporas por ml de una solucién de
bicmalta al 2%). Entonces se colocaron las plantas en una
céimara saturada con vapor de agua a 20 hasta 22°C. Después de
5 dias, la enfermedad se habia extendida en un grado tal sobre
las plantas no tratadas, que se pod€§ eqaluar la actividad

fungicida de las sustancias.

En este ensayo, las plantas tratadas con 250 ppm del
ingrediente activo I-1 no presentaban ninguna infeccién,

mientras que las plantas no tratadas estaban infectadas en un

90%. P

Ejemplo 2: Eficiencia contra la podredumbre Acida en hojaas de
pimiento causada por Botrytis cinerea en la aplicacién

protectora

Pldntulas de pimiento fueron pulverizadas hasta chorrear en el
estadio de las cuatro a cinco hojas con una suspensién acuosa,
que contiene la concentracién en ingrediente actiwvo abajo

indicada. El dia siguiente se inocularon las plantas con una
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suspensién de esporas de Botrytis cinerea, que contiene
1.7x10° esporas por ml en solucién acuosa de biomalta al 2% en
peso. Las plantas infectadas se incubaron, luego, durante
cinco dias a 22-24°C en cémaras con alta humedad. La extensién
del desarrollo del hongo fue evaluado en %, con respecto a la

superficie total de la hoja.

En este ensayo, las plantas tratadas con 250 ppm de los
ingredientes activos I-1, o bien I-3 estaban infectada en,
como maximo, un 20%, mientras que las plantas no tratadas

estaban infectadas en un 90%.

Ejemplo 3 - Eficiencia contra el oicdio en hojas de pepinos

causado por Sphaerotheca fuliginea en la aplicacién protectora

La hojas de pléntulas de pepino creridas en macetas de la
variedad "Chinesische Schlange” se pulverizaron hasta chorrear
en el estadio de las hojas cotileddéneas con una suspensién
acuosa, que contenia la concentracién en ingrediente activo
indicada. 20 horas después de estar seca la capa pulverizada
se inocularon las plantas con una suspensisn acuosa de esporas
de Sphaerotheca fuliginea. A continu.cién, se cultivaron las
plantas en el invernadero a temperaturas de entre 20 y 24 C y
60 a 80% de humedad relativa del aire. A continuacién, se
determiné la extensién del desarrollo del ofdio visualmente en
% de infeccién de la superficie de hoja cotiledénea.

En este ensayo, las plantas tratadas con 250 ppm de los
ingredientes actives I-1, o bien I-3 estaban infectadas en un
3%, como miximo, mientras que las plantas no tratadas estaban

infectadas en un 90%.
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Reivindicaciones

l. 5-Alquil-7-aminotriazolopirimidinas de la férmula I,

RN R’

3
N~ R
(’i\ I
-
N" "N "x

en la que los sustituyentes tienen los significados

siguientes:

R',R' significan hidrégeno, alquilo-C,-C,,, alguenilo-C,-
C,,» alquinilo-C,-C,,, haloalquilo-C,-C,,,

cicloalquilo-C,-C,, fenilo, naftilo; o

heterociclilo saturado, nu saturado o aromAtico de
. Y -

cinco o seis miembros, que contiene de uno a cuatro

dtomos de nitrdgeno o de uno a tres &tomos de

nitrégeno y un &tomo de azufre o de oxigeno; o

R' ¥ R' pueden formar junto con el &tomo de
nitrdégeno, qgue los une, un ;nillo con 56 6
mi.embros, que contiene de :mo a cuatro itomos de
nitrégenc o de uno a tres Atomos de nitrégeno y un

dtomo de azufre o de oxigeno;

R' y R, 8i no significan hidrégeno, pueden estar,
independientemente, parcial o completamente
halogenados y/o llevar uno a tres radicales del

grupo R"
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R' esa ciano, nitro, hidroxi, alquile-C,-C,,
haloalquilo-C,-C,, cicloalquilo-C,-C,, alcoxi-C,-
C,» haloalcoxi-C,-C,, alquiltio-C-C,,
alquilamino-C,~C,, di-alguilamino-C,-C,,
alquenilo-C,-C,, alqueniloxi-C,-C,, alquinilo-C,-
C;, alquinilexi-C,-C, y oxi-alquilenoxi-C,-C,

opcionalmente halogenado:;

R’ significa cicloalquilo-C,~-C, o bicicloalquilo-C,-C,,.
pudiendo R' estar no sustituido o parcial o
completamente halogenado y/o llevar de uno a tres

radicales del grupo R"; vy

X esignifica alquilo-C,-C,;

y sus sales. et

Compuestos de la férmula I seglin .a reivindicacién 1, en
donde X aignifica metilo.

Procedimiento para la obtencién de compuestos de la
férmula T segin la reivindicaclén-l, caracterizado porque
se ciclizan compuestos de dicarbonilo de la férmula II

3
R

0 II
0" X

en la que A signfica alcoxi-C,-C,,¥ R y X tienen las
definiciones indicadas para la férmula I, con 3-amino-
1,2,4-triazol en 7-hidroxitriazolopirimidinas de la
f6rmula IIX

22
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H
3
- R
(zni = III
F— -
N "N X

y se halogenan IYI con un agente de halogenacién en 7-
halégenotriazolopirimidinas de la férmula IV

al

3
Ny’ R v
S P
N" °NT "x

donde Hal significa halégeno, y luego se transforman

estas con una amina de la férmula V

1
RN,
R:,N—H v

donde R' y R tienen las definiciones indicadas para la
férmula I, dando S5-alquil-7-aminotriazolopirimidinas de
la férmula I.

Compuestos de las férmulas III y tﬁ. que tienen las

definiciones indicadas en la reivindicacién 3.

Productos apropiados para combatir hongos fitopatégenos,
que contienen un soporte s6lido o liquido y un compuesto
de la férmmla I seqin la reivindicacién 1.

Uso de compuestos de la férmula I segin la reivindicacién
1 para la obtencién de un producto para combatir hongos

=3
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nocivose.

7. ©Procedimiento para combatir hongos fitopatégenos,
caracterizado porque se tratan los hongos o los
materiales, plantas, el suelo ¢ las semillas a proteger
frente a una infeccién por los hongose, con una cantidad
activa de los compuestos de la férmula I segin la

reivindicacién 1.
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5-alquil-7-aminotriazolopirimidinas, procedimientos y
productos intermedios para su obtencién, productos que las
contienen y el uso de las mismas para combatir hongos nocivos

Resumen

5-Alquil-7-aminotriazolopirimidinas de la férmula I,

H
R\ _.R

3

- R
(INi\ I

N "N x

en la que los sustituyentes tienen los significados

siguientes:

R',K'* Bignifican hidrégeno, alquilo, alquenilo, alguinilo,

- haloalquilo, cicloalquilo, fenilo, naftilo; o
heterociclilo saturado, no saturado o aromético de
cinco o seis miembros, que contiene de uno a cuatro
Atomos de nitrégeno o de uno a tres 4tomos de nitrégeno

y un 4tomo de azufre o de oxigeno; o

R' y R® pueden formar junto con el &tomo de nitrégeno,
que los une, un anillo con 5 6 6 miembros, que contiene
de uno a cuatro Atomos de nitrSgeno o de uno a tres

dtomos de nitrégeno y un dtomo de azufre o de oxigeno;

R' significa cicloalquiloc o bicicloalquilo;
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pudiendo R', R’ y R estar sustituidos en la forma indicada en
la descripcién;

X significa alquilo;
Y sus sales;
procedimientos y productos intermedios para su obtencidn,

productos que las contienen vy el usco de las mismas para

combatir hongos fitopatégenos.
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