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(I PETITORIO
Industria y Comercio ~ SAPBIRMERIA 1 CHERCID
Wdicacion 1 US116/28 NG Fol u3
SUPERINTENDENCIA eche )1 BME-18-31 17280381 108
i framite 1 613 PCY-PRIENT 979 FBE MACT AL1 PRESENIAC
beoerdevriay 206 DIVISIUN BE MEWE UMENTONE
FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencion. [] Patente de Modelo de Utilidad.
| [J capitulo 1. Capltulo IL.
Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT
sociedad constituida y existente bajo las
S LICITANTE | leyesde: Republica Federal de Alemania IDENTIFICACION
™) c.C. | NIT O
Direccién: Carl-Bosch-StraBe
67056 Ludwigshafen, - CE. L] Otro L
Republica Federal de Alemania Cual
Domicilio: Ludwigshafen, NGmero
Republica Federal de Alemania
@ Nombre; EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccidn: Carrera 4*. No. 72-35 c.C. NIT |:|
Teléfono: 347 36 1
REPRESENTANTE | - - 211 88 50 ce [ oro [
O AP DERADO - . Cual
E-mail: clien myp.com. ual ___
Domicllio: Bogota, Colombla. Numero 438.019 T.P 31.928
1. Jordl TORMO | BLASCO 9. Peter SCHEER
@ Carl-Benz-Str.10-3, Romerstr. 1,
89514 Laudenbach, 87308 Ottarsheim,
INVENTOR (ES) Republica Federal de Alemania Replblica Federal de Alamania
{72) 2. Carsten BLETTNER
Richard-Wagner-Sir.48, 10. Frank SCHIEWECK
88165 Mannheim, Lindenweg 4,
Reptiblica Federal de Alemania 67258 Hessheim,
3. Bernd MULLER Republica Federal de Alemania
Stockingerstr. 7, 11.  Anja SCHWOGLER
67227 Frankenthal, Heinrich-Lanz-Str.3
Repliblica Federal de Alemania 68185 Mannheim: '
4. Markus GEWEHR Replblica Federal da Alemania
Goethestr. 21,
58288 Kastellaun, 12. Marla SCHERER
Repliblica Federal de Alemania Hermann-JOrgens-Str.30,
76829 Landau
5. Wassllios GRAMMENOS . 1 .
Alexander-Fleming-Str. 13, Repiiblica Federal de Alemania
67071 Ludwigshafen,
Reptblica Federal de Alemanla 1. g?nchMST;AEHHANN
nersbergstr. 9,
6. Emhgﬁgﬁ 5 87117 Limburgerhof
87167 Wi achenhein'1, Repiiblica Federal de Alemania
7. Andreas GYPSER Erlenstrasse. 8,
B44, . 68782 Briihl,
68158 Mannhelm, Repiblica Federal de Alemania
Repiiblica Federal de Alamania
8. Joachim RHEINHEIMER 1. Reinhard STIERL
g";o':?‘[ mizg‘:;hmn 67251 Freinshelm, _
Repablica Federal de' Alemania Repiblica Federal de Alemania

=i



CAVELIER ABOGADOS COLO 10321-841-058-6 1D-4226ANPCLO361

PCT (86)
@ Solicitud Intemacional No. PCT/EP2004/003102 Fecha: 24 de marzo de 2004
Publicacién Intemacional No. WO 2004/087705 A1 Fecha: 14 de octubre de 2004

PARA SU OBTENCION Y EL USO DE LAS MISMAS PARA

CONTROLAR HONGOS NOCIVOS, ASI COMO PRODUCTOS QUE
LOS CONTIENEN

@ TITULO (54) _7 - ALQUENILAMINO-TRIAZOLOPIRIMIDINAS, PROCEDIMIENTOS

@ Clasificacién Internacional (1) CO7D 487/04

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Nimero de Solicitud

siXl no(d DE 31/03/2003 103 14 760.8

@ Comprobante de pago No.: 05-81.651/81.652 Fecha: 24 de octubre de 2005

Anexos:

G

-
-

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 443.000.00.

O  comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

B  Poderes, sifuere el caso.

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

O Declaraciones.

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

Traduccién de la solicitud internacional al castellano. (Resumen, descripcidn, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

O  Traduccidn del examen preliminar efectuado por la IPEA.

[0  De serel caso, copla del contrato de acceso.

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

O De ser el caso, certificado de depdsito del material biolégico.

8 Arte final 12x12

O 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 totaimente con la invencién
de esta solicitud.

Otros. VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS

B
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Solicito la concesién de la patente,
NOMBRE:

FIRMA :

:. EMILIO EfRERO

C.C. 438.018 de Usaquén T.P. 31.929

ZCA
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DOCUMENTOS ANEXOS c/

1. [X] Publicacién Internacional WO 2004/087705 A1
Descripcion:
Paginas 33 en el idioma original
Péaginas 41 en espafiol
Reivindicaciones: Namero (s) 9
Figuras: Namero (s)
[[] Forma PCT/RO/101. PCT Request
[[] Request for comraction under Rule 92bis
[7] Forma PCT/RO/108. Invitation to Correct Defects.
Bd Forma PCT/ISA/210. Informe de Blisqueda Intemacional.
[] Forma PCT/NISA/220. Notificacién De La Transmisién Del Informe De Blsqueda
Intemacional Y De La Opinién Escrita De La Administraciéon Encargada De La Blasqueda

o0k obd

In"temacional. O De La Declaracion.

7. [JForma PCT/ISA/237. Opinion Escrita De La Administracién Encargada De La Bisqueda
Intemacional. .

8. [] Forma PCT/IB/304. Notification Concemning Submission Or Transmittal Of Priority
Document.

9. [] Forma PCT/IB/306. Notification Of The Recoding Of A Change.
Descripciéon De Modificacion:

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

11.[JForma PCT/IB/332. Information Conceming Elected Offices Notified Of Their Elaction.

12.] FORMA PCT/1B/345. Communication in cases for which no other form is applicable.

13.] Forma PCT/IPEA/401. PCT Demand

14.["] Forma PCT/IPEA/402. Notification Of Receipt Of Demand By Competent Intermnational
Preliminary Examining Authority.

15.[] Forma PCT/IPEA/408. Written Opinion.

16. Forma PCT/IPEA/416. Notification Of Transmittal Of The International Preliminary
Examination Report.

17.[X Forma PCT/IPEA/409. Informe Del Examen Preliminar Intemacional.

18.[] Traduccién Al Espafiol Del Informe Del Examen Preliminar Intemacional.

19.[] Traduccién Al Espafiol De Los Anexos Presentados Junto Con El Informe De! Examen
Preliminar Intemacional.

20.JExtracto de publicacion.
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Yo (nosotros), abajo firmado is)

BASF Aktiengeselischaft

domieiliado (s} en *.Ludwigshafeny-Repiblica
Federal-de-Alemania :

por el presente pombramos a GERMAN CAVELIER,
l.é-: 833; Gomssnmo. tsn. 831; ERNESTO

“m ¥y EMILI mmo,t
31629; domiciliados oy

L

su orden, como nuestros represenigntes en todos los
nmmdemﬂeﬁdhdumﬂmhcﬂndmndblr

do suplente, en su camp, o declarsrin su
hhnqﬁndemejuurhumhﬂhmﬂntn

en el exiranjerc; y =i se trature de im-
pedlmmtn.melentlﬂﬂdo vo. 81 alguno de
los nombrados fultare definitivamenti, el sigulente to-

lacld:
on d Tencias ' en Doteral 100 juidioe chviiek, pe.
nales, administrativas o con vos

0 se nos promuevan. Y para que en
sugtituir este

ynhﬂurh-lctuheehmporlmhl oficiosos,
Dado 7 firmada boy ... 7. 06. MaRz0..4e. 1969

SakPrevsnivrasrabitbzuvEntrrrasnkbbstalry

— BASF Aktiengesellschaft

- E— o —am ae ———

;
F
B
é
|
:
¥

d._um_enmmpﬁnmundphhtﬂdnundw

Hauptvertreter, oder der erste oder der rweite Stall-
oder belds, werdan ihre

sl

‘hlulﬂlﬂ'hnlllldll-lllllﬂlﬂam oy,
sle auszuliben, muAuMun i 7pit-auy

tigten ernenna(n), damit lleuuvurh!.l:blm!nlﬂm-
odchnmdhdhnshbmmhn

oder nicht, vor allem vur denen mit Verwaltungs,

streitigem Verwultungs, und juristischermn Charakter,

in allen was sich auf folgends Angelegenheiten bexisht,

::dvmhn a) Erlangung wvon Pa#mn, w

Zelchnungen; Registrierung von Waren-,
Sexvice-geichen;

Handelsnamen- ; fhre Erneurerung und '}
Names und Wohnsitxiinderung, y |

Annulierung und die won Vi H

b) Die Oppoditionskiagen, Un'nltlllllt,

die Zivil., Straf-, Verwaliungs- oder ltruﬂun Verwal-
tungsprovasse, die mit dlasen Rechtan verbunden sind,
AXktlonen und Verhandlungep, dis wir voranirelben -
oder die man uns voranirelbt und; ¢) damit sla in allan i
oben bestimmten Angelagenheiten dieses Mandat erset-
=tn, regeln, davon Abstand nehmen, pnnulieren, empfan-
gon, verzichten, Meldungen annehmen und gerichtliche
und aussergerichiliche Bewvollmigtigts ernsnnen, und
die Handlungen der halbamtlichen Verirater basthtipen.

Unterzeichnet heute am 17, Marz. 19849............ocooee..

in P-6700 L

‘ w
f . o
e | ]

: ppa. Welzel

/ ppa. R:l.cht.era_, C . i-




U.R.Nr. 1407/89

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorate
eigenhdndig vor mir vollzogenen Unterschriften der fur
die Firme BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rheln

handelnden Herren:

1. Dr. Gunther W e 1 2z e 1 , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein,

2, Dr, Peter Ric¢cht er s , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein.

Die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters sind mir persdnlich
bekannt. -

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Hgndelsregister
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhelin HR B 3000 be-
scheinige ich, da8 die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters
als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und
Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem

S8itz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind.

i

Ludwigshafen am Rhein, den 17, Mirz 1989

"

“ a 2 VP - _;;. » - L4
' X JUAN RSN T ot 3
"0}0.I’IER° hlEDl"A

Die Echtheit vorstehender Unterschrift JEe*Notarassessors:

- Thomas Walter

als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Xohler

in Ludwigshafen‘ am Rhein und die Echtheit des belgedrickten

Dienststempels ‘werden hiermit bestdtigt. Zugleich wird beschelnigt,
a daB der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war.

'Frankenthal (Pfalz). den einundzwanzigsten Mdrz neunzehnhundert-
neunundachtzig

Kostenvermerk: Geblhr 20.-- DM
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- E1l suserito Cénsul General de Colombia en Frankfurh

am Main, Replolica Pederal de Alemania, vistos los
documertos nresentados por los interesados,

CERTIPFPICAa:

Gue el sefior Thomas Walter—-——————————camam e ———

quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein-- —

autenticd la(s) firma(s) del(os) signatario_(a) del

.Poder precedente, ejercia las funciones indicadas y

su firma corresponde a la registrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)-—=——=-- ——————————————
nue la comnaiiia RASF Aktiengesellgschaft-—- —— —— -

es una sociedad constituida de acuerdo con las leyes
de la Revfiblica Federal de Alemania y cumple su objetp

conforme a las mismas; que ‘@¢1(los) sefior(es) Dr. Gunther

WELZEL y el Dr. Peter RICHTERS—————————-=====--=—---- S —
quien{es) en sus cariqt_gf.‘”(_'gs_) de apoderadog—-—-————==g-———-

_____ mmmm-illeo 3 cuya( mm%

' . OF BOSOTA, HAGD ComsTan s Y
(fueron) autenticsda(s) ante sl HotariofTRGBAF Phiesmar
D

o0 B

e es(son) sultsX

te(s) legal(es) en este pais. s 3 oy
2 UAN MATUEL, z"é'rgnuuun

LOT

El Cénsul General no esume responsabilidad.po'ri Ceidonm
tenido del documento.

Esta Certificacibn se expide en Frankfurt am Main,
el seis de Abril de mil novecientor ochenta y nneve. —_—

prankturt a. M 0 6 ABR 1989

B-0077
PAGADO |MPUESTO DE TIMBRE "
FJ03.8% fag Lo E.£. 4. K- _
A bt r.lz-u 7. 0 4l
artha Nifio ds Stand

A

Cénsul Genorza!de Colomply
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. TRADUCCLON ‘OFICIAL NO. 2056

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

tificacion se sella con el sello de la traductora, lo mismo

que la presente.-

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

ZALO PERDOMO, ERNEBTO CAVELIER y EMILID FERRERO, domiciliados

en la Cra. 4 No. 72-33, Bogota, el 17 de marzo de 1989, por

la sociedad BASF Aktiengesellschaft, domiciliada en

Ludwigshaten, RFAi1)

Protocolo notarial No. 1407/89

~
Certifico la autenticidad de 1las firmas anteriores puestas
ante mi, por loa serores: )
,
!
1. Dr. Gunther W e 1 zel , quimico, domiciliado en S
)
Ludwigshafen am Rhein, t §:":£$:T-&'$:{{;::&::E&
Lot o A Ty
W r
: -- vy
+2, Dr. Peter Ri'chtrs, guimico, domiciliado LR .
. ' LI . ‘_.lf'-":? F . s .,,'. '
» Ludwigshafen am Rhein. ) B, AT Liuhﬂgmusg .
;fﬂi“ Ll n-'i-:' -‘:: "'e LSouE P \‘
A lo= doctores Welzel y Richters los conozco en persona. ,
i
1 ]
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trp 0] l'lCIA\.

DE HEABER
3 599-l:'|-lr.lunisl.p

F INTE

LUZ ARRIAGA
nnw?57W
l.c;i-.clin N'- '

:.'?;&gifiéﬁa*pnﬁ haber tenido a la vista el

N

registro de comer-—

' cid HR .B 3000, del juzgado de Ludwigshafen, gue los doctores

Wlzel y Richters, en su calidad de apoderados, estan facul-

tados para representar conjuntamente y firmar por la sociedad

BABF Aktiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen.

Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 1989

(sello redondo:)

Dr. Siegfried Kohler Fdo.: firma ilegible

Notario de Ludwigshafen Th. Walter

Asesor del notario como repre
sentante oficlalmente designado

del notario Dr. Siegfried kohler

Se certifica la autenticidad de la firma anterior del asesor

del notario, consejero de justicia Dr. Kohler, domiciliado en

Ludwigshafen am Rhein, vy la del sella oficial que la acom—
pafa. Al mismo tiempo se certifica que sel mencionado notario

estaba facultado para realizar ese acto oficial.

Frankenthal (Pfalz), veintiuno de

S :l.lllllllﬂ
marzo de,. N

ochenta vy nueve

? 1-;“t”' Sty
5 J11ah u-muu m;'rignu I\!DIHA
wmrnaﬂﬂhyml

: nm wl-cmnn.n .
“'nuﬂmmhncmwnnmut‘f
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. e ag— —

Ei.PFEsLdente del Tribunal Regional

de.. flrma dlegible (sello redondo:)

(Franz Serfas) El Presidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Ffalz)

Notat Derrechos 20,-— DM

EN ESFANOL: La legalizacién de las fTirmas anteriores por el
Consulado de GBeneral de Colombia en Frankfurt, bajo €1 No.
0077 (Certificaclidn consular) del &6 de abril de 1989 y del

Ministerio de Relaciones Esteriores de Colombia bajo el No.

85061 del 24 de abril de 198%.

Pagado impuesto de timbre US$ &,00

ES8 TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en

los archivos de estas oficinas para su confrontacion.

Bogota, 26 de abril de 1989
Wz AnmAGA DE HERBENR
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Lo ) '
. CAVELIER
' . ’ ABOGADOS

' EDIFICIO SISK|
CARRERA 4%, No, 72-25
BOGOTA 8, COLOMBIA

Seﬁor_Jefe de 1la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES )
Superintendencia de Industria y Comercio
E. S. D.

v Poderdante: BASF AKTTENGESFLLSCHAFT

Poder conferido el: 17-03-89

Yo,
u--pr1nc1pa1

u“.

GERMAN CAVELIER,

del poderdante - arriba

EMILIO FERRERO, Abogado-

Hago la anterior sustituciodn conforme a1 artlﬂulo 66~&er6-*

Cédigo de Procedimiento Civil ya que los
Faltan en este momento.

Sefior Jefe,

N ] \

GERHAN
- T. P A. No.
C C. No. 2.877.9

obrando en mi calidad de apodaradc
menc1onddo

..manifiesto a Usted que sustituyo el poder‘,
‘= dfctor

D27

CasLES: CAVELEYES

*mﬁmw
n,f éﬁldb‘ *an el

Foadvads te T -

con’' TarJeta "Pre‘f—gﬁqﬂ%’.l*#g, )
“NG. 31.929, con todas las facultades que me fuaron confhr1d

R S ,p-.l.

T . l"l *1‘ - ‘

sust:tutaﬂ"
LT &. ‘-I? :.

= A .-\'; Sk \" -

M. 'Mﬁ

otros

nprn MaGO CONZTAA Qud LA

m‘m’l’ CONCIORE GO AL 5] AneAL
.ulr-“ [ 3= ‘I'a- ]

a"'.v 'b- '

T

24,9 uB) S el
'?*’" t 24f0CT 2005 .-_5;‘«.;

{ﬂm ..:..:h% '

Acepto: . '...u'u mu.._l. m‘rsno ME#'I‘IA D
- Y s
q:bu—\_¢;-_<= .
ﬂ
EMILIO FERRERO §
T.P.A. N2 31.929 :
C.C. No. 438.019 de Usaquén ! .
Tj
2e-780-2 !
I
' CAVELIER ABOGADOS NIT. 040.041.367-3
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CON PRESENTACION PERSONAL S~
{ A lro, dw! Decrwio 2202 de 1PL, 7
Ante e! Notario Cincusnta {50} del Circulp de Jeniale de*

\ Bognid.c. mparecio, el Doctor /e qeAsie, -
—

DILIGENZIA DE AUTENTICACION BE FIRMA
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CAVELIER

- ABOGADOS

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

CESION

Yo, (nosotros), abajo firmado(s)

é domiciliado(s) en

® CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

€O Ambgamrst Form 01 1198

€coLO 0036l-341-059-5 pay .

. : ' Colombla *
§5°S / >
0000054413
ASSIGNMENT
I (we), the undersigned

Jordi Tormo i Blasco *

Cari-Benz-Sir. 10-3, 69514 Laudenbach
Germany

Citizen of Spain

Carsten Blettner 7
Richard-Wagner-Str. 48, 68165 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

Bernd Miller -

Stockingerstr.7, 67227 Frankenthal
Germany

Citizen of Germany L ‘
Markus Gewehr 7~

Goethestr. 21, 56288 Kasiellaun

Germany

Citizen of Germany

Wassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Greece

Thomas Grole -~

Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany

Citizen of Germany

Andreas Gypser 7~

B 4, 4, 68159 Mannheim

Germany

Citizen of Germany

Joachim Rheinheimer 7~

Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen

Germany

Citizen of Germany

Peter Schdfer

Rdmerstr.1, 67308 Ottersheim

Germany

Citizen of Germany

Frank Schieweck ~

Lindenweg 4, 67258 Hefheim

Germany

Citizen of Germany



r ' . l .
: _— Colombin/ }/
Seite 2
0000054413

Anja Schwigler -

Heinrich-Lanz-Sir. 3, 68165 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

Marig Scherer -
Hermanrn-Jirgens-Sir.30, 76829 Landau
Germany

Citizen of Germany

Siegfried Strathmann
Donnersbergstr9, 67117 Limburgerhof
Germany

Citizen of Germany

Ulrich Schoft .~

Lufischiffring 22c, 68782 Brizh!
Germany

Citizen of Germany

Reinhard Stierl .~

Jahnstr. 8B, 67251 Freinsheim

Germany

Citizen of Germany

declaro(amos) bajo juramento ser finico(s) y verdadero(s) state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
inventor(es) de la invenci6n: 3 'Al’l‘?lll:’aﬂ.‘db “Iriaaaly- invention:

F.'r.‘midtnu. roc-odi Mitwados pata 3V Obifeircaor 7-(Alkerwlamino triemlopyrimidines .

L Ot 0 dalod AL MOS b Contilon, s | and thed uae i the coradl o reustil Srpr
NoCivor, pci oo polockee g log (ionress. & preperetions comprising them

declaro{amos) as{ mismo que cedo(emos) y state as well, that essign, without reservations or limitations
transfiero(erimos), sin limitacién, a favor de la sociedad in favour of
. BASF Aktiengesellschaft
[Base Pif, eugestlfoduft~
constituida y existente de conformidad con las leyes de a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of
Aleyrin Germany
domiciliada en domiciled in
67056 Jodwigslomfu . Qbasun. 67056 Ludwigshajen, 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 hercby is enabled to apply, in its name,
nombre la patente correspondiente en la Repiiblica de for the corresponding patent in the Republic of Colombia.
Colombia.
CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-}3

€D Amigzarece: Form 01 1188



CAVELIER ABOGADOS
WFPODERE-M3

€D Amigmnesz Form 01 1158

Dadoy firmado hoy ~ Givenand signedthis {8 Marz 2004

Firma Signature

%m@
Gt Llilzr
arsten Blettner

Be o Lttt

Bernd Mitller

/L b /(,al (./'
/ Markufewdlr

_MMM“—

Wassilios Grammenos

(Liomw e

Thomas Grote ’

Cner
Andreas G,

Dras KL

Joachim Rheinheimer

Ll ZA

Peter Schifer

@&é:@

Frank Schieweck B

—
Colombin.?él‘

Seite 3
0000054413
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 Anja Schwogler 1

U g Sl

Maria Scherer

Y% &Q

Reinhard Stierl

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Amigzmrst Form 01 1198

Colombin/ é
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0000054413



AUTENTICACION NOTARIAL (INDIVIDUO)

Alos dias del mes de de 200
ante mi, Notario Piiblico de

comparecif{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.

- (7
Colombi

Seitc 5

0000054413

NOTARIAL AUTHENTIFICATION (INDIVIDUAL)

Onthis 18 dayof March 2004

before me, a Notary Public % at Ludwigshafen,
Federal Republic of Germany

personally appeared Jordi Toxrmo 1 Bla.ség
Carsten Blettndy, Bernd Mill€r, Markus
Gewehr, Wassilios Gramments, Thomas Groé,
Andreas er, Joachim Rhei:éhe‘lﬂler, )
Peter Schl.fé, Prank Schiewéck, Anja
Sc:lwbglez,/ Maria Sche ¢ Blegfried
Strathmand, Ulrich Sch5fl and

Reinhard Sti

to me known, and known to me io be the person(s) who
executed that foregoing document, and who has (have)
lepal capacity to execute it. -

A

Notario Piiblico

Notarization and legalized by means of Apostille

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

0 Amlgnmest Form 0] 1158

Notary Public



Urk.R.Nr. 515/2004

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 1 Blaseco, residing at Carl-Benz-
Str. 10-3, 69514 Laudenbach, Germany, personally
known to me,

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

3. Mr. Bernd Miller, residing at Stockingerstr. 7,
67227 Frankenthal, Germany, personally known to
me,

4. Mr. Markus Gewehr, residing at Goethestr. 21,

56288 Kastellaun, Germany, personally known to
me r

5. Mr. Wassilios Grammenos, residing at Alexander-

Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen, Germany,
personally known to me,

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

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

B. Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger

Str. 24, 67063 Ludwigshafen, Germany, personally
known to me,

9. Mr. Peter Schifer, residing at ROmerstr. 1, 67308
Ottersheim, Germany, personally known to me,

10. Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweg 4,
67258 Heffheim, Germany, personally known to me,

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

12. Mrs. Maria Scherer, residing at Hermann-Jirgens-
Str. 30, 76829 Landau, Germany, personally known
to me,



A

13. Mr. Siegfried Strathmann, residing at
Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Germany,
personally known to me,

14. Mr. Ulrich Sch8fl, residing at Luftechiffring
22c, 68782 Briihl, Germany, personally known to
me,

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

are true and valid.

Ludwigshafen on Rhine, this 18" day of March, 2004

Notary Public

Wert: 5.112,92 Euro
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APOSTILLE ~
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese 8ffentliche Urkunde

2. ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fiacher )

3. in seiner Eigenschaft als
8ffentlicher Notar

4. sie ist versehen mit dem Siegel/Stempel
dee Notars Ludwig Draxel-Fischer
in Ludwigshafen am Rhein’

Bestltigt

5. in Frankenthal (Pfalz)

6.-'am 23, Marz 2004

7. durch den Prisidenten des Landgerichts
8. unter Nr. 91 Eb - 351-353/04

9. Siégel/Stempel: 10. Unterschrift
T Im Auftrag
L (Christian Kéneke)
f_/-" M\'\\\ _ Richter am Landgericht

Kogtva:mierk:

\
‘1

. Gebthr 12,-- €
;"
N
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TRADUCCION OFICIAL No. 09.14/05a realizada por Diego Vargas, Traductor

Oficial, Resolucifn No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia,

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen 1los sellos y legalizaciones de un
documento mediante el cual Jordi Tormo i Blasco, Carl-Benz-Str. 10-
3, 69514 Laudenbach, Alemania, ciudadano espafiol; Carsten Blettner,
Richard-Wagner-Str.48, 68165, Mannheim, Alemania, ciudadano alemdn;
Bernd Miller, Stockingerstr.7, 67227 Frankenthal, Alemania,
cludadano alem&n; Markus Gewehr, Goethestr.2l, 56288 Kastellaun,
Alemania, ciudadano alemdn; Wassilos Grammenos, Alexander-Fleming-
Str.13, 67071 Iudwigshafen, Alemania, ciudadano griego; Thomas
Grote, Im HOhnhausen 18, 67157 Wachenheim, Alemania, ciudadano
alemin; Andreas Gypser, B 4, 4, 68159 Mannheim, Alemania, ciudadano
alemin; Joachim Rheinheimer, Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen,
Alemania, ciudadano alemén; Peter Schiafer, ROmerstr.l, 67308
Ottersheim, Alemania, ciudadano alemdn; Frank Schieweck, Lindenweg
4, 67258 HeBheim, Alemania, ciudadano alemin; Anja Schwdgler,
Heinrich-Lanz-Str.3, 68165 Mannheim, Alemania, c¢iudadano alemén;
Maria Scherer, Hermann-Jirgensa-Str.30, 76829 Landau, Alemania,
ciudadano alemin; Siegfried Strathmann, Donnersbergstr. 9, 67117
Limburgerhof, Alemania, ciudadano alemén, Ulrich Schofl,
Luftschiffring 22c, 68782 Briihl, Alemania, ciudadano alemé&n;
Reinhard Stierl, Jahnstr.8, 67251 Freinsheim, Alemania, ciudadano
alemén; declaran bajo juramento ser finicos y verdaderos inventores
de la invenciodn: “7-alquenilamino-triazolopirimidinas,
procedimientos para su obtencidén y el uso de las mismos para
controlar hongos nocivos, asi como productos que lo contienen” y
declaran asi mismo que ceden y transfieren sin limitacién a favor
de la sociedad BASF Aktlengesellschaft constituida y existente de
conformidad con las leyes de Alemania domiciliada en el 67056

Ludwigshafen, Alemania todos 1los derechos inherentes a dicha
\
\
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invencién y que dicha Compafifia queda facultada para solicitar a su
nombre la patente correspondiente en la Repiiblica de Colombia.

Dado y firmado el 18 de marzo de 2004.

Firmas 1legibles de todos los inventores mencionados anteriormente.

AUTENTICACION NOTARIAL (INDIVIDUO) del 18 de marzo de 2004 por medio de
la cual se autentican las firmas de Jordi Tormo 1 Blasco, Carsten
Blettner, Bernd Miller, Markue Gewehr, Wassilos Grammenos, Thomas
Grote, Andreas Gypser, Joachim Rheinheimer, Peter Schifer, Frank
Schieweck, Anja Schwdgler, Maria Scherer, Siegfried Strathmann,
Ulrich Schdfl y Reinhard Stierl en el anterior documento asi como su
capacidad legal otorgarlo.

Firma Ilegible Sello Notarial

Urk.R. Nr. 515/2004

Yo, Ludwig Draxel-Fischer, Notario PGblico de Ludwigshafen/Rhine,
Repliblica Federal de Alemanla, por el presente testifico y confirmo
que las firmas anteriores de

1. El pefior Jordi Tormo 1 Blasco, domiciliado en Carl-
Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach, Alemania, a quién conozco
personalmente,

2. El sefior Carsten Blettner, domiciliado en Richard-
Wagner-Str.48, 68165, Mannheim, Alemania, a quién conozco
personalmente,

3. El seflor Bernd Miller, domiciliado en
Stockingerstr.7, 67227 Frankenthal, Alemania, a gquién conozco
personalmente,

4, El sefior Markus Gewehr, domiciliado en Goethestr.21,

56288 Kastellaun, Alemania, a quién conozco personalmente,



S z3

5. El gefior Wassilos Grammenos, domiciliado en
Alexander-Fleming-Str.13, 67071 Ludwigshafen, Alemania, a quién
conozco personalmente,

6. El sefior Thomas Grote, domiciliado en Im HOhnhausen
18, 67157 Wachenheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

7. El sefior Andreas Gypser, domiciliado en B 4, 4,
68159 Mannheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

8. El sefior Joachim Rhelnheimer, domiciliado en
Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen, Alemania, a quién conozco
personalmente,

9. El sefior Peter Schidfer, domiciliado en Rémerstr.l,
67308 Ottersheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

10. El sefior Frank S8chieweck, domiciliado en Lindenweg
4, 67258 Hefheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

11. La sefiora Anja Schwégler, domiciliada en Heinrich-

Lanz-Str.3, 68165 Mannheim, Alemania, a quién conozco

personalmente,
12. La seflora Maria B8cherer, domiciliada en Hermann-
Jargens-Str.30, 76829 Landau, Alemania, a quién conozco
personalmente,
13. El Befior Siegfried Strathmann, domiciliado en

Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Alemania, a quién conozco
personalmente,

14. El sefior Ulrich Bchdfl, domiciliado en
Luftschiffring 22c, 68782 Brihl, Alemania, a quién conozco
personalmente,

15. El sefior Reinhard Stierl, domiciliado en Jahnstr.8,
67251 Freinsheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

son auténticas y vidlidas.

Ludwigshafen/Rhine, hoy 18 de Marzo de 2004

Sello de Firma Ilegible



Oblea Notario PGblico Z
{Anexo)

Sello de Apostille expedido en la RepGblica Federal de Alemania y ;
certificada el 23 de Marzo de 2004 con el Nr. 91 Eb - 351-353/04
firmado por Christian K&neke

Es traduccién fiel y completa de la "ci.ia]:_'se deja copia en esta
oficina para su confrontacién.
DVZ//ID-007081/WPCL0O02G/COLO 00361-B41-059-5

Cne C-2005-00009972

. — /r" V o,
‘ [EGO F. VARGAS Z.
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPANOL - INGLES — INGLES - ESPAROL
RES, 0001 DE ENERO 4 DE 1999
. MINISTERIO DE JUSTICIA
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TRADUCCION OFICIAL No. 10928

de un documenio escrito en Aleman, efectuada por Luz Amiaga de Herber,
resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 8 de marzo 1978 -

Traduccidn de las Iegallzauonas en alemén que se encuentran a contiritiacién de
un documento de oasadn escrito en espafiol e inglés, por medio del cual los
sefiores

Jordi Tormo i Blasco

Carl-Benz-Str. 10-3, 60514 Laudenbach PR

Alemania SO e

Ciudadano de Espafia

Carsten Blettner

Richard-Wagner-Str. 48, 68165 Mannhelm

Alemania

Ciudadano de Alemania P
Bernd Maller dor o - Ao o
Stockingerstr.7, 87227 Frankenthal S K
Alemania

Ciudadano de Alemania

Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun

Alemania

Ciudadano de Alemania

Waassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen

Alemania

Ciudadano de Grecia

Thomas Grote ]

Im Hohnhausen 18, k157 Wachenheim

Alemania

Ciudadano de Alemania

Andreas Gypser -

B 4, 4, 68159 Mannheim

Alemania

Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen

Alemania

Ciudadano de Alemania _

Peter Schafer -
Romerstr.1, 87308 Ottersheim %ﬁh WGA DE HE
Alemania 3

et No5%8 Wnluaiam



Ciudadano de Alemania

Frank Schieweck

Lindenweg 4, 67258 Hef8heim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Anja Schwogler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 681685 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Maria Scherer Hermann-Jargens-Sir.30, 76829 Landau
Alemania

Ciudadano de Alemania

Siegfried Strathmann
Donnersbergsir.9, 87117 Limburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Ulrich Schofi

Luftschiffring 22¢, 68782 Brohl
Alemania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stieri

Jahnstr. 8, 87251 Freinsheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser unicos y verdaderos inventores de la invencion:

7-{Alquenilamino)triazolopirimidinas, preparaciones para su obtencién y el
uso de las mismas pra controlar hongos noclvos, asl como productos que
los contienen

y ceden sin limitacion a la sociedad BASF AKTIENGESELLSCHAFT, domiciliada
en 670568 Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentas a dicha
invencién y que la citada compafila queda facultada para solicltar en su nombre la
patente correspondiente en la Repliblica de Colombia. Dado y fimado el 6 de
noviembre de 2003. Hay quince firnas ilegibles de los mencionados sefiores.

Certificacion notarial en inglés de las firmas antecedentes por el notario de
Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 18 de marzo de 2004.
bajo el No. 515/2004.- (Hilo y oblea notarial en relieve). — Valor 5.112,92 €

GA DL HERJEA
wnm mz,.:jﬁn

Reselucidn No.599 Minjuaticla
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APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1861)

1. Pals: Repiiblica Federal de Alemania
Este documento pblico
2. Ha sido firmado por el notario Draxel-Fischer
3. Actuando en calidad de notario pabiico
4. Lleva el sello del notario Draxel-Fischer, notario de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5. en Frankenthal (Pfaiz)
8. el 23 de marzo de 2004
7. por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 81 Eb - 351-353[04
9. Sello 10. Firma
(Hilo y obiea del Tribunal Regional) Fdo.: firma ilegible
(Christian Kdneke)
Juez del Tribunal Regional

Costas:
Derechos 12,00 €

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de Ia cual se deja copia en Ios archivos de
estas oficinas para su confrontacion. . '

Bogota, 13 de septiembre de 2005.

C. 2855
ARRIACADE H
‘ﬂ %cmnuﬁ' r.lilfgzchE ) é \p
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(12) NACH DEM VERTRAG (RER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

(19) Weltorganisation fir geistiges Eigentum (PRI
Intemationales Biiro

(10) Internationale VerS8ffcanilichungsoummer
WO 2004/087705 Al

Wachenheim (DE). GYPSER, Andress [DE/DE]; B 4.4,
68159 Manpheim (DE). RHEINHEIMER, Joschim
[DEDY]; Merziger Sir. 24, 67063 Luodwigshafen
(DE). SCHAFER, Peler [DE/DE]; RSmerstr. 1, 67308
Otnrshsim (DE). SCHIEWECK, Frank [DEMDE];
Lindenweg 4, 67258 Hessheim (DB). SCHWOGLER,
Anja [DE/DE]; Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
(DE). SCHERER, Marla [DB/DE); Hermann-Jir-
gens-Str30, 76829 Landan (DEp. STRATHMANN,
Siegfried [DE/DE]; Donnersbergstr. 9, §7117 Limburg-
crhof (DE). SCHOFL, Ulrich [DE/DE]; Erlonstrasse 8,
63782 Brthl (DE). STIERL, Relnhard [DE/DE]; Jahnstr.
8, 67251 Preinsheim (DE).

(74) Gemelnsamer Vertreter: BASF AKTIENGE-
SELLSCHAFT; 67065 Ludwigshafen (DE).

(81) Bestinunungestaaten (soweit nichs anders angegeben, filr

(43) Internationales VeriiTentichungsdatnm

14, Oktober 2004 (14.10.2004)

(51) Internationale Paientkiomifikation”: CO7D 487/M,

AO1IN 4350
(21) Internstionales Akienzeichen:  PCT/HEP2004/003102

(22) Internationsies Anmeldedatum:
24. MiErz 2004 (24.03.2004)

Deutsch
Deutsch

(25) Elnrdchungssprache:
(26) VeriiTentlichungmprache:

(30) Angmben zur Prioritit:
103 14 760.8 31. Mirz 2003 (31.032003) DE

(71) Anmelder (filr alle Bex mit Axmnakme
von US): BASF AKTIENGESELLSCHAFT [DE/DE];
67065 Luiwigshafen (DE).

(72) Erfinder; und

(7% Erfinder/Anmelder {nur fiir USk TORMO I BLASCO, Jede natlonale Schurrrechtrart): AE, AG, Al.,
Jordl [BS/DE]; Karl-Benz-Str. 10-3, 69514 Landenbach AM/AT, WU, AZ, BA, BB, BG, BR, BW, BY, BZ, CA, CH,
(DE). BLETTNER, Carsien [DIVDE]; Richard-Wag- CN, CU, CZ DB, DK, DM, DZ, BC, EE, EG, ES,

ner-Str. 48, 68165 Mannheim (DE). MOLLER, Bernd H, D, GH, OH, GM, HR, HU, ID, I, IN, IS, JF, KE,

[DEDE]; Stockingerst. 7, 67227 Frankenthal (DIf).
GEWEHR, Markis [DE/DE]; Goothestr. 21, 56288
Kastellann (DE). GRAMMENOS, Wasallios [GR/DE];
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen (DE).

KG, KP. KR, KZ LC, LK, LR, L§, LT, LU, LV, MA, MD,
MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NA, NI, NO, NZ, OM, PG,
PH, PL, PT, RO, RU, SC, 3D, SE, 5, SK, 5L, §Y, TJ, T™,
TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA, ZM,
Zw,
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(54) Title: 7-ALKENYLAMINO-TRIAZOLOPYRIMIDINES, METHOD FOR THE PRODUCTION THEREOF AND USH
THEREOF IN CONTROLLING HARMFUL FUNGI AND SUBSTANCES CONTAINING SAID TRIAZOLOPFYRIMIDINES

(54) Bexckchnung: 7-ALKENYLAMINO-TRIAZOLOPYRIMIDINE, VERFAHREN ZU THRER HERSTELLUNG UND HRE
VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPII.ZEN SOWIR SIE ENTHALTENDE MITTEL

3 (57) Abwiract: The invention relates W 7-alkenylamino-triszolopyrimidines of formula (T)
whamin the substiinents have the following meaning: L represents halogen, alky], haloge-
nalkyl, alknxy, amino, NHR. or NRy; R represents alkyl or alkyl-carbonyl; m represens 1,
2, 3, 4 or 5; X reprasents halogen, cyano, alkyl, halogenalkyl or alkoxy; R! represents alkyl
Lm or halogenalkyl; R? represents hydrogen, alkyl or halogenalkyl; R? represents alkenyl which
is unsubstituted or partially or totally halogenated ar can be substituied according to the de-
scription; R* represents hydrogen ar alkyl, R? and R* can farm, together with the nitrogen
atom whercon they arc bound, a five or six-membered unsaturated ring which ¢an be inter-
rupted by en atom from the groaps O, N and S and/or can inchede one or several substitoenis.

2
2
a
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>
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& (57) Zusammenfiessung: 7-Alkenylamino-Trismlopyrimidine der Formsl (I) In der dis Sobstituenten folgende Bedeutung haben:

"1".‘ L Halogen, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy, Amino, NHR oder NRz; R Alkyl oder Alkyl carbonyl; m 1, 2, 3, 4 oder 5; X Halogen, Cy-

&> ano, Alkyl, Halogenalkyl oder Alkoxy; R! Alkyl oder Halogenalkyl; R? Wasserstnf, Alkyl oder Halogenalkyl; RY Alkenyl, welches

& unsubstitlert ader pertiall oder vollstindig halogeniert sein oder gemBB der Beschreibung substitiriert sein kann; R* Wasserstoff

€ oder Alkyl, R? und R* kbnnen anch zsammen mit dem Stickstnffatom, an das sie gebanden sind, einen fAnf- oder sechsgliedrigen
ungeshtiigten Ring bilden, der dorch ein Atom sns der Gruppe O, N und S unterbrochen sein und/oder einen oder mehre re Substity-
enten tragen kann; Verfahren zur Herstellung dieser Verbindungen, i enthaltende Mittel sowle Shre Verwendung zor Bekiimpfang
von pflanrenpathogenen Schadpilzm.

z
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RO, SR, SL, 8K, TR), OAPI (BR, BJ, CF, OG, C1, CM, GA,  der and Abbraviazions”) am Anfung jeder reguldren Ausgabe der
GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TQ). PCT-Gagetls verwispen
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T-Alkenylamino-Triazolopyrimidine, Verfahren zu threr Herstellung und ihre Verwen-
dung zur Bekimpfung von Schadplizen sowle sie enthaltande Mittel

Beschrelbung

Die vorilegende Erfindung bemm T-dkenylamlno-Trhmlopylﬁnldlne der Fomnl |

ke

in der die Substitiuenten folgende Bedeutung haben:

L

unabhanglg voneinander Halogen, Cv-Ce-Alkyl, 01-CrHalogenﬂ|kV|. C+-Cr
Alkoxy, Amino, NHR oder NR;,

R  CrCsAlkyl oder cq-crAllwlmrbonyl;

1, 2,3, 4 oder 5;

Halogen, Cyano, Gy-Ge-Alkyl, Gy-Cy-Haloganalkyl oder C:-Cy-Alkoxy;
C-CrAlkyl oder C,-Cy-Halogenalkyl;

Wesgerstoff, Cr-CxrAlkyl oder Cr-Cy-Halogenalkyl;

CrCir-Alkenyl, welches unsubstitulert oder partiell oder vollstandig halogeniert
seln oder eine bis drel Gruppen R" fragen kann:

R' Halogen, Cyano, Niiro, Hydroxy, Cy-Ce-Alkyicarbonyl, Cs-Ce-Cycicalkyl, Cy-
cl'“W- G-Crﬂﬂbﬂﬂﬂﬂmn Q'&'an“l c‘l‘cl‘Nky“hlol cl'
C-Alkylamino, D-Cy-Ce-alkylamin, Cz-Co-Alkenyl, Cx-Ce-Alkenylaxy, Cs-
Ce-Alkinyloxy oder Cy-Cq-Cycloalkyl,

wobel diese alfphstischen oder alicydlischen Gruppen ihrersefts partiell o-
der volistindig halogeniert seln oder eine bis drel Gruppen R® tragen kon-
nan:

R®  Halogen, Cyano, Nitro, Hydraxy, Mercapto, Amino, Carboxyl, Amino-
carbonyl, Aminothiocarbonyl, Alkyl, Haloalkyl, Alkenyi, Alkenyloxy, Al
Kinyloxy, Alkoxy, Halogenalkaxy, Alkyithlo, Alkylamino, Dialkylamino,
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. Formyi, Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Alkyisuifoxyl, Alkoxycarbonyl, Al-
kylcarbonylaxy, Alkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyl, Aliylaml-
nothlocarboryl, Dialkylaminothiocarbonyl, wobel die Alkyigruppen In

. dlesen Restsn 1 bis 8 Kohlenstoffatome enthalten und die genannten
Alkenyl- oder Alkinyigruppen In dlesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoff-
atome enthaltan; ‘ .

R Wassemaﬂoagr C-CrAlkyl,

R? und R* k3nnen auch zusammaen mit dem Stickstoffatom, an das sle gebunden
eind, elnen finf- oder sechsgliedrigen ungeséttigten Ring bliden, der elnen oder
mehrere Substituanten R* fragen kann. '

AuBerdem betriflt die Erfindung Verfahren zur Herstellung dleser Verbindungen, sle
enthaltende Mittel sowle thre Verwendung zur Bekampfung von pflanzenpathogenen
Schadpllzen.

Aus EP-A 71 7982 und EP-A 550 113 sind 6-Phenyl-7-amino-triazolopyrimidine alige-
mein bekannt. Die In den genannten Schiiften beschriebanen Verbindungen sind zur
Bekémpfung von Schadpilzen bekannt.

Ihre Wirkung ist jadoch in vielen Fallen nicht zufriedenstsllend. Davon ausgahend, liegt
der varilegendan Erfindung die Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbeseerter Wir-
kung und/oder verbrelteriem Wirkungsspekirum bereltzustelien.

Demgaméss wurden die eingangs definlerten Verbindungen gefunden. Des walteren
wurden Verfahren und 2wischenprodukte zu threr Herstellung, sle enthaltende Miitel

sowle Verfahren zur Bekimpfung von Schadpilzen unter Verwendung der Verbindun~
gen | gsfunden.

Die Verbindungen der Formel | unterschelden sich von den aus den oben genanntan
Schriften durch dle Ausgestaltung der Alkenyigruppe In der 7-Posifion des Triazolopy-
rmidin-Gerlstes, die am a-C-Atom eine Verzweigung aufwelst.

Dls Verbindungen der Formal | welsen eina gegenlber den bekanntsn Verbindungen
erhthte Wirksamkelt gegen Schadpitze auf.

Dis srfindungsgeméfen Verbindungen kBnnen auf verschledenan Wegen erhalten
werden. Vortellhaft werden sle durch Umsetzung von Dihalogentriazolopyrimidinen der
Formel 1, in der Hel fr ein Halogenatom, wie Brom oder, insbasondere Chior, mit

3/
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3
Arnlnen der Formsl Iil unter aligemein aus WO 9&!48608 bekannten Badlngungan ar-

RI
::XNHR‘ ~ 1&X=He)
N’ Hel om
Dle Umsstzung von Il mit Aminen 11l wird vortelihaft bel 0°C bis 70°C, bevorzugt 10°C
" bls 35°C durchgeflihrt, vorzugewelse In Anwesenbheit eines Inerten LBsungsmittels, wie
Ether, . B. Dioxan, Diethylether oder Inebssondere Tetrahydrofuran, halogenierte Koh-
lenwasserstoffe, wie Dichlormethan und aromatische Kohlermssemtoﬂo wie bel-
splalewsise Toluol.

Die Verwandur-lg elner Base, wie tertiire Amine, belsplelswelse Triethylamin odor an- .
organischen Basen, wie Kallumcarbonat ist bevorzugt; auch fibarschlissiges Amin der
Formel Il kann als Base dienen.

Amine der Formsl Ill sind T, bekannt oder kBnnen nach bekannien Methoden herge-
stellt warden, balspielswelse aus den entsprechenden Alkoholan Gber die Tosylate und
Phthalimide [vgl. J. Am. Chem. Soc., Bd. 117, 8. 7025 (1885); WO 93/20804), durch
Reduktion der entsprechenden Nitrile [vgl. Heterocycles, Bd. 35, S. 2 (1893); Synthetic
Commun. Bd. 25, 8. 413 (1965); Tetrahedron Lett., S. 2833 (1985)), oder radukiive
Aminlerung von Ketonen [vgl. J. Am. Chem. Soc., Bd. 122, S. 9556 (2000); Oryg. Lett.
8. 731 (2001); J. Med. Chem., S. 1506 (1988)), aus den entsprechenden Halogeniden
[vgl. Synthesls, 8. 150 (1995)] und ggf. anschilefender Alkyllerung. Der Aufbau der
Gruppe CR'R2 kann gegebensenfalls durch Grignard-Reaktion an entsprechenden Nitri-
len oder Carbonsaureanhydriden erfoigen [vgl. J. Org. Chem., S. 5056 (1992)]. Amine
der Formel lll sind auch auf dem aus WQ 02/086125 bekannten Weg zugéinglich.

Verbindungen der Formel 1, In der X fir Halogen, Insbesonders Chior, steht (Formel
L.A), sind ein bevorzugter Gegenstand der Erfindung.

Verbindungen der Formel I, In der X Cyano oder C,-Cy-Alkaxy bedeutst (Formel LB),

kdnnen vortsiihaft aus Varbindungen |, In der X Halogen [Hal], bevorzugt Chior bedeu-
tet, hergeatallt werden, weiche Formel A entsprechen.

w@} ” m@

NHal

22
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Verbindungen |.A werden mit Verbindungen M-X' (Formel V) zu Verbindungen 1.B um-

gesstzt. Verbindungen IV stellen Je nach der Bedeutung der einzufihrenden Gruppe X'

ein anorganisches Cyanid oder ein Alkoxylat dar. Die Umsetzung erfoigt vortslihaft in

Anwessnhelt eines Inerten L8eungsmitisls. Des Kation M In Formel IV hat geringe Be-

deutung; aus prakiischen Griinden sind Oblicherwelse Ammonium-, Tetraatkylammonl-

um- oder Alkall- oder Erdalkalimetailsatze bevorzugt

Ublicherwelse llagt dle Reaktionstemperatur bel 0 bis 120°C, bevorzugt bel 10 bis 40°C
[vgl. J. Heterocydl. Chem., Bd.12, S. 861-883 (1975)].

Geelgnate Lisungsmitiel umfaasen Ether, wie Dioxan, Diethylsther und,.bevorzugt
Tetrahydrofuran, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Dichlormethan und aromatische
Kohlenwasserstoffe, wie Toluol. ) '

Verbindungen 1, In denen X fiir C;-Cy-Alkyl steht (Formel 1.C), kinnen vorisilhatt aus-
gehend von Ausgangsstoffen der Forme! |.A auf den nachfolgend skizzlerten Routen
hergestelit werden.

Verbindungen der Formal I.C, In denen X" C,-C,-Alkyl bedeutst, kdnnen durch Kupp-
lung von 5-Halogentriazolopyrimidinen der Formel 1A, mit metallorganischen Reagen-
zien der Forme! V erhalisn werden. In elner Ausflthrungsform dleses Verfahrens erfoigt
dle Umsetzung unter Ubergangsmetallketalyse, wis Ni- oder Pd-Katalyss.

' ¥ .
—_— L
2\
-
N X |C
In Formel V steht X* fir C,-Cs-Alkyl und M flr ein Metallion der Wertigksit Y, wie bel-
splelswelse B, Zn oder Sn. Diese Raaktion kann balsplelaweise analog folgender Me-
thoden durchgefthrt werden: J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1187 (1984), ebenda 1,
2345 (1906); WO 805/41255; Aust. J. Chem., Bd. 43, 8.733 (1980); J. Org. Chem., Bd.
43, 5.358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. S.886 (1979); Tetrahedron Lett., Bd.

34, 5.8267 (1603); ebenda, Bd. 33, 5.413 (1992).

Verbindungen der Forme! 1, In denen X fir C,-C;-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl staht
(Formel I.C), kdnnen vortelihaft auch durch foigenden Syntheseweg erhalten werden:

Ausgehend von 5-Aminotriazol VI und dem Ketoestar VIl werden dle 5-Alkyt-7-hydroxy-

8-phenyitriazoiopyrimidine Vil erhalten. In Formel VI staht R fir aine C,-C¢-Alkyl-
gruppe, Insbesondere fOr Methyl oder Ethyl. Durch Verwendung der leicht zugBngli-
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chen 2-Phenylacetsssigestern Vila mit X"=CH; werden die 5-Methyl-7-hydrooy-6-
phenyltriazolopyrimidine erhatten [vgl. Chem. Pharm. Bull., 8, 801, (1961)]. 5~Amino-
triazol V1 lst kommerzisll erhalitlich. Dis Herstellung der Ausgangsverbindungen VI
erfoigt vortellhaft untar den aus EP-A 10 02 788 bekannten Bedingungen.

| >Y S

0] N
4 ~NH * e {’ -
{J\NH2 V| -VI-I_- N X v

Die 80 erhattanen 5-Alkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine VIl werden mit Halo-
genlerungsmitiein [HAL] zu 7-Halogenotriazolopyrimidinen der Formel X umgesetzt

vill _HAy - NN

Bavorzugt werden Chiorierungs- oder Bromlerungsmitiel wie Phosphoroxybromid,
Phosphoroxychiorid, Thionyichlorid, Thionylbromid oder Sulfuryichlorid eingesetzt. Die
Umsetzung kann In Substanz oder in Geganwart elnes LAsungsmitiels durchgefthrt
werden. Obliche Reaktionstemperaturen betragen von 0 bls 150°C oder vorzugswelse
von B0 bis 125°C.

q’ + m @ — = IC
Nx" X

Dle Umsatzung von X mit Aminen ill wird vorteiihaft bel 0°C bls 70°C, bevorzugt 10°C
bis 35°C durchgefiihrt, vorzugswelse in Anwesanhelt elnes Inerten Lsungsmitiels, wie
Ether, z. B. Dioxan, Diethylather oder Insbesondere Tetrahydrofuran, halogenierte Koh-
lenwasserstoffe, wie Dichiormethan und aromatische Kohienwasserstoffe, wie bel-
splelswelse Toluol [vgl. WO 88/48608].

Die Varwendung elner Base, wie tarﬂﬂra.Amlna belsplelswelse Triethylamin oder an-
organischen Basen, wie Kallumcarbonat Ist bavuzugi; auch (berechOssiges Amin der
Formel Ill kann als Base dienen.

Verbindungen der Formel 1.C, kdnnen altemativ auch aus Verbindungen [.A und Malo-
naten der Formel X1 hergestsiit werden. In Formel X bedeuten X' Wasserstoff, C;-Cy-
Alkyl oder C,-Cy-Halogenalkyl und R C:-C,-Alkyl. Sle werden zu Verbindungen der
Formel XIl umgesstzt und zu Verbindungen |.C decarboxyllert [vgl. US 5 884 380].
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| " X* R Ly
A+ OI)\FO — e N
R OR T N X .
X ' * RO OR Xi
Die Malonate X1 sind In der Literatur bekannt [J. Am. Chem. Soc., Bd. 84, 2714 (1642);
J. Org. Chern., Bd. 38, 2172 (1674); Helv. Chim. Acta, Bd. 81, 1565 (1878)] oder kon-

nen geméB der Atlerten Lieratur hergestsiit werden.

Die anschileSends Verssifung des Esters Xil erfolgt unter aligemain Oblichen Bedin-

gungen, in Abhlingigkeit der verschledenen Strukiurelemente kann dle alkallsche oder

dle saure Verselfung der Verbindungen Xl vortellhaft sein. Untar den Bedingungen der

Esterverselfung kann die Decarbaxyllerung zu [.C berelts ganz ader teilweise arfoigen.
AlH*

Xil —— .C

Dle Dacarboxyllerung erfolgt Gblicherwelse bel Temperaturen von 20°C bis 180°C, vor-
zugswelse 50°C bis 120°C, in einem inerten L8sungsmittel, gegebenenfalls in Gegen-
wart elner S&urs.

Goelgnets Sauren sind Salzslure, Schwefelsiure, Phosphorséiure, Amelsenséiure,
Esskge8ure, p-Toluolsulfonsure. Gesignste Lasungsmitiel sind Wasser, aflphalische
Kohlenwassarstoffe wie Pentan, Hexan, Cyclohexan und Petrolether, aromatische
Kohlenwasserstoffe wie Toluol, 0-, m- und p-Xylol, halogenierts Kohlenwasserstoffa
wie Methylenchlorid, Chioroform und Chlorbenzo!, Ether wie Diethylether, Dllsopropyl-
ether, tert.-Butyimethylether, Dicxan, Anleol und Tetrahydrofuran, Nitrlle wie Acstonitrl
und Proplonitril, Kstone wie Aceton, Methylethylkston, Diathylkston und tert-Bulyl-
methyiketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanocl, lsopropanol, n-Butanol und
tert-Butanol, sowle Dimethylsulfcedd, Dimethyiformamid und Dimethylacetamid, be-
sonders bevorzugt wird die Reaktion in Salzsure oder Essigsaure durchgeflihrt. Es
kdnnen auch Gemische der genannten L8sungsmittel verwendet werden.

Die Reaktionsgemische werden in Oblicher Welse aufgearbeitet, z.B. durch Mischen
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Relnigung
der Rohprodukie. Die Zwischen- und Endprodukts fallen zT. in Form farbloser oder
schwach braunlicher, zBher Ole an, die unter vermindertem Druck und bel maflg e
hohter Temperatur von filichtigan Antellen befrelt oder gerelnigt werden. Sofem dle
Zwiachen- und Endprodukie als Feststoffe erhalten werden, kann dle Reinigung auch
durch Umkristallisieren oder Digerieren erfoigen.
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Sofem einzeine Verbindungen | nicht auf den voranstehend beschriebenen Wegen .
zugiinglich sind, kbnnen sle durch Derlvatislerung anderer Varbindungen | hergestelit
werdan. ) . )

Sofermn bel der Syntheee Isomerangemische anfallen, let im aligemeinen jedoch elne
Trennung nicht unbedingt erforderiich, da sich die einzeinen lsomere tellwelse wihrend
der Aufbereltung for die Anwendung oder bel der Anwandung (z.B. unter Licht-, Séure-
oder Baseneinwirkung) inelnander umwandein kdnnen. Entsprechende Umwandlungen

- kbnnen auch nach der Anwendung, beispielswelse bel der Behandlung von Pfianzsn in
der behandelten Pflanze oder Im zu bekmpfenden Schadpliz erfoigen.

Bal den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definitionen der Symbole wurden
Sammeibegriffe verwendet, die aligemeln reprisentatlv fiir dle folgenden Substituenten
stehen: . ) .

Halogen: Fluor, Chior, Brom und Jod;

Alkyl: gesittigte, geradkettige oder verzweigts Kohlenwassarstofireste mit 1 bis 4, 6
oder 8 Kohlenstoffatomen, zB. C,-Cq-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl,
Butyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dimethylethyi, Pentyi, 1-Mathylbutyl, 2-Me-
thylbutyl, 3-Methylbuty!, 2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethyipropy!, Hexyl, 1,1-Dimethylpropyi,
1.2-Dimethyipropyl, 1-Methyipentyl, 2-Methyipaniyl, 3-Methyipentyl, 4-Methylpentyl,
1.1-Dimethyibutyl, 1,2-Dimethyibutyl, 1,3-Dimethylbutyl, 2,2-Dimethyibutyl, 2,3-Dime-
thylbutyl, 3,3-Dimethyibutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethyibutyl, 1,1,2-Trimethyipropyl, 1,2,2-Trl-
methylpropyl, 1-Ethyi-1-methyipropyl und 1-Ethyh-2-methylpropyl;

Halogenalkyl: geradketiige oder verzwelgte Akylgruppen mit 1 bis 2, 4 oder 8 Kohlen-
stoffatomen (wie vorsishend genannt), wobel In diesen Gruppen teliwsise oder voll-
stiindig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt
seln kdnnen: Insbesondere C,-CrHalogenalkyl wie Chiormethyl, Brommethyl, Dichilor-
mettyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Chiorfiuormethyl,
Dichlorfluommethyl, Chlordifluormethyl, 1-Chiorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluor-
ethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2 2-Trifluorethyl, 2-Chior-2-flucrethyl, 2-Chior-2,2-difluorethyl,
2,2-Dichior-2-flucrethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentafluorethyl oder 1,1,1-Trifluorprop-2-yi;

Alkenyl: ungesattigts, geradkeitige oder verzwelgte Kohlenwasserstoffresta mit 2 bis 4,
6, 8 oder 10 Kohlenstoffatomen und elner oder zwel Doppeibindungen in bellebiger
Poasltion, .B. C-Cs-Alkeny! wie Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl, 1-
Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl, 1-Methyi-2-
propenyl, 2-Mathyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentsnyl, 1-Me-

3L
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thyl-1-butenyl, 2-Methyl-1-butanyl, 3-Methyi-1-butanyl, 1-Methyl-2-butenyl, 2-Methyi-2-
buteny!, 3-Methy!-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl, 3-Methy}-3-bu-
tenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-1-propanyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyl, 1-
Ethyl-1propenyl, 1-Ethy-2-propenyl, 1-Haxsnyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexanyl, 6-
Hexanyl, 1-Methyi-1-pentanyl, 2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyi-1-
pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 3-Methyl-2-penteryl, 4-Methyi-2-
pentenyl, 1-Methyl-3-pentertyl, 2-Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Msthy}-3-
pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Msthyl-4-
pentenyi, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-Dimethyl-3-butenyl, 1,2-Dimethyi-1-butenyi, 1,2-
Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimathyl-1-butenyl, 1,3-Dimethyi-2-bu-
tenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyl, 2,2-Dimethyl-3-buteryl, 2,3-Dimethyl-1-butenyl, 2,3-DI-
methyi-2-butenyl, 2,3-Dimethyi-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-bu-
teryl, 1-Ethyl-1-butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethy-1-butemyl, 2-Ethyl-
z‘bUWI Z'EW'a'bmer 1,12 Tﬂmﬂ'zmnﬂ- 1'Eﬂ\Y|'1'm°ﬂM'2'P'°P°ﬂY'.
1-Ethyk-2-methy}-1-propemyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyi; :

Alkenylen: ungesaitigis, geradkatiige Kohlanwasserstoffreste mit 3 oder 4 Kohlenetoft-
atomen und einer Doppealbindungen In beliebiger Position.

Sofem R und R? verachieden sind, stelit das die Gruppen R' bis R® tragende C-Atom
ein Chiraltitezenirum dar. In dem Umfang der vorllegenden Erfindung sind dle (R)-
und (S)}somere und dle Raremaste der Verbindungen der Formel | elngaschiossen. -

Dis besonders bevorzugten ‘Ausfihrungsformen der Zwischenprodukte in Bezug auf
die Varlablen entsprechen denen der Rests L, R, R?, R®,'R* und X der Formel |.

Im Hinblick auf Jhre bastimmungsgeméfie Verwendung der Triazolopyrimidine der
Formel { sind dle foigenden Bedeutungen der Substituentan, und zwar jewslls fiir sich
allein oder in Kaombination, besonders bevorzugt

Verbindungen | werden bevorzugt, In denen R fur Methyl oder Halogenmethyl, wie
Trifluormethyl, steht. '

Eln weltarer bevorzugter Gegenstand sind Verbindungen |, in denen R’ Wasserstoff Ist.

Bevorzugt eind Verbindungen |, in denen R® far geradkettiges oder verzwelgtes Cy-Cyr-
Alkenyl steht, weiches unsubstitulert oder partiell oder volistandig halogenlert sein und/
oder eine bis drel C,-Cy-Alkoxygruppen tragen kann. Eln besonders bevorzugter Ge-
genstand sind Verbindungen 1, In denen R® fir geradkettiges oder verzwelgtas Cz-C1o-
Alkeny! steht, welches unsubstitulert st

>F
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" GislchermaBen bevorzugt sind Verbindungen 1, In denen R® und R* gemeinsam eins

Cx-CeAlkenylenketie biiden, die durch elne oder zwel Methyl- oder Halogenmethyl-
gruppen substitidert sein kann. '

Insbesondere werden Verbindungen | ba;mrmgt. In denen R* Wasserstoff bedeutet.
GlelcharmaRen bevorzugt-eind Vaerbindungen I, in denen R* fir Methyl oder Ethyl steht.
Bevorzugt werden Verbindungen I, In denen mindestens eine Gruppe L orthostindig zu
der Verinipfungsstelie mit dem Triazolopyrimidin-Gerlst steht; Insbesondere soiche,
in denan der Index m den Wert 1, 2 oder 3 aufwelst.

Verbindungen | werden bevorazugt, In denan L, Fluor, Chior, Methyl, c,-l-ialogenalkyl
Methoxy, Amino, NHR oder NRz, worin R Meihyl oder Acstyl lst, bedeutet.

Aulardem werden Verbindungen | besonders bevorzugt, In denen die durch L, subatl-
tulerte Phenyigruppe fUr dle Gruppe A .

steht, worln # dle VerknOpfungsstelle mit dem Triazolopyrimidin-GerUst ist und
L'  Fluor, Chior, CH, oder CFy;

L2L* unabhanglg voneinander Wasserstoff oder Fluor;

L* Wasserstoff, Fluor, Chior, CH,. OCHa, Amino, NHR oder NR;; und

L*  Wasserstoff, Chlor, Fluor oder CHs bedeutsn.

Besonders bevorzugt sind Verbindungen |, in denen L, flir eine der folgenden Subat-
tuentenkombinationen steht. 2-Fluor-8-chior, 2,6-Difiucr, 2,6-Dichior, 2-Fluor-8-methyl,
2,4,6-Trffluor, 2,6-Difiuor-4-methoxy, Pentafluor, 2-Methyi-4-fiuor, 2-Trifluormetiny,
2-Methaxy-8-fiuor, 2-Chior, 2-Fluor, 2,4-Difluor, 2-Fluor-4-chior, 2-Chlor-4-fluar,
2,3-Difluor, 2,5-Difluor, 2,3,4-Trifluor, 2-Methyl, 2,4-Dimethyl, 2-Methyl-4-chlor, 2-Fluor-
4-methyl, 2,6-Dimethyl, 2,4,8-Trimethyl, 2,6-Difluor-4-methyl, 2-Triffuormethyl-4-fluor,
2-Trifiuormetityl-5-fluor oder 2-Trifluormesthyl-5-chior.
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Verbindungen | warden besonders bevorzugt, In denen X Halogen oder C,-C-Alkyi,
wis Chlor oder Methyl, insbseonders Chior bedeutat.

Insbesondere sind im Hinbilek auf lhre Verwendung die In den folgenden Taballen zu-
sammengesteliten Verbindungen | bevorzugt. Die In den Tabellen fur elnen Substitusn-
ten genannten Gruppen stellen aulerdem fir sich betrachtst, unabhinglg von der
Kombingtion, in der sie genannt sind, eine besandera bevorzugte Auegestaltung des
betreffenden Substituenten dar.

Tabelle 1

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, L, 2-Fluor-8-chior und R? Wasserstoff
bedeuten und die Kombination von R', R* und R* for eine Verbindung jewells elner
Zelle der Tabells A entspricht

Tabelie 2

Verbindungen der Formal |, In denen X Chior, L, 2,6-Difiuor und R2 Wasserstoff be-
deuten und die Kombination von R', R? und R fir eine Verbindung Jewslls elner Zalle
dor Tabella A entspricht

Tabelle 3

Verbindungen der Formel 1, In denen X Chior, L 2,6-Dichior und R? Wasserstoff be-
deuten und die Kombination von R', R® und R for eine Verbindung Jewells siner Zelle
der Tabalie A entspricht .

Tabslle 4

Varbindungen der Formel |, In denen X Chior, L, 2-Fluor-8-methyl und R? Wassarstoff
bedeuten und die Kombination von R, R® und R* fiir elne Verbindung jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 5

Verbindungen der Formel |, in denen X Chior, L, 2,4,6-Trifluor und R* Wasserstoff be-
deuten und die Kombination von R, R* und R‘mr elne Verbindung Jewells elner Zalle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 6

Verbindungen der Formel |, in denen X Chior, L, 2,8-Difiuor-4-methaxy und R* Was-
serstoff bedsutan und die Kombination von R', R? und R* fir eine Varbindung jewells
einer Zelle der Tabelle A antspricht
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Tabelle 7

Verbindungen der Formel 1, In denen X Chior, L, Pentafiuor und R? Wasserstoff bedeu-

- ten und dle Kombination von R', R'und R‘furdiorblndumjewaﬂaelnerZollader

Tabelle A entspricht

Tabelle 8 '

Verbindungen der Formel |, In denen X Chier, L, 2—Methy|-4-ﬂuor und R? Wasserstoff
bedeuten und die Kombination von R', R? und R* firr eine Varblndung Jewelis einer
Zeolle der Tabelle A entspricht

Tabelle &

Verbindungen der Formel |, In denen X Chiox, L, 2-Trfluormsthyl und R? Wasserstoff
bedeuten und die Kombination von R', R? und R* fur eine Verbindung jewells elner
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabslle 10

Verbindungen der Formel 1, In denen X Chior, L, 2-Mathoxy-8-fluor und R? Wasserstoff
bedeutan und die Kombination von R, R* und R* fir elne Verbindung Jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 11

Verbindungen der Formal |, In denen X Chior, L, 2-Chior und R? Wassersioff bedeuten
und die Kombination von R', R? und R* fiir sine Verbindung jewells einer Zsfle der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 12

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, L, 2-Fluor und R* Wassersioff bedeutan
und die Kombination von R', R® und R* fir elne Verbindung Jeweils elner Zselle der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 13

Verbindungen der Formal I, in denan X Chior, L, 2,4-Difiucr und R® Wasserstoff be-
dauten und die Kombination von R', R® und R* fnr elne Verbindung Jewslis einer Zslle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 14 '

Verbindungen der Formel |, In denan X Chior, Ly, 2-Fluor-4-chior und R? Wasserstoff
bedeutsn und die Kombination von R', R® und R* for elne Verbindung Jewsils elner
Zslle der Tabelle A sntspricht

Ve,
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Tabelle 15 .

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, Ly, 2-Chlor-4-fluor und R* Wasserstoff

bedeuten und die Kombination von R', R* und R"* for eine Verbindung Jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht :

Tabslle 16 ' ‘ :

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, Ly, 2,3-Difluor und R* Wasserstoff be-
deuten und die Kombination von R*, R* und R* fir elne Verbindung Jewslis einer Zslla
der Tabelle A entspricht

Tabelle 17

Varbindungen der Formei |, in denen X Chior, Ly, 2,5-Difiucr und R Waeserstoff be-
deuten und die Kombination von R', R* und R* for eine Verbindung Jewsiis einer Zalle
der Tabeile A entspricht

Tabelle 18

Verbindungen der Formel 1, In denen X Chior, Ly, 2,3,4-Trifluor und R?* Wasserstoff be-
deuten und dle Kombination von R', R® und R* for elne Verbindung Jeweils einer Zelle
der Tabslle A entspricht

Tabelle 19

Verbindungen der Forma! |, In danen X Chlor, L., 2-Methyl und R? Wasserstoff bedeu-
ten und die Kombination von R', R® und R fir eine Verbindung jewells siner Zslie der
Tabelle A entspricht

Tabelle 20 X

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, L, 2,4-Dimathyl und R? Wasserstoff be-
deuten und die Kombination von R', R® und R* for elne Verbindung jewells elner Zalle
der Tabetie A entspricht

Tabelle 21 '

Verbindungen der Formel |, In denen X Chior, Ly, 2-Methyl-4-chior und R® Wasserstoff
bedeuten und die Kombination von R, R? und R* for elne Verbindung jewells elner
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 22

Verbindungen der Formal |, In denen X Chior, Ly, 2-Fluor-4-methyl und R? Wasserstoff
bedsuten und die Kombination von R', R® und R* fir eine Verbindung Jewells elner
Zelle der Tabelle A entapricht

v/
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Tabelle 23
Verbindungen der Forme! |, In denen X Chior, L, 2,68-Dimethyl und R? Wassersioff be-
deuten und die Komblnation von R', R® und R* fir elne Verbindung jewelis elner Zslle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 24

Verbindungen der Formel I, in denen X Chier, L, 2,4,6-Trimethy! und R’ Wasserstoff
bedeuten und die Kombination von R', R? und R* for eine Verblndung Jewelis einer
Zells dar Tabelle A entspricht

Tabelle 25

Verbindungen der Forrnol 1, In denen X Chilor, L, 2 6-Dlﬂuor-4-meﬂ1yl und R=I Wasser-
stoff bedeuten und die Kombination von R', R? und R* fir eine Verbindung jewells el-
ner Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 26

Verbindungen der Formel 1, In denen X Chlor, L, 2-Trifluormethyt4-fluor und R* Was-
serstoff bedeuten und dis Kombination von R', R® und R* fir eine Verbindung jewells
elner Zells der Tabelle A entspricht

Tabelle 27
Verbindungen der Formal |, in denen X Chior, L., 2-Trifluormethyl-5-fluor und R? Wes-

. serstoff bedeuten und die Kombination von R', R? und R* fdr eine Verbindung jewelis

einer Zelle der Tabelle A entspricht

Tabella 28
. Verbindungen der Formel |, In denen X Chlor, L, 2-Trifluormethyl-5-chlor und R® Was-

* serstoff bedeuten und dle Komblnation von R', R? und R* far eine Varbindung Jewells

elner Zalle der Tabelle A entspricht

Tabelle A
Nr. R’ . R R
A-1 CH; CH=CH. H
A-2 CH, . CH=CH; : CH,
A3 CH, CH=CH;, CH;CH,
A4 CH, C(CH,)=CHz H
A5 CH, C(CHy)=CH; . CHs
AS CH, C(CH,)=CHz ) CH.CH,

Vo
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Nr. R! R [ o
AT CHs CH=CHCHs H
A8 CH, CH=CHCH, CHy
AD CHs CH=CHCH, CH.CH;
A-10 CHs CH=CHCH;CH, H
A1 CH, CH=CHCH,CH, CHy
A12 CHs CH=CHCHzCHs CH,CH,
A-13 CH, _ CH=C{CHa)z H
A4 CH, CH=C(CHs)x CHy
A5 CHs CH=C(CHa)s CH,CH,
A-10 CH, C{CHa)=CHCH, H

Tat7-|  ons C(CHa)=CHCH . CH,
A-18 CHs C{CHa)=CHCH, CH,CH,
A-10 CH, C(CHCHy)=CH;, H
A-20 CH, C(CHzCH;)=CHz CH,
A-21 CH, C(CH:CHa)=CHy CH4CHs
A2 CH; CH=CH(CH_2):CH, H
A-23 CH, CH=CH(CHj)sCHs CH,
A24 CH, CH=CH(CHz):CHs CH4CHq
A5 CHs CH=CHCH(CHa)a H
A28 CHy CH=CHCH(CHa)z CH,
A2l Crs CH=CHCH(CHs); CHCHs
A-28 CH, CH=C(CH;)CH;CH, H
A28 CHa CH=C{CH,)CHzCHs CH,
A-30 CH, CH=C(CHa)CHyCHa CHaCHs
A1 CHs C{CHa}=CHGH;CHa H
A-32 CHs C(CH,)=CHCH;CH, CH,
A33 CH, C(CHy)=CHCH,CH, CH;CH,
A34 CH, C(CHa)=C(CHy)s H
A-35 CHs C(CHs}=C{CHa)2 CHy
A-38 CH, C(CH;)=C{CHa): CHaCH,

Y3
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Nr. R' R R'
A-37 CHy C{=CH,)CH(CHs): - H
A-38 CHy . C(=CH,)CH(CHa)x CHy .

| A3 CH, C(=CHg)CH(CHa)z CHzCH,
A-40 CH, C{CH2CH,)=CHCH; H
A41 CH, C{CH,CH;)=CHCH;, CH,
A42 CHs C(CHzCHa)=CHCH, CH4CHs
A-43 CH, C(=CH;)CH;CH:CH, H
A44 CHy C{=CH3)CH;CHyCHs CHs
A-45 CH;, _C{=CH,)CH;CH,CH, CH:CH,
A48 CHy CH,CH=CH, H
A4T. CH; CH:CH=CH, CHy
A48 CH, CHyCH=CH; CHCH,
A49 CH, CH{C({CH,)=CH, H
AS0 CH, CHoC{(CH,)=CHy CH,
A51 CH, CHaC(CH3)=CH;, CHsCH,
A-52 CH, CHzCH=CHCH, H
A-53 CH, CHzCH=CHCH, CH,
A-54 CH, CHaCH=CHCH, CHyCH,
A-55 CH, CH(CH,)CH=CH; H
A-58 CHy CH(CH,)CH=CH; CH,
A-57 CHy CH{CH,)CH=CH; CHCH,
A-58 CH, CH,CH=C(CH,)> H
A59 CHy CH;CH=C(CHy), CH,
A-80 CHy CHyCH=C(CHs)1 CHoCH,
A-81 CH, CHyC{CHg)=CHCH; H
A-82 CHy CHAC(CH,)=CHCH, CH,
A-63 CH, CHZC(CH,)=CHCH; CHzCH,
AB4 CH, CH,CH;CH=CH, H

‘| A85 CHy CH:CH,CH=CH, CH,
A8 CH, CHzCH,CH=CH, CH.CH,

—U—f—
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Nr. R R R*
AST CHy CH;CH;CH=CHCH, H
A-68 CHs CHzCHzCH=CHCH, CHs
A-89 CH, CH;CH;CH=CHCHj CHLCH,
A-T0 CHs CH;CHzCH=C(CHa)z H
AT1 CHa CHZCH;CH=C(CHa)2 CH,
AT2 CH, CH;CHzCH=C(CHa): CH2CH,
A-73 CHsy CH;CH;CH;CH=CH. H
A-T4 CH, CH,CH2CH;CH=CH, CH,
A-T5 CHa . CH:CH,CH:CH=CH, CH.CH,
AT8 | CH, CH,CH,CHCH=CHCH, H
A-TT CHy CHZCH;CHoCH=CHCH, CH,
A-78 CHs CHZCH;CH;CH=CHCH; CHaCH,
A-79 CH, CH2CHzCH;CH=C(CHa)2 H
A-80 CH, CHzCHZCH,CH=C(CHs)e CH,
A-81 CHy . CH2CH;CHsCH=C(CHa)z CH;CH,
A-82 CHa (CH3z)4CH=CHj H
A-83 CHs (CHa){CH=CH, CHy
A-84 CHs (CHo)CH=CH. CH2CHjs
A-85 CH, -CHCH=CHCH#

A-88 CHs -CH=CHCH.CH#

A-87 CHs ~CH=CHCHCH(CHa)-#

A-88 CH, -CH=CHCH-#

A-89 CH, -CH=CHCH(CHa)-#

A-980 CFs CH=CH; H
A-91 CFs CH=CH; CH,
| Ae2 CF, CH=CH, CHzCHy

A83 CF; C(CHy)=CH; H
A-84 CFs C(CHy)=CHa CH; -
A-85 CF,y C(CH;)=CH; CH,CH,
A-98 CF, CH=CHCHs H-

a
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Nr. R . R R
AS7 CFs - CH=CHCH, CHs
A-98 CFs CH=CHCH, CH;CH,
A-99 CFs CH=CHCHCH; H
A100 | - CF, CH=CHCH4CH; CHs
A-101 CF, CH=CHCH,CH, CH4CH,
A-102 CFs CH=C(CHa), H
A-103 CFy CH=C(CHa) CH,
A-104 CFa CH=C{CH); CHaCHs
A-105 CF, C(CH,)=CHCH, H
A-108 CF, C(CHy)=CHCHs CHs
A-107 CF, C(CHs)=CHCH, CH:CHs
A-108 CF, C(CHCHy)=CH, H
A-109 CFa C(CHzCHa)=CH; CH,
A0 CR C{CHCH=CH; CH:CH,
A-111 CF, CH=CH(CH2),CH, H
A-112 CFs CH=CH(CHz):CHs CHy
A-113 CF, CH=CH(CHa):CH, CH,CH,3
A-114 CF, CH=CHCH(CHa)» H
A-115 CFy CH=CHCH(CH,)2 CH,
A-118 CF3 CH=CHCH(CHy) CHZCH,
A117 CFs CH=C(CH3)CH;CH, H
A-118 CF, CH=C(CH3)CH,CH,3 CH,
A-119 CFs CH=C(CHy)CH;CH, CH.CH,
A-120 CFy C(CHa)=CHCH,CH, H
A-121 CFy C(CHs)=CHCH;CH, CHy
A122 CF, C(CH5)=CHCH,CH, CHaCH,
A-123 CF, C(CHa)=C{CH,)2 H
A124| CF . C(CHa)=C(CHa)s CHy
A125| . CF, C(CH3}=C(CHa)a CH:CH,
A-126 CF, C(=CH3)CH(CHs)z H

4C
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Nr. R R R
A2r| Ch C(=CHa)CH{CHa)a Cry
A28 |  CFs C{=CH)CH(CHa): CHzCHs
A128|  CFs C(CHZCH)=CHCH, H
A130 | CFs CICH,CHy)=CHCH, Crs
A131|  CF C(CHsCHa)=CHCHs CHeCHs
A132 CFs C{=CHy)CHZCHzCHs . H
A133|  CFs C{=CHAJCHSCHCHs Chy .
A134|  CF C{=CHa)CHsCH{CHs CHaCHs
A3 | CR CHiCH=CH; H
A138|  CFs CHZCH=CHz_ CHs
A-137 CF, - CH;CH=CHa CH;CH,
A138|  CF CHZC(CHa}=CHz H
130 | Ch CHeC{CHa)=CHa CHs
A0 Ch CH2C{CHa}=CH; CHCH,

st ok CHeCH=CHCH H
A42|  CF CHZCH=CHCHs Cs
A43|  Ch CHeCH=CHCH, CHzCHs
A4 | CFs CH(CHs)CH=CH; H
A5 coh CH{CHs)CH=CH; Chs
A8| R CH{CHs)CH=CH; CH.CHs
A147 CFs CHsCH=C{CHa)s H

(a8 oR CH:CH=C{CHa)e CHs
A48 | cr CHzCH=C{CHa)y CHzCH
A150] O CRC{CH;}=CHCHy H
A151|  CFs CHeC{CHa}=CHCH, CHy
A152|  CFs CHeC{CHa)=CHCH, CHCH;
A153| O CHZCH:CH=CH, H
A154|  Chs CHZCH,CH=CH, CHy
A156 | Cha CHeCHCH=CH, CHzCH;
A58  CFs CHZCHZCH=CHCH, H

7
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Nr. R' R R
A-157 CF, CH;CH,CH=CHCHj CH,
A-158 CF, CH;CHCH=CHCH; CHCH;
A-150 CF, CHyCH;CHE=C(CHa): H
A-180 CFs CH,CH,CH=C(CHy)z CHs
A-161 CFs CH,CH;CH=C(CHs)x CHyCH,
A-182 CF; CHzCH3CH;CH=CH, H
A-163 CFs CHyCHZCH:CH=CH; CH,
A-164 CFs CHyCHzCH,CH=CH, CHzCH,3
A-185 CFs CH2CHzCH;CH=CHCH, H
A-188 CFa CHCHCH;CH=CHCH, CHy
A-167 CFa CHzCH2CHyCH=CHCH, CH:CH,
A-168 CFs CHyCH2CH;CH=C(CHa)s H
A-189 CFs CHzCH,CHzCH=C(CHa); CH,
A-1T0 CF; CH,CH;CHCH=C(CHs) CH:CH,
A-1T1 CFs (CHz)}CH=CH; H
A172 CFs (CHa)CH=CH; CH,
A1T3 CF3 (CHz)CH=CH; CH,CH,
A-174 CFs -CHyCH=CHCHz#
A-175 CFs -CH=CHCH;CHz#
A-1786 CFy =CH=CHCH,CH(CHj)+#
ATY CF, -CH=CHCHr#
A-178 CFa -CH=CHCH(CH,)-#
A-179 CH:F CH=CH; H
A-180 CHyF CH=CHy CH,
A-181 CHF CH=CH, CHsCH,
A-182 CHzF C(CHa)=CH, H
A-183 CHyF C(CHs)=CHz CH,
A-184 CHJF C(CHs)=CHs CHzCHs
A-185 CH,F CH=CHCH, H
A-188 CHF CH=CHCH, CHs

4+F
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Nr. R R -R*
A187 | CHF CH=CHCH, _ CHzCHs
A188 | CHF CH=CHCH2CHa H
A188 | CHF CH=CHCH;CHs CHo
A180 | CHF CH=CHCH:CHs CH.CHa
A0l | CHF CH=C{(CHa)z H
A192 | CHF CH=C(CHs); CHy
A183 | CHF CH=C{(CHa)z CH.CH,
A194 | CHF C{CHs)=CHCHs H
A195 | CHF C{CHaJ=CHCH, CHy
A-196 CH.F C(CHa)=CHCH; - CH.CH,
A-197 CHF C{CHyCHa)=CH, H
A198 | CHdF C(CH,CHa}=CH; CH,
A188 | CHF C{CHsCHa}=CH, CH:CH,
A200 | CHF CH=CH(CHz).CHa H
A201 | CHF CH=CH(CHz):.CHa CHs
A-202 CHzF CH=CH(CH2).CH, CHzCHa
A203 | CHF CH=CHCH(CHa)z H
A204 | CHF CH=CHCH(CHa)s CHa
A206| CHF CH=CHCH(CHa)z CHsCHa
A208 | CHF CH=C{CH3)CH:CH, H
A7 | CHF CH=C(CHa)CH:CH; CHs
A208 | CHF CH=C{CH5)CH:CH, CHaCHs
A200 | CHF C(CH)=CHCH;CHs H
A210 | CHF C{CHoJ-CHCH2CHs . CH,
A211 | CHF C{CHs)=CHCH1CHs CH.CH,
A212|  CHaF "C(CH2)=C(CHa)2 H
A213 | CHF C(CHa)=C{CHa)a CHo
A214 | CHF C(CHa)=C{CHs)2 CH:CHs
A216 |  CHF C(=CH)CH(CHa)a H
A-218 CHZF C{=CHa)CH(CHa): - ‘CHs

49
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Nr. R R R
A217 CHF C(=CHa)CH{CHs)s CH,CH,
A-218 CHF C(CHzCHa)=CHCH, H
A-219 CHF C{CHzCHy)=CHCH, CH,
|aA220|  CHF C(CHzCHa)=CHCH, CH,CH,
A-221 CH;F C(=CHg)CH;CHCH H
A222 CH,F C(=CH,)CH,CH:CHy CHy
A-223 CHF C{=CHa)CH,;CH;CH, CH,CH,
A-224 CHyF CHCH=CH; H
A-225 CH.F CHCH=CH, CH,
A-226 CHF CH,CH=CH, CH,CH,
A-227 CHsF CHC(CH,)=CH, H
A-228 CHF CHaC(CH,)=CHa CH,
A-229 CHF CH:C(CH,)=CH; CH.CH,
A-230 CH;F CH;CH=CHCH, H
A-231 CHzF CHCH=CHCH, CH,
A-232 CH.F CH.CH=CHCH, CH,CH,
A-233 CHgF CH{CH;)CH=CH, H
A-234 CH:F CH(CH3)CH=CH, CH,
A-235 CHsF CH(CH3)CH=CH; CHaCH,
A-230 CHF CHzCH=C(CH,); H
A-237 CHF CH,CH=C{CHy)s CHy
A-238 CHsF - CHzCH=C{(CHa); CHyCHy
A-230 CHF CH;C(CHa)=CHCH; H
A240 | . CHF CHzC(CHs)=CHCHj, CH,
A-241 CH.F CH.C{CH,)=CHCH, CH4CH;
A-242 CH.F CHoCH,CH=CH; H
A-243 CHaF CH,CHCH=CH, CH,
A-244 CHSF CH,CH,CH=CH; CH,CH,
A-245 CHsF CHzCH.CH=CHCH, H
A-248 CHaF CH;CHaCH=CHCH, CHy

S



10

W 2004/087705 PCT/EP2004/003102 : /

'
N. | R _ R . R
[A-247 CH;F CHyCH,CH=CHCH, CH;CHs

" |A-248 CHgF CHzCH;CH=C(CHy)s H
A-249 CHF CH;CH;CH=C(CHs)a CH,
A-250 CHsF CHoCHCH=C(CHa)a CHsCH,
A-251 CHaF CH2CHzCH;CH=CH; H.
A-252 CH,F CH2CHCH,CH=CH, CH,
A-253 CHsF CH,CH,CHACH=CH, CH;CHs
A-254 CH,F CH,CH,CH,CH=CHCH; H
A255[ - CHF CHZCH,CH,CH=CHCH, CH,
A-256 CHsF CHZCH,CH,CH=CHCHj, CH.CHa
A-257 CHsF CH;CHCH,CH=C(CHy)x H
A-258 CHiF CH,CHyCH,CH=C(CHa)a CH,
A-259 CHF CH2CHyCH;CH=C{CHs)x CH.CH,
A-280 CHsF (CHaMCH=CH, H
A-281 CHF (CH2(CH=CH, - CH,
A-262 CHzF (CH2)CH=CH; CHzCH,
A-263 CHSF -CHsCH=CHCHz#

A-264 CHSF -CH=CHCH,CHz#
A-285 CH.F -CH=CHCH,CH(CH3)-#
A-266 CH,F -CH=CHCH#
A-267 CHF -CH=CHCH(CHs)#

# kennzeichnet dle Bindung zu dem Stickstoffatom

Die Verbindungen ! signen sich als Fungtzide. Sie zelchnen sich aus durch eine her-
vorragende Wirksamkelt gegen ein breltes Spekirum von pflanzenpathoganen Pllzen,
Insbesondere aus der Klasss der Ascomycefen, Deuteromyceten, Oomyceten und Ba-
sidiomycetan. Sle sind zum Tell systemlsch wirksam und kBnnen Im Pflanzenschutz als
Blatt- und Bodenfungizide eingesstzt werden.

Besondere Bedeutung haben sle flir dle Bekmpfung elner Vietzah! von Plizen an ver-
schiedenen Kulturpflanzan wie Welzen, Roggen, Gerste, Hafer, Rels, Mals, Gras, Ba-
nanen, Baumwolle, Soja, Kaffes, Zuckenohr, Wein, Obst- und Zlerpflanzen und Gemi-
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sapflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Karblsgewéichsen, sowie an

den Samen dissar Planzen. '

Speziell elgnan sle sich zur Bekiimpfung folgender Pflanzenkrankhalten:

s Alternaria-Arten an Gemilse und Obst,

« Bipolaris- und Drechsiera-Arten an Getrelde, Rels und Rasen,

¢ Blumeria graminis (echter Mehitau) an Getrolde,

s Bobrylis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemilse, Zerpflanzen und Rebsn,
s Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kirblsgewdchsan,
» Fusarium- und Verticillum-Arten an verschiadenen Pflanzen,

s Mycosphasrella-Arten an Getrelde, Bananen und Erdnissen,

e Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten, '

» Plasmopanra viticola an Reben,

» Podosphaera leucotricha an Apfeln,

¢ Psgeudocercosparefia herpotricholdes an Welzen und Gerste,

¢ Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken,

* Puccinia-Artan an Getrelde,

» Pyricularia oryzee an Rels,

o Rhirzoctonia-Arten an Baumwolie, Reis und Rasen,

o Seploria trititd und Stagonospora nodorum an Welzen,’

e Uncinula necator an Reben,

» Ustilago-Arten an Getrelds und Zuckerrohr, sowle

o Venturie-Artan (Schorf) an Apfeln und Bimen.

Dle Verbindungen | eignen sich auBerdem zur BekBmpfung von s&ndpllzan wie Pae-
cliomyoes varioill im Materialschutz (zB. Holz, Papler, Dispersionen fir den Anstrich,
Fasern bzw. Gewebe) und im Vorratsschutz. .

Die Verbindungen | werden angewendet, indern man die Plize oder dle vor Pltzbefall zu
schitzenden Pfianzen, Saatglter, Materiallen oder den Erdboden mit elner fungizid
wirksamen Menge der Wirkstoffe behandeit. Die Anwendung kann sowohl vor als auch
nach der Infektion der Materlatien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze erfoigen.

Die fungiziden Mitiel enthaiten im allgemeinen 2wischen 0,1 und 85, vorzugewelse zwi-
schen 0,5 und 80 Gew.-% Wirketoff.

Die Aufwandmengen liegen bal der Anwendung Im Pflanzenachutz je nach Art des
gewinschtan Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha.
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Bel der Saatgutbshandiung werden im aligemeinen Wirkstoffmengen von 0,001 bls
0,1 g, vorzugaweise 0,01 bis 0,05 g Je Kllogramm Saatgut bendtigt.

Bel der Anwendung Im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich die Aufwandmenge an
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebletes und des gewOnschten Effekis. Obliche Auf-
wandmengen sind Im Materialschutz belsplelswelse 0,001 g bis 2 kg, vorzugswelse
0,005 g bie 1 kg Wirkstoff pra Qublkmeter behandetten Materials. '

Dle Verbindungen | kdnnen in die Dblichen Formulierungen GberfGhrt werden, z.B. Lb-
sungen, Emulsionen, Suspensionen, Stiube, Pulver, Pasten Lind Granulate. Die An-
wendungsform richtet sich nach dem jewelligen Verwendungszweck; sie soll in jedem
Fall elne felne und gleichméaRige Vertellung der erfindungsgemafen Verbindung ge-
wahrielsten. '

Die Formullerungen werdan In bekannter Welse hergestellt, z.B. durch Versirecken des
Wirkstoffa mit Ldsungsmitteln und/oder Tragerstoffen, gewlnachtenfalls unter Verwen-
dung von Emuiglermittein und Disperglermitialn, wobel Im Falle von Wasser als Ver-
donnungsmittel auch andere organische Ldsungsmittel als Hilfsldsungsmitial verwen-
det werden kdnnen. Als Hilfsstoffe kommen daftr im wesentiichen In Betracht: Lb-
sungsmittel wie Aromaten (zB. Xylol), chiorlerte Aromaten (2.8, Chiorbanzole), Paraf-
fine (z.B. Erddifraktionen), Alkohole (z.B. Methanol, Butanol), Ketone (z.B. Cyclohexa-
non), Amine (z.8.Ethanolamin, Dimethyiformamid) und Wasser; Trigersioffe wis natdr-
liche Gaatainsmehle (z.B. Kaoline, Tonerdan, Talkum, Krelde) und synthetiache Ge-
steinsmehle (z.B. hochdisperse Kleselséure, Sliikate); Emulgierinitiel wie nichtionoge-
ne und anlonische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, Alkylsulfonate
und Aryisulfonats) und Disperglermitisl wie Lignin-Sulfitablaugen und Methyicellulose.

Als oberfichenaktive Stoffe kommen Alkall-, Erdalkall-, Ammonlumsatze von Ligninsul-
fonséure, Naphthalinsulfonséture, Phenolsulfonséure, Dibutyinaphthalinsulfonsaure,
Alkylarylsulfonate, Alkylsulfate, Alkylsulfonats, Fettalkoholsulfete und Fettsuren sowle
deren Alkall- und Erdalkalisalze, Salze von sulfatiertem Fetialkohoiglykolether, Kon-
densationsprodukts von sulfonleriem Naphthalin und Naphthalinderivaten mit Formal-
dehyd, Kondensationsprodukie des Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit

Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethylenoctylphenolether, ethoxyllertes lsooctyiphe-
nal, Octylphenol, Noryiphenol, Alkylphenolpolyglykolether, Tributyiphenylpolyglykol-
ether, Alkylaryipolyetheralkohole, Isotridecylaliohol, Fsttalkoholethylenoxdd-Konden-
sate, ethoxyllertes Rizinusél, Polyaxysthylenalkylether, ethoxyllertes Polyaxypropylen,
Laurylalkoholpolyglykoletheracetal, Sorbitester, Ligninsulfitablaugen und Methyicellulo-
8o In Betracht .
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Zur Herstellung von direkt versprihbaren Ldsungen, Emulsionen, Pasten oder Oidls- f
persionen kommen Mineraiblfraktionen von mitierem bis hohem Sledepunkt, wie Kero- ’r
sin oder Dieseldl, ferner Kohlentserdie sowie Ole pflanziichan oder fierlechen Ur-
sprungs, allphatische, cydische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Benzol,
Toluol, Xylol, Pareffin, Tetrahydronaphthalin, alkyllerte Naphthaline oder deren Deriva-
te, Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol, Chioroform, Tetrachlorkohlenstoff, Cyclohe-
xanol, Cyclohexanon, Chiorbanzol, Isophoron, stark polare Lisungsmiitel, z.8. Di-

methylformamid, Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrofidon, Wasser, in Betracht.

Pulver-, Streu- und Stiubemittel kdnnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen
der wirkeamen Substanzen mit einem festen Trigerstolf hergesteiit werden. -

Granulate, z.B, Umh{iliungs-, Imprgnlerungs- und Homogengranulate, kbnnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergestsiit werden. Feste Trigerstoffe
sind z.B. Mineralerden, wie Kleselgele, Sliikate, Talkum, Keolin, Attaciay, Kalkstein,
Kalk, Krelde, Bolus, L8&, Ton, Dolomit, Diatomesnerde, Calclum- und Magneslumsul-
fat, Magnesiumadd, gemahlene Kunststoffe, Dingemittel, wie z B. Ammonlumsulfat,
Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Hamstoffe und plianzliche Produkte, wie Ge-
treildemeht!, Baumrinden-, Holz- und NuRschalenmehl, Cellulosepuiver und andere fes-
te Trigerstoffe.

Die Formullerungen enthaltan im aligemeinen zwischen 0,01 und 85 Gew.-%, voraugs-
welse zwischen 0,1 und 80 Gew.-% des Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabelIn
elner Reinhelt von 0% bis 100%, vorzugswelse 85% bis 100% (nach-NMR-Spektrum)

eingesetzt.

Belaplele fir Formullerungen aind:

. 5 Gew.-Telle elner erfindungsgeméBen Verbindung werden mit 85 Gew.-Tellen
felntelligem Kaalin innig vermischt. Man erhilt auf diese Weise ein Staubemitiel, das
5 Gew.-% des Wirkstoffs enthAit

. 30 Gew.-Telle elner erfindungsgemfiGen Verbindung werden mit einer Mischung
aus 82 Gew.-Tellen pulverfdrmigem Kleselsduregel und 8 Gew.-Tellen Paraffindl, das
auf die Oberfliiche dleses Kleselsiuregels gespriiht wurde, Innig vermischt Man erhiit
auf dieas Welse eine Aufbereitung des Wirkstoffs mit guter Haftfahigkelt (Wirkstoffge-
halt 23 Gew.-%).

ill. 10 Gaw.-Teile elner erfindungsgemifen Verbindung werden In elner Mischung
gelbst, dle aus 80 Gew.-Tellan Xylol, 8 Gew.-Tellen des Anlagerungsprodulkies von 8
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bis 10 Mol Ethylenoxid an 1Mol Olsiure-N-monoethanolamid, 2 Gew.-Tellen Calclum-
salz der Dodecylbenzolsulfons8ure und 2 Gew.-Tellen des Anlagerungsprodukies von

40 Mol Ethylencydd an 1 Mol Ricinusbl besteht (Wirkstoffgehalt @ Gew.-%).

V. 20 Gew.-Telle alner erfindungsgemaRan Verbindung werden In einer Mischung
geldet, dle aus 80 Gew.-Tellen Cyciohexanon, 30 Gew.-Tellen Isobutanol, 5§ Gew.-
Tellen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylencxdd an 1 Mo! Isooctylphenol und
5Gew.-Tellen des Anlagerungsprodukies von 40 Mol Ethylenoxdd an 1 Mol Ricinusdl

besteht (Wirketoffgehalt 16 Gew.-%).

V. 80 Gew.-Telle elner erfindungsgemafen Varbindung werden mit 3 Gew.-Tellen
des Natriumsalzes der Dllsobutyinaphthalin-c-sulfonsaure, 10 Gew.-Tellen des Natri-
umealzes elner Ligninsulfonséure aus einer Sulfit-Ablauge und 7 Gew.-Tellen pulver-
formigem Kleselsauregel gyt vermischt und In einer Hammermhle vermahien (Wirk-
stofigshalt 80 Gew.-%).

VL. Man vermischt 80 Gew.-Telle einer erfindungsgemffen Verbindung mit 10 Gew.-
Tellen N-Methyl-a-pyrrolldon und erhélt eine Ldsung, die zur Anwendung In Form

Kisinster Tropfen gesignet Ist (Wirkstoffgahalt 80 Gew.-%).

V. 20 Gew.-Telle elner erfindungsgeméilen Verbindung werden in einer Mischung

gelost, die sus 40 Gew.-Tellen Cyclohaxanon, 30 Gew.-Tellen Iscbutanol, 20 Gew.-
Tellen des Anlagerungsprodukiss von 7 Mol Ethylenoxdd an 1 Mol Isooctylphenol und
10 Gew.-Tellen des Anlagerungsprodukies von 40 Mol Ethylencdd an 1 Mol Ricinusd|
besteht. Durch EinglefSen und felnes Vertallan der Losung In 100 000 Gew.-Tellen
Wasser erhiit man sine wassrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt.

Vill. 20 Gew.-Tells einer erfindungsgemafen Verbindung werden mit 3 Gew.-Tellen
des Natriumsatzes der Dilscbutyinaphthalin-a-sulfonsaure, 17 Gew.-Tellen des Natrl-
umeatzes ainer Ligninsulfonsiure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gew.-Tellen pulver-
formigem Kleselsuregel gut vermischt und In einer Hammermihie vermahlen. Durch
felnes Vertellen der Mischung In 20000 Gew.-Tellen Wasser erhélt man sine Spritzbri-
he, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs anthait,

Die Wirkstoffe knnen als solche, in Form lhrer Formullerungen oder den daraus berel-
{etan Anwendungsformen, 2.B. in Form von direkt versprohbaren Ldsungen, Pulvern,
Suspensionen oder Dispersionen, Emulslonen, Oldispersionen, Pasten, StBubemitiein,
Streumitteln, Granulaten durch Versprithen, Vemebeln, Verstiuben, Verstreuen oder
Gislen angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver-



10

15

40

WO 2004/087705 PCT/EP2004/003102

27 _
wendungszwecken; sle sollten In jedem Fall mdglichst die feinste Vertsllung der erfin-
* dungsgeméaBen Wirkstoffe gewahrieisten.

Wassrige Anwendungsformen kdnnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz-
baren Pulvern (Spritzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wassar bereltst wer-
den. Zur Herstellung von Emuisionen, Pasten oder Oldispersionen kbnnen dle Sub-
stanzen als saiche oder In elnem Ol oder LBsungsmitis! geldst, mittels Netz-, Haft-,
Dispergler- oder Emulglermititel In Wasser homogenisiert werden. Es kbnnen aber
nuch aus wirksamer Substanz Netz-, Hafl-, Dispergler- oder Emulglermitte! und even-
tuell Losungsmittel oder Ol bestehende Korizentrate hergeatslit werden, die zur Ver-
dinnung mit Wasser geelgnet sind.

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereltungen kbnnen in
groReren Berelchen varllert werden. Im aligemeinen Ilegan ale zwischen 0,0001 und
10%, vorzugswelse zwischen 0,01 und 1%.

Die Wirkstoffe kdnnen auch mit gutem Erfolg Im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV)
verwendet werden, wobel es mdglich Ist, Formullerungen mit mehr als 85 Gew.-%
Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff ohne Zusétze auszubringen.

Zu den Wirkstoffen kdnnen Ole verschiedenen Typs, Herbizide, Funglzide, andere
Schadlingsbakdmpfungsmitiel, Bakierizide, gegebanenfalls auch erst unmittelbar vor
der Anwendung (Tankmbx), zugesetzt werden. Diese Mittel kbnnen zu den arﬂndungs-
gemélien Mitteln Im Gewichtsverhaitnis 1:10 bis 10:1 zugemischt werden.

Dls erfindungsgeméen Mitte! kBnnen In der Anwendungsform als Fungizide auch zu-
sammen mit anderen Wirkstoffen vorllegen, der z.B. mit Herblziden, Insekitziden,

. Wachstumsreguiatoren, Fungiziden oder auch mit Dingemittein. Beim Vermischen der

Verbindungen | bzw. der sle enthalienden Mittel In der Anwendungsform als Funglzide
mit anderen Fungtziden erhéit man in vielen Fillen eine VergroBerung dea fungtziden
Wirkungsspekirums.

Die foigende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungegeméfen Verbindungen
gemeinsam angewendet werden kbnnen, soll die Kombinationsmdgiichkelten erlautem,
nicht aber sinschréinken:

» Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyt,
« Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenpropldin,
Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph,

» Anllinopyrimidine wie Pyrimethanil, Mepantpyrim oder Cyrodinyl,

56
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« Antiblotika wie Cycloheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Natamycin, Polyoxdn oder 5 :?‘
Streptomycin,
o Azole wie Bltertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dinitrocona-
zol, Epoaxdconazol, Fenbuconazol, Fluquiconazol, Flusllazol, Flutriafol, Hexacona-
2ol, Imazalil, Metconazol, Myciobutanll, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz,
Prothloconazot, Tebuconezol, Triadimefon, Triadimenal, Triflumizol, Triticonazal,
o Dicarboximide wie Iprodion, Mydiozolin, Procymidon, Vinclozolin,

" = Dithlocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Propl-

neb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,

s Heterocylische Verbindungen wie Anllazin, Benomyl, Boscalld, Carbendazim, Car-
boxdn, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Dithlanon, Famoxadon, Fenamidon,
Fenarimol, Fuberidazol, Flutolanll, Furametpyr, isoprothiolan, Mepronll, Nuarimal,

" Probenazol, Proquinazid, Pyrifancax, Pyroquilon, Quinoxyfen, Silthiofam, Thiaben-
dexol, Thifiuzamid, Thiophanat-methyl, Tladinll, Tricyclazol, Triforine,

o Kupferfurigizide wie Bordeaux Brihe, Kupferacetat, Kupferoxychlorid, basisches
Kupfersulfat,

¢ Nitrophenykderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, NlbophmaHsoplopyl

» Phenylpyrrole wie Fenpicionll oder Fludioxonll,

o Schwefel,

» Sonstige Fungizide wis Acibenzolar-3-methyl, Benthlavalicarb, Carpropamid, Chio-
rothalonil, Cyfiufenamid, Cymoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet, Disthofen-
carb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenaxanll, Ferimzone,
Fluazinam, Fosetyl, Fosetyl-Aluminium, Iprovelicarb, Hexachlorbenzol, Metrafenon,
Pancycuron, Propamocarb, Phthalld, Toloclofos-methyl, Quintozens, Zoxamid,

e Strabllurine wie Azoxystrobin, Dimaxystrobin, Fluaxastrobin, Kresaxim-metiyl,
Metominoetrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin,

» Sulfensurederivats wie Captafol, Captan, Dichiofiuanid, Folpet, Tolyifluanid,

o Zimtsfiureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph.

Synthesebelsplele

Die In dem nachstehenden Synthesebelsplel wiedergegabene Vorschrift wurde unter
entsprechender Abwandiung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung welterer Ver-
bindungen | benutzl. Die so erhaltensn Vesbindungen sind In der anschileenden Ta-
belle mit physlkaflschen Angaben aufgefOhrt.
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Belsplel 1 - Hersteliung von 5-Chior-8-(2,4,6-trifluorphenyl)-7-(1-metiyl-2-propen-1-yi)-
amino[1,24]trlazolo{1,5-a]pyrimidin [1-1]

Elne L3sung von 1,5 mmol 5,7-Dichior-8-(2,4,8-trifluorphenyi){1,2,4]-triazolo[1,5-a}-
pyrimidin [vgl. WO 88/46807] In 20 mi Dichlormethan wurde unter Rilhren mit elner
L8sung von 1,5 mmol (1-Methyk-2-propen-1-ylamin [vgl. US 4 120 801; J. Chem. Soc.,
Chem. Commun., S. 764 (1884)] und 1,5 mmol Tristhylamin in 10 mi Dichlormethan
verseizt. Die Reaktionsmischung wurde etwa 16 Std. bel 20 — 25°C gerthrt, dann mit
verd. HCl-LBsung gewaschen. Nach Phasentrennung wurde dle organische Phase
getrocknet und vom L8sungsmiitel befrelt. Aus dem Rickstand erhlelt man nach
Chromatographle an Klessigal 0,52 g der Titalverbindung vom Fp. 101 °C,

Belsplal 2 - Herstellung von 5-Cyano-8-(2,4,6-trifuorphenyl)-7-(2,5-dimethyipyrrod-3-
on-1-yl}-amina[1,2 4]trlazolo1,5-a]pyrimidin

Elne Mischung von 0,1 mol der Verbindung I-10 und 0,25 mol Tetraethylammonium
cyanld In 750 mi Dimethyiformamid (DMF) wurde etwa 18 Std. bel 20-25°C gerDhrt.

Nach Zusatz von Wasser und Methyl-tert. butylether (MTBE) und Phasentrennung wur-

de die arganische Phase mit Wasser gewaschen, dann getrocknet und von Losungs-
mittel befrelt. Aus dem Rickstand erhlelt man nach Chromatographle an Kiesalgel
4,32 g der Tielverbindung vom Fp. 208 *C.

Belsplel 3 - Herstellung von 5—Mehoxy-6-(2.4.8—h‘lﬂuorphmy1)—7—(2 5-d|methy|pylrod-3-
en-1-yl}-amino[1,2,4]irlazolo[1,5-a]pyrimidin

Elhe Losung von 85 mmol der Varbindung I-10 in 400 ml wasserfr. Methanol wurde mit
71,5 mmol Natriummethanolat-L8sung (30%lg) bel 20-26°C versetzt. Nach stwa

16 Std. Rihren bel dleser Temperatur wurde das Losungsmiitel abdestilllert, der ROck-
stand wurde mit Dichlormethan aufgenommen. Die organlache Phase wurde nach Wa-
schen mit Wasser getrocknet, dann von LBsungsmilital befreit. Aus dem Rickstand
erhislt man nach Chromatographle an Klessigel 4,05 g der Titalverbindung vom Fp.
149 °C.

Belsplel 4 - Hersteliung von 5-Methyl-8-(2.4,8-trifluorphenyl)-7-(2,6-dimethylpymod-3-
en-1-yl)}-amino[1,2 4}triazolof1,5-a]pyrimidin

Elne Mlachu.ng von 20 ml Disthyimalonat und 0,27 g (5,65 mmol) Natriumhydrid (50%
Dispersion in Mineraldl) in 50 ml Acstonitril wurde bal 20-25°C etwa 2 Std. gerQhrt.
4,7 mmol der Verbindung I-10 wurden zugesetzt, dann wurde die Miachung bel 60°C
etwa 20 Std. gerlihrt. Nach Zusatz von 50 ml wssr, Ammonlumchiorid-Losung wurde
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mit verd. HCl-L.Bsung angesfuert, dann die Mischung mit MTBE exirahlert. Die verel- )
nigten organischen Phasan wurden nach Trocknung vom Ldsungsmitiel befrelt. Das !
durch Chromatographle an Klaselgel gereinigte Rohprodukt wurde mit korz. HCl. aufe
genommen, die Mischung dann etwa 24 Std. bel 80°C gerQhrt. Nach AbkOhlen wurde

5 mit wiser. NaOH-Ldsung eln pH-Wert von 5 eingestsllt und die Reaktionsmischung mit
MTBE extrahlert. Die verelnigten organischen Phasen wurden nach Trocknung vom
Ldsungsmittel befreit. Aus dem Rickstand erhlelt man nach Chromatographle an Kle-
selgel 0,62 g der Titelverbindung.

10 'H-NMR (& In ppm): 8,42 (s); 6,85 (m); 5,75 (s); 4,75 (q); 2.;.42 (s); 1,10 (s).
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Tabelle | N .
Nr. R’ R R R X [ phys. Daten (Fp. ['C])
[x] CHs H CH=CHa H (<] 24.6F, 101
2 CHs H C(CHa)=CHa H a 24.6F, 154
3 CHy A CH=CHCH, A (¢ 24,6F, 6
4 CHs H CH=C(CHa)z H (¥ 24,0F, 143
5 CHs H C(CHa)=CHCH, H (<] "24,6F; 127
] CHs H CH=C(CHa)z H <] " 2-CHg4-F 115
7 s H C(CHz)=CHCH, H Tl 2-CHz4-F 105
8 CHa H ~CH=CHC{CHa)-# <] 2.CI6-F 131
e o, H —CH=CHC{CHa)# ci 26+, 143
10 CHs H ~CH=CHC(CHa)# a 2.4.6F2 105
1 CHs H CH=C(CHa)z H a 24F; 118
F2 | CH, H C(CHg)=CHCH, H (o] 24F2 1
13 Cta H -CH=CHC(CHg)}# (<] 2Cl 151
14 CHs H ~CH=CHC(Cth)# (] 2F 149
15 CHs H CH=CH; H (] 2-CHe4F 96
16 Chs H C(CHo}=CHz H (@] Z-CHg4-F 121
F17 Chs H CH=CHCH, H a 2-CHz4F 85

o)
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Nr. RY R R X [ phys. Daten (Fp. [’C])
18 CH, H CH,CH=CH_ H a 24.6F; 105
-19 CHs H CHZCH=CH; H (v 2-CHy4-F 128
20 CH, H CH=CH, H (v 24F; 72
21 CHs H C(CH,)=CH, H a 24-F, 92
22 CH, H CH=CHCH, H [¢] 24F, 72
1-23 CH; H CH=CH; H [¢] 2-CH4-F 80
1-24 CHa H C(CHs)=CH; H Cl 2-CH4-F T2
25 CHa H CH=CHCH, H cl 2-CH-F 98
28 CH, H CH=C(CHy) H Cl 2-CH4-F 132
27 CHs H CH=CHz CH, ] 2,4,6F; 158
F28 CHs H CH=CH; CH.CH, [¢] 2,4,6F, CT]
28 CH; - H (CH2).CH=CH — H [¢] 24,6F, 119
1-30 CHs H -CH,CH=CHCH# Ci 2A4.6F; 51
1-31 CHs H (CHa).CH=CH; H cl 2-CHy4-F 107
1-32 CHs H -CH=CHC(CH,)}# cl 2-CHy4-F 183
133 CHs H C(CH3)=CHCH, H [*] 2-CHy4-F 118
1-34 Cth H (CH2):CH=CH, H cl 24+F; 90
1-35 CHa H (CH2):CH=CH; H Cl 2-CH-F 98

# kennzsichnet dle Bindung zu dem Stickstoffatom

Aufgrund der gehinderten Rotatlon der Phenyigruppe kdnnen zwel Dlastereomeren existieren, dle sich In lhren physikalischen

Elgenschaften unterschelden kdnnen.

chd
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Belsplale fir die Wirkung gegen Schadplize

Die funglzide Wirkung der Verbindungen der Formel | lle8 sich durch dle folgenden
Versuche zeigen:

Die Wirkstoffe wurden getrennt oder gemeinsam als eine Stammidsung aufbereltet mit
0,25 Gew.-% Wirkstoff in Aceton oder DMSO. Dieser LAsung wurde 1 Gew.-% Emulga-
for Uniperol® EL (Netzmittel mi Emuigler- und Dispergierwirkung auf der Basls sthoxy-
Berter Alkylphenole) zugesetzt und entsprechend der gewlinachten Konzentration mit
Wasser verdnnt.

Anwendungebeisplel 1 - Wirksamislt gegen die Dinfleckenkrankheit der Tomats
verursacht durch Allemarfa solen/

Blitter von Topfpflanzen der Sorte "Grofie Flelschtomate St. Plarme” wurden mit elner
wisstiger Suspension In der unten angegebanen Wirkstoffkonzentration bls zur Tropf-
Nasse beeprliht. Am folgenden Tag wurdan dle Blatisr mit elner wisarigen Sporen-
aufschwemmung von Alernaria solan/in 2 % Blomaizitsung mit elner Dichie von 0,17 x
10° Sporen/ml inftzert. Anschileend wurden die Pflanzen in einer wasserdampf-
geséatligten Kammer bel Temperaturen zwischen 20 und 22°C aufgestslit Nach 5 Tagen
hatte sich der Blattbefall auf den unbehandetten, jedoch infizierten Kontrolipfianzen so
stark eniwickstt, dass der Befall visuell In % emmiifalt werden konnts.

in diesam Test 2eigten dle mit 250 ppm der Wirkstoffe Nr. I-1, I-5 und -7 behandaelten
Pfianzen keinen Befall, wahrend die unbehandsiten Pflanzen zu 100 % befallen waren.

Anwendungsbalsplal 2 - Wirksamkelt gegen den Grauschimme! an Paprllnblnﬂam
varursacht durch Bolrytis cinerea

Paprkasmiings der Sorte "Neusledler ideal Ellte™ wurden, nachdem sich 4 - 5 Blatier gut
entwicksit hatian, mit einer wisarigen Suspension In der untsn angegebensn Wirkstoff-
koraentration bis zur Tropfnisse baspriiht. Am niichsten Tag wurden die bshandetlten
Pfianzen mit elner Sporensuspension von Balrytis cinerea, die 1,7 x 10° Sporen/mi In
elner 2 %igen wiasrigen Blomalzidsung enthlelt, inokullert. Anschilefend wurden die
Vearsuchspfianzen In eine Kiimakammer mit 22 bis 24°C und hoher Lufifeuchfigkeit
gubﬂtNaﬁSTaganMnhdastBdﬂPllzbefansaufden Blatism viauel in %
ermitielt werden.

In dlesam Test zeigten die mit 250 ppm der Wirkstoffe Nr. -1, -5 und -7 behandeiten
Plarzen bls zu 3% Befall, wihrend die Lnbahandelien Planzen zu B0 % befallen waren.

&2
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Patentanspriiche

1.  7-Alkenylamino-Triazolopyrimidine der Formel |

Rl
R;ﬁ\ﬂ,m

e

L

In der die Substiuenten folgende Bedeutung haben:

L

unabhanglg voneinander Halogen, C:-Ce-Ally, Ci-Cy-Halogenalio, Cy-Ce-
Alkoxy, Amino, NHR oder NRz, )

"R Cr-CrAlkyl oder CrCrAlocarbonyl

1.2, 3, 4 oder5;

Halogen, Cyano, C-C,-Alkyl, Ci-Ce-Halogenalkyl oder C,-C.-Alkoxy;
Cr-Cy-Alkyl oder C-Cy-Halogenalkyl;

Wasserstoff, c1-c.-;uky| oder C,-Cx-Halogenaliyl;

chrAIkaqu. welches unsubstitulart oder partiell oder voilstindig haloge-
niert sein oder eine bis drel Gruppen R* tragen kann;

R* Halogen, Cyano, Nitro, Hydraxy, Ci-CeAlkylcarbonyl, C5-Ce-Cycio-
alkyl, Ci-Ce-Alkoxy, C;-Ce-Halogenalkoxy, C,-Ce-Alkaxycarbonyl, C-
Ce-Alkylthlo, C,-Cy-Alkylamino, DI-C;-Ce-alkylamino, Cr-Ce-Alkenyl,
Cx-Cy-Alkkenyloxy, Ca-Ce-Alkinyloxy oder Cz-Ce-Cycloalkyl,

waobel diasq allphatischen oder alicycllachan Gruppen lhrerselts par-
tiell oder vollatandig halogenlert saln oder eine bis drel Gruppen R®
tragen kbnnen:

R® Halogen, Cyano, tiitro, Hydroxy, Marcapto, Amino, Carboxyl,
Aminocarbonyl, Aminathlocarbony!, Alkyl, Haloalkyl, Alkenyl,
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkaxy, Alkyithio, Alkyk-
amino, Dialkylamino, Formyl, Alkylcarbonyi, Alkylsulforyl, Alkyl-
sulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbornyloxy, Alkylaminocarbonyi,

6
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Dlalkylaminocarbonyl, Alkylaminothiocarbonyl, Dlalkylaminothi-

ocarboryl, wobel dle Alkyigruppen In diesen Resten 1 bis 8

. Kohlenstoffatome enthalten und die genannten Alkenyi- oder
Alkinyigruppen in diasen Resten 2 bis 8 Kohlenstoffatome ent-
halten;

R' Wassemstoff oder C-Cy-Alkyl,
R® und R* kBnnen auch zusammen mit dem Sticketoffatom, an daa sle ge-
bunden sind, einen finf- oder secheglledrigen ungesattigten Ring bliden,
der einen oder mehrere Substituentan R* tragen kann.

Verbindungen der Formel | gemag Anspn.n:h 1, In der X Chior.oder Methyl Ins-
besondera Chior bedetutet., .

Verbindungen der Formel | gemaf Anspruch 1 oder 2, lnderR‘MolhyloderHa-
logenmaethyl bedeutet.

Verbindungen der Formel | gemaR éinem der Anspriche 1 bis 3, In der R* Was-
serstoff bedeutst.

Verbindungen der Formel | gemaf elnem der Anspriiche 1 bis 4, In der dle durch

L substitularte Phenylgruppe fir dle Gruppe A
4

L2 i
¢ A
# 2

L1
steht, worin # die VerknOpfungsstalie mit dem Triazolopyrimidin-Geriist ist und

L' Flor, Chior, CH; oder CFy;

L3214 unabhi-nglg vonelnander Wasserstoff oder Fluor;

L*  Wasserstoff, Fluor, Chior, CH,, OCH,, Amino, NHR oder NR;; und
L*  Wasserstoff, Fluor oder CH, bedeuten.

Verbindungen der Formel | gemaR einem der Anapriche 1 bis 4, In der dle durch
Lm substitulerte Phenyigruppe fir sine der folgenden Substituentenkombinatio-

¢
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. a8
nen steht 2-Fluor-6-chlor, 2,6-Difluor, 2,8-Dichlor, 2-Fluor-8-methyt, 2,4,6-Tri-
fluor, 2,6-Difluor-4-methoxy, Pentafluor, 2-Methyl-4-fluor, 2-Trifluormethyl, 2-Me-
thoxy-8-fiuar, 2-Chior, 2-Fluor, 2,4-Difluor, 2-Fluor-4-chior, 2-Chior-4-fluor, 2,3-Di-
fluor, 2,5-Difiuor, 2,3,4-Trifluor, 2-Methyl, 2,4-Dimethyl, 2-Methyl-4-chlor, 2-Fluor-
4-methyi, 2,6-Dimethyl, 2,4,6-Trimethyl, 2,8-Difiuor-4-methyl, 2-Trifluormethyl-4-
fiucr, 2-Trifluormethyl-5-fluor oder 2-Trifliormethyl-5-chior.

. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Forme! | gem&R_ Anepruch 1

durch Umsetzung von Dihalogentriazolopyrimidinen der Formel Il

N~ "Hal

in der die Varlabla_n die fir Formel | gagebene Bedeutung haben und Hal fir ein
Halogenatom, Insbesondere fir Chior steht, mit Aminen der Formael Ifl.

R
A

Zur Bekimpfung von Schadplizen geeignetes Mitte!, enthaltend einen festen
oder fiissigen Tragerstoff und eine Verbindung der Formel | gemaR Anspruch 1.

Verfahren zur Bekampfung von pflanaenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge-
kennzelchnet, dass man die Plize oder die vor Plizbefall zu schiitzenden Materia-
llen, Pflanzen, den Boden oder SaalgQter mit einer wirksamen Menge elner Ver-
bindung der Formel | gemaR Anspruch 1 behandelt.
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7-Alksnylamino-Triazolopyrimidine, Verfahren zu lhrer Herstellung und Jhre Verwen-
dung zur BekAmpfung von Schadplizen sowle sle enthaltends Mittel

Zusammenfassung

7-Alkenylamino-Triazolopyrimidine der Formel |

in der dle Substitusnten folgende Bedeutung haben:

L

Halogen, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy, Amino, NHR oder NRy; R Alkyl oder Alkyl-
carbonyl; m 1, 2, 3, 4 oder 5; '

Halogen, Cyano, Alkyl, Halogenalky! oder Alkoxy;
Alkyl oder Halogenalkyl;
Waaserstoff, Alkyl oder I-la'logenalkyl;

Alkanyl, weiches unsubstitulert oder partiell oder vollstiindlg halogeniert seln oder
geman der Beschrelbung substitulert sein kann;

Wasserstoff oder Alkyl,

R® und R* kbnnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sle gebunden
sind, elnen funf- oder sechsgliedrigen ungesattigten Ring bliden, der durch ein
Atomn aus der Gruppe O, N und S unterbrochen seln und/oder einen oder mehre-
re Substituenten tragen kann;

Verfahren zur Herstellung dieser Verbindungan, sie enthaltende Mitiel sowle lhre Ver-
wendung zur BekAmpfung von pflanzenpathogenen Schadpiizen.
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7-Alquenilamino-triazolopirimidinas, procedimientos para su obtencién y el uso de
las mismas para controlar hongos noclvos, asl como productos que los contienen

Descripcién
La presente Invencion se refiere a 7-alquenilamino-triazolopirimidinas de la férmula |
Rl
R
Rﬂ\N,n‘
S
N’LN’ X

en la que los sustituyentas tienen los significados sigulentss:

e |

L significan, Independienternents, halégeno, C,-Ce-alquilo, C+-Ce-
halégencalquilo, C-Ce-alcoxi, amino, NHR o NR;,

R esalquilo Ci-Cy 0 alquilcarboni-lo C-Cy;
m 1.2,3,465;
X  es halégeno, ciano, alquilo C,-C,, halégencalquilo C,-C, 0 alcoxt C,-Cy;
R' es alquilo C,-C; 0 halégenoalquilo C,-Cs;
R? es hidrégeno, alquilo C,-C; o halégencalqullo C;-Cs;

R es alquenilo C--Co, que puede ser no sustituido o parcial o completaments
sustituido o llevar uno a tres grupos R":

R* es halégeno, ciano, nitro, hidroxi, -alquilicarbonilo C4-C,, cicloalquilo Cy-
Ce, alcoxi C,-C,, halégenoalcoxi Cy-C,, alcoxicarbonilo C4-C,, -alquiltio
C-Ce, alquilamino C;-C,, di —alquilamino C,-C,, alquenilo C-C,,
alqueniloxi C-C,, alquiniloxi C3-Ce-0 -cicioalquilo Cy-Ce,
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cuyos grupos alifaticos o aliciclicos pueden a su vez estar parcial o
completamente halogenados o llevar uno a tres grupos R™:

R® es halégeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino, carboxilo,
aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alqullo, haloalquilo, alquenito,
alqueniloxi, alquiniloxi, alcox, haibégenoalcox, alquiltio,
alquilamino, dlalquilamino, formllo, alquilcarbonlio, alquilsulfoniio,
alquilsulfoxilo, alcoxicarbonilo, alquilcarbonilox,
alquilaminocarboniio, dlalquilaminocarbonilo,
alquilaminotiocarbonilo, dlalquilaminotiocarbonilo, cuyos grupos
alquilo en estos radicales pueden contener 1 a 6 &tomos de
carbono y cuyos grupos alquenilo o aiquinilo mencionados en
estos radicales pueden contener 2 a 8 4tomos de carbono;

R hidrégeno o alqullo C4-Ca,

R® y R* también pueden formar junto con el &tomo de nitrégeno al que estan
ligados un anillo no saturados de cinco o sels miembros, que puede llevar uno
o varios sustituyentes R".

Ademas, la invencién se refiere a procedimientos para la obtencién de estos
compuestos, a productos que los contienen, asi como el uso de los mismos para
controlar hongos fitopatégenos.

De la EP-A 71 782 y la EP-A 550 113 se conocen, generalmente, las 6-fenll-7-
amino-triazolopirimidinas. Los compuestos descritos en las memorias mencionadas
$6 usan para controlar hongos nocivos.

Pero su efecto no es satisfactorio en muchos casos. Partiendo de ello, la presente
invencion tiene po objeto proveer compuestos con efecto mejorado y/o espectro de
accién més amplio
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Por tanto, se encontraron los compuestos definidos al comienzo. Ademés, se
encontraron procedimientos y productos intermedios para su obtencién, productos
que los contienen, asl como procedimientos para controlar hongos nocivos usando
estos compuestos |.

Los compuesto de [a férmuia | se diferenclan de los compuestos indicados en las
memorias arriba menclonadas en la forma del grupo aiquenilo en la posicién 7 del
esqueleto de triazolopirimidina, que en el 4tomo a-C- presenta una ramificacién.

Los compuestos de la férmula | presentan, en comparacién con los compuestos
conocidos una més alta eficiencia contra hongos nocivos.

Los compuestos de la invencién pueden ser preparados mediants diferentes
métodos. Ventajosamente, se preparan por reacclién de
dihalégenotriazolopirimidinas de la férmula Il, donde Hal significa un dtomo de
halégeno, como p.ej. bromo o, especialments, cloro, con

aminas de [a férmula 11| bajo las condiciones generalmente conocidas de la WO
88/46608.

z R’
\ NHR4 — =  I(X=Hal

N Hal n

La reacci6n de Il con aminas lll se efectla, ventajosaments, a 0°C hasta 70°C,
preferentemente, 10°C hasta 35°C, preferentements, en presencia de un disolvente
inerte, como p.sj. un éter, tal dioxano, éter dietllico o, especialments,
tetrahidrofurano, hidrocarburos halogenados, como p.ej. diclorometanc e
hidrocarburos arométicos, como p.ej. tolueno.

Es preferible usar una base, p.sj. una amina terciaria, por ejemplo, trietllamina o
una base inorganica, como p.ej. carbonato de potasio; tamblén se puede usar
amina excesiva de la férmula Ill como base.
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Aminas de la férmula Il| son, en parte, conocidas o pueden ser preparadas
mediante métodos conocidos, por ejemplo, a partir de los correspondientes
alcoholes por via de tosllatos y ftalimidas [ver. J. Am. Chem. Soc., Vol. 117, p. 7025
(1995), WO 983/20804], por reduccién de los crrespondientes nitrilos [ver
Heterocyclas, Vol. 35, p. 2 (1993); Synthetic Commun. Vol. 25, p. 413 (1995);
Tetrahedron Lett., p. 2933 (1995)], 0 aminaclén reductiva de cetonas [ver J. Am.
Chem. Soc., Vol. 122, p. 8556 (2000); Org. Lett. p. 731 (2001); J. Med. Chem.,

p. 1566 (1988)}, a partir de los cormespondlentes haluros [ver Synthesls, p. 150
(1995)] y, en caso dado, alquilacién subsiguients. La composicién del grupo CR'R?
puede realizarse, en caso dado, mediante reacclén de Grignard en los
correspondlentes nitrllos o anhidrides de acido carboxllico [ver J. Org. Chem.,

p. 5058 (1892)]. Aminas de la férmula |l pueden ser preparadas también usando el
método descrito en la WO 02/088125.

Compuestos de la férmula |, en la que X significa halégeno, especialmente, cloro
(féormula L.A), son un objeto preferido de la presents invencion.

Compuestos de la férmula |, en la que X significa clano o alcox C,-Cq (férmula 1.B),
pueden prepararse, ventajosamente, a partir de compuestos |, donde X es haldgeno
{Hal], preferentemente, cloro, que cormespanden a la férmuila LA

R2 R’ R )’
SR SR
R N L, =~ MX ; N L,
2 ~ P
(:A\N’ Hal A NJ\N, X LB

Compuestos |.A son transformados con compuestos M-X' (formula V) en
compuestos 1.B. Compusestos [V representan, dependiendo del significado del grupo
X' a introducir, un cianuro Inorgénico o un alcoxilato. La reaccitn se efectGa,
ventajosaments, en presencia de un disalvents inerte. El catién M en la férmula IV
tiene poco importancia, pero por razones pricticas son generalmente preferidas las
sales de amonio, tetraalquilamonio o las sales de metal aicalino o aicalinotémeo.
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Generalments, la temperatura de reaccién varia de 0 a 120°C, preferentemente, de
10 a 40°C [ver J. Heterocycl. Chem., Vol.12, p. 861-863 (1975)].

Disolventes apropiados son: éteres, tales como dloxano, éter dietilico y,
preferantements tetrahidrofurano, hidrocarburos halogenados, como p.e).
diclorometano e hidrocarburos aromaticos, como p.sj. tolusno.

Compuestos |, donde X signfica alquilo C,-C, (fbrmula 1.C), pueden ser preparados,
ventajosamente, partiendo de las sustancias de partida de la férmuia [.A mediante
los métodos esbozados en lo sucesivo.

Compuestos de la formula 1.C, donde X" significa alquilo C,-C,, pueden ser
preparado por acoplamiento de 5-halégenotriazolopirimidinas de la féSrmula |.A con
reactivos metilicos organicos de la férmula V. En una varlante de este
procedimiento se efectia la reaccidn bajo catillsis de un metal transitorio, como
p.e). Ni o Pd.

R R

Woc), RN L
LA T— {:N N
*N’ X lC

En la formula V, X" representa alquilo C,-C, y M representa un ién de metal de la
valencia Y, como por ejemplo, B, Zn o Sn. Esta reaccién puede realizarse en
analogla a los sigulentes métodos: J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1187 (1854), loc.
clt. 1, 2345 (1998); WO 99/41255; Aust. J. Chem., Vol. 43, p.733 (1890); J. Org.
Chem., Vol. 43, p.358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. p.866 (1979);
Tetrahedron Lett., Vol. 34, p.8267 (1993); loc. cit., Vol. 33, p.413 (1992).

Compuestos de la f&rmula |, en los que X significa alqullo C4-C, o halégenoalquilo
C-C, (formula 1.C), se pueden preparar, ventajosamente, también mediante el
sigulente método de sintesis:
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Partiendo de S-aminotriazol V| y el ceto éster VII se obtienen las 5-alquil-7-hidroxi-8-
feniltriazolopirimidinas Viil. En la férmula VI, R representa un grupo alquilo con 1 a
4 atomos de carbono, especiaimente, metilo o etllo. Usando los ésteres
fenilacéticos faciles de preparar Vlla donde X"=CHj; se obtienen las 5-metil-7-
hidroxi-8-feniltriazolopirimidinas [ver Chem. Pharm. Bull., 9, 801, (1961)]. E! 5-
aminotriazol VI se obtiene en el comercio. Los compuestos de partida VIl se
preparan, ventajosaments, bajo las condiciones indicadas en la memoria EP-A

10 02 788.

OR
L H
o L
N~NH + é“‘N X
(= x L
NH, v Vil N= N X vl

Las 5-alquii-7-hidroxi-8-feniltriazolopirimidinas VIl asl obtenidas son transformadas
con agentes de halogenacién [HAL] en 7-halégenotriazolopirimidinas de la férmula
IX.

Hal
" Ay {,)TGLLM x
’LN’ X

Preferentemente, se usan agentes de cloracién o bromacion, tales como
oxibromuro fosférico, oxicloruro fosférico, cloruro de tionilo o cloruro de sulfurilo. La
reaccion puede efactuarse en sustancia o en presencia de un disolvente. Las
temperaturas de reaccion usuales varian de 0 a 150°C o, preferentemente, de 80 a

125°C.
Hal
L,
{:N N + li — .C
e

La reaccidn de IX con aminas |l se efecta, ventajosamente, a 0°C hasta 70°C,
preferentements, 10°C hasta 35°C, preferentemente, en presencia de un disoivente
inerte, como p.ej. un éter, tal como dioxano, éter dietllico o, especiaiments
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tetrahidrofurano, un hidrocarburo halogenado, tal como diclorometano y un
hidrocarburo aromaético, tal como tolueno [ver WO 88/46608]).

Es preferible usar una base, por ejemplo, una amina terciaria, tal como trietilamina,
o una base inorganica, tal como carbonato de potasio, pero también se puede usar
amina excesiva de la férmula Il como base.

Altemativamente, se pueden preparar los compuestos de la formula I.C, a partir de
los compuestos |.A y malonatos de la férmula XI. En la férmula XI, X™* es hidrégeno,
alquilo C,-C5 o halégenoalquilo C;-C3y R significa alquilo C+-C4. Son transformados
en compuestos de la férmula Xl y descarboxilados en compuestos I.C [ver US

5 894 360].

Rl
'ﬁ?’\N,R‘
x™ Lm
A + O o __. é“j\ X
OR OR NZ SN S X"
Xl RO OR X

Los malonatos X| se conocen de |a literatura [J. Am. Chem. Soc., Vol. 64, 2714
(1942); J. Org. Chem., Vol. 39, 2172 (1874); Helv. Chim. Acta, Vol. 61, 1585 (1978)]
0 pueden ser preparados seg(n la literatura citada.

La saponificacién subsiguiente del éster Xl se efectiia bajo condiciones
generalmente conocidas; en funcién de los diferentss elementos estructurales
puede ser ventajosa una saponificacién alcalina o 4cida de los compuestos XIl.
Bajo las condiciones de la saponificacién de éster ya puede efectuarse
parcialmente o completamente [a descarboxilacion en I.C.

AlH*

X —_— 1.C
La descarboxilacién se realiza, generaiments, a temperaturas de 20°C a 180°C,
preferentaments, 50°C a 120°C, en un disolvente inerte, en caso dado, en
presencia de un acido.



10

15

20

25

30

PF 54413 Q%
8 .'?-4,

Acidos aproplados son: 4cldo clorhidrico, &cido sulfarico, acido fosférico, dcido
férmico, &cido acético, acido p-toluenosulfdnico. Disolventes aproplados son: agua,
hidrocarburos alifaticos, tales como pentano, hexano, ciclohexano y petroléter,
hidrocarburos arométicos, tales como tolueno, o, m- y p-xileno, hidrocarburos
halogenados, tales como cloruro metilénico, cloroformo y clorobenceno, éteres,
tales como éter dietflico, éter diisopropllico, éter terc.-butiimetilico, dioxano, anisol y
tetrahidrofurano, nitrilos, tales como acetonitrilo y propionitrilo, cetonas, tales como
acetona, metiletiicetona, dietlicetona y terc.-butilmetilcetona, alcoholes, tales como
metanol, etanol, n-propanol, isopropanol, n-butanol y terc.-butanol, asl como
sulféxido de dimetilo, dimetiiformamida y dimetilacetamida, muy preferentements,
se realiza la reaccién en acido clorhidrico o dcldo acético. Se pueden usar también
mezclas de los disolvantes mencionados.

Las mezclas de reaccién suelen ser elaboradas ulteriormente de manera conocida,
por ejemplo, mezciéndolas con agua, separando las fases y purificando,
opcionalmente, los productos crudos por cromatografia. Los productos intermedios
y finales se obtienen, en parte, en forma de aceites viscosos incoloros o
ligeramente parduscos, que son librados de los componentes volitiles bajo presién
reducida y a temperatura ligeramente elevada o purificados. Si los productos
intermedios o finales se obtienen en forma de sélidos, entonces se puede
purificarios tamblén por recristalizacién o digestion.

Si algunos de los compuestos | no pueden ser preparados mediante los métodos
amiba descritos, entonces se puede obtenerios por derivatizacién de ofros
compuestos |.

Sl en la sintesls se obtienen mezclas isdbmeras, generalmentse, no s necesario
separarias, ya que los diferentes Isémeros pueden convertiree, en parte, durante la
preparacion para la aplicacién o en la aplicacién (p.e]. bajo la accién de [a luz 0 de
écidos o bases) el uno en el otro. Conversiones correspondientss pueden tener
lugar también en la apiicaclén, por ejemplo, en [a planta misma o en el hongo
nocivo a combatir cuando estos son tratados.
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En las definiciones de los simbolos de las formulas arriba representadas se usaron
términos colectivos representativos de los sustituyentes sigulentss:

halégeno: fluoro, cloro, bromo y yodo;

alquilo: radicales hidrocarburo ramificados o lineales saturadoscon 1a 4,66 8
atomos de carbono, p.ej. alquilo C,-C,, tales como metilo, etilo, propllo, 1-metiletilo,
butlio, 1-metil-propilo, 2-metilpropilo, 1,1-dimetiletilo, pentilo, 1-metiibutilo, 2-
metilbutilo, 3-metlibutilo, 2,2-di-metilpropilo, 1-etlipropilo, hexio, 1,1-dimetlipropilo,
1.2-dimetiipropilo, 1-metilpentilo, 2-metiipentiio, 3-metilpentilo, 4-metlipentilo, 1,1-
dimetiibutiio, 1,2-dimetilbutiio, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutiio, 2,3-dimetilbutilo,
3,3-dimetlibutilo, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1,1,2-frimetilproplio, 1,2,2-rimetlipropilo, 1-
etil-1-metilpropilo y 1-etil-2-metilpropilo;

halégenoalquilo: grupos alquilo lineales o ramificados con 1 a 2, 4 6 6 4tomos de
carbono (como los ar_riba mencionados), 8n cuyos grupos los 4tomos de hidroégeno
pueden estar parcial o completamente sustituidos por atomos de halégeno, como
los arriba mencionados: especiaimente, haldégenoalqullo C,-C;, tales como
clorometiio, bromometio, diclorometllo, triclorometilo, fluorometilo, difluorometilo,
trifluorometilo, clorofiuorometlio, diciorofiuorometilo, clorodifluorometilo, 1-cloroetilo,
1-bromoetilo, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetiio, 2,2-dlfluoroetiio, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-cloro-
2-fluorostilo, 2-cloro-2,2-diflucrostilo, 2,2-dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo,
pentafiuoroetilo 6 1,1, 1-trifluoroprop-2-ilo;

alquenilo: radicales hidrocarburo ramificados o lineales no saturadoscon2a 4, 6, 8
6 10 4tomos de carbono y uno o dos dobles enlaces en una posicion arbltraria, p.egj.
alquenilo C-C,, tales como etenilo, 1-propenilo, 2-propeniio, 1-metiletenilo, 1-
butenilo, 2-butenilo, 3-butenilo, 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-
propenilo, 2-metil-2-propenilo, 1-pentenilo, 2-pentenlio, 3-pentanilo, 4-pentsnilo, 1-
metil-1-butenilo, 2-metil-1-butenlio, 3-metil-1-butenilo, 1-metil-2-butenilo, 2-metil-2-
butenilo, 3-metil-2-butenllo, 1-metil-3-butenilo, 2-metil-3-butenlio, 3-metil-3-butenilo,
1,1-dimetil-2-propenilo, 1,2-dimetil-1-propenilo, 1,2-dimetil-2-propenilo, 1-etil-1-
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propenilo, 1-etil-2-propenile, 1-hexsenllo, 2-hexanilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, 5-
hexenilo, 1-metil-1-pentenilo, 2-metil-1-pentenilo, 3-metil-1-penteniio, 4-metil-1-
pentenlio, 1-metil-2-pentenilo, 2-metil-2-pentenfio, 3-metil-2-pentenilo, 4-metil-2-
pentenilo, 1-metil-3-panteniio, 2-metil-3pentenilo, 3-metil-3-pentsnilo, 4-metil-3-
pentenilo, 1-metil-4-pentenilo, 2-metil-4-pentenilo, 3-metil-4-pentenilo, 4-metil-4-
pentenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,1-dimetii-3-butenilo, 1,2-dimetil-1-butenilo, 1,2-
dimetil-2-butenilo, 1,2-dimetil-3-butenilo, 1,3-dimetil-1-butenilo, 1,3-dimetil-2-
butenilo, 1,3-dimetil-3-buteniio, 2,2-dimetil-3-butenilo, 2,3-dimetil-1-butenilo, 2,3-
dimetil-2-butenllo, 2,3-dimetil-3-butenilo, 3,3-dimetil-1-butenilo, 3,3-dimetll-2-
butenilo, 1-etil-1-butenilo, 1-etil-2-butenilo, 1-eti-3-butenlio, 2-etil-1-butenilo, 2-etil-2-
butenilo, 2-etil-3-butenilo, 1,1,2-trimetil-2-propenilo, 1-etil-1-metil-2-propenilo, 1-etil-
2-metil-1-propenilo y 1-etil-2-metil-2-propenilo;

alquenileno: radicales hidrocarburo lineales no saturados con 3 6 4 4tomos de
carbono y un doble enlace en una posicion arbitraria.

Si R' y R? son radicales diferentes, entoncas el dtomo de carbono que lieva los
grupos R' a R? representa un centro de quiralidad. La presente invencion abarca los
isdbmeros (R) y (S) y los racematos de los compuestos de la férmula 1.

Las variantes especiaiments preferidas de los productos intermedios con respecto a
las variables corresponden a aquellas de los radicales L, R', R, R', R*y X de la
férmula 1.

En cuanto al uso de las triazoloplrimidinas de la férmula | son preferidos los
siguientes significados de los sustituyentas, tanto por si solas como también en
combinaciones

Son preferidos los compuestos |, en los que R’ significa metlio o haldgenometilo,
como p.ej. trifluorometilo,

Otro objeto preferidos son los compuestos |, en los que R? significa hidrégeno.
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Son preferidos los compuestos |, en los que R® significa alquenilo Cz-C, lineal o
ramificado, que puede ser no sustituido o parcial o completamente sustituido y/ o
llevar uno a tres grupos alcoxi con 1 a 3 4&tomos de carbono. Un objeto
especiaimente preferido son los compuestos [, en los que R significa alquenilo
lineal o ramificado con 2 a 10 &tomos de carbono, que puede ser sustituido.

Son Iguaimente preferidos los compuestos I, en los que R® y R* forman juntos una
cadena de alquenileno con 3 a 4 4tomos de carbono, que puede estar sustituida por
uno o dos grupos metilo o haibgenometilo.

Son especiaimente preferidos los compuestos | preferentements, en los que R*
signfica hidrégeno.

También son preferidos los compuestos |, en los que R* signfica metilo o etilo.
Son preferidos los compuestos |, en los que por lo menos un grupo L esté en
posicién orto con respecto al lugar de enlace con el esqueleto de triazolopirimidina;

especialments, aquellos, en los que el Indice m tiene los valores 1,26 3.

Se prefieren los compuestos |, en los que L, es fluoro, cloro, metilo, halégeno-
alquilo C;, metoxi, amino, NHR o NR;, donde R a5 metilo o acstilo.

Ademés, son especialmente preferidos los compuestos |, en los que el grupo fenilo
sustituido por L, representa el grupo A

donde # es el lugar de enlace con el esqueleto de triazolopirimidina y

L' es fluoro, cloro, CHs 0 CFs;
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L2L* significan, independientements, hidrégeno o filuoro;
L* es hidrégeno, fluoro, cloro, CHs, OCHs, amino, NHR o NRz; y
L5 es hidrégeno, cloro, flucro o CH,.

Son especialmente preferidos los compuestos |, en los que L, representa las
siguientes combinaciones de sustituyentes: 2-fluoro-8-cloro, 2,6-difluoro, 2,6-dicloro,
2-fluoro-8-metilo, 2,4,6-trifluoro, 2.68-diflucro-4-metoxi, pentafiuoro, 2-metil-4-fluoro,
2-trifluorometilo, 2-metoxi-6-flucro, 2-cloro, 2-flucro, 2,4-diflucro, 2-fluoro-4-cloro, 2-
cloro-4-flucro, 2,3-difluoro, 2,5-difluoro, 2,3,4-irifluoro, 2-metilo, 2,4-dimetilo, 2-metil-
4-cloro, 2-fluoro-4-metilo, 2,6-dimetiio, 2,4,6-trimetilo, 2,8-diflucro-4-metilo, 2-
trifluorometil-4-fluoro, 2-trifluorometil-5-fluoro o 2-trifluocrometil-S-cloro.

Son especiaimente preferidos los compuestos I, en los que X es halégeno o alquilo
con 1 a 4 &lomos de carbono, como p.ej. cloro o metilo, especialmente, cloro.

Con respecto a su uso son especiaimente preferidos los compuestos 1 resumidos
en las Tablas siguientes, Los grupos mencionados en las Tablas para un
sustituyente representan, ademas, por si solos, independientsments de la
combinacion en que son menclonados, una variante especialmente preferida del
respectivo sustituyente.

Tabla 1

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L,, es 2-fiuoro-8-cloro y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de
una linea respectivaments de la Tabla A

Tabla 2

Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, La s 2,8-difluoro y R? significa
hidrégeno y la comblinacién de R', R* y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A
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Tabla 3

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L,, s 2,6-dicioro y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de una linea
respectivaments de la Tabla A

Tabla 4

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2-fluoro-6-metilo y R?
significa hidrégeno y la combinacion de R’, R® y R* representa un compuesto de
una linea respeactivaments de la Tabla A

Tabla §

Compuestos de la férmula I, en los que X es cloro, L, 8s 2,4,8-trifluoro y R? significa
hidrégeno y la combinacidn de R', R* y R* representa un compuesto de una linea
respactivamente de la Tabla A

Tabia 6

Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L, s 2,6-diflucro4-metoxi y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R', R? y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 7

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, @s pentafiuoro y R? significa
hidrbgeno y la combinacién de R', R* y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 8

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, s 2-metil-4-fluoro y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R’, R? y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A
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Tabla 8

Compuestos de la fdrmula |, en los que X es cloro, L, es 2-riflucrometilo y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R, R* y R* representa un compuesto de
una linea respectivaments de la Tabla A

Tabla 10

Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L, es 2-metoxi-8-fluoro y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 11

Compuestos de la frmula |, en los que X es cloro, L., s 2-cloro y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R, R* y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 12

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, Ly, es 2-flucro y R? significa
hidrégeno y ia combinacién de R, R? y R* representa un compuesto de una linea
respectivaments de la Tabla A

Tabla 13

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, 85 2,4-difluoro y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R, R® y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 14

Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L, es 2-fluoro-4-cloro y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R!, R y R* reprasenta un compuesto de
una linea respectivaments de la Tabla A

Tabla 15
Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L., 8s 2-cloro-4-fluoro y R?
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significa hidrégeno y la combinacién de R', R? y R* representa un compuesto de
una linea respectivamants de la Tabla A

Tabla 16

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2,3-difluoro y R? significa
hidrégeno y la combinacion de R', R? y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 17

Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L, es 2,5-dlfluoro y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de una Iinea
respectivaments de la Tabla A

Tabla 18

Compuestos de la fdrmula |, en los que X es cloro, L, 6s 2,3 4-trifluoro y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de una linea
respactivamente de la Tabla A

Tabila 19 .

Compuestos de la fdrmula |, en los que X es cloro, L, es 2-metilo y R? significa
hidrdgeno y la combinacién de R, R® y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 20

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2,4-dimetilo y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de una linea
respectivamente de la Tabla A

Tabla 21

Compuestos de ia férmula |, en los que X s cloro, L, es 2-metil-4-cloro y R?
significa hidrbgeno y la combinacién de R', R? y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A
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Tabla 22 i
Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L,, es 2-flucro-4-metilo y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R, R* y R* representa un compuesto de

una linea respectivaments de la Tabla A

Tabla 23

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2,6-dimetilo y R? significa
hidrégeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de una lfnea
respectivaments de [a Tabla A

Tabla 24

Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2,4,8-frimetilo y R?
significa hidrégeno y la combinacién de R', R' y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 25

Compuestos de la férmula |, an los que X es cloro, Ly, es 2,6-difluoro-4-metilo y R?
significa hidrébgeno y la combinacién de R', R® y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 26
Compuestos de la fdrmula |, en los que X es cloro, L, es 2-rifluorometil-4-fluoro y

R? significa hidrégeno y la combinacién de R', R y R* representa un compuesto de
una linea respectivamente de la Tabla A

Tabla 27
Compuestos de la férmula |, en los que X es cloro, L, es 2-trifluorometil-5-fluoro y

R? significa hidrdgeno y la combinacién de R, R® y R* representa un compuesto de
una linea respectivaments de la Tabia A

Tabla 28
Compuestos de la formula |, en los que X es cloro, L, es 2-trifluorometi-5-cloro y R?
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significa hidrégeno y la combinacién de R', R* y R* representa un compuesto de
una linea respectivaments de la Tabla A

Tabla A
No. R R’ [ o
A-1 CH, CH=CH; H
A-2 CH,3 CH=CH, CH,
A-3 CH, CH=CH. CH.CHj,
A4 CH, C(CHs)=CH2 H
A-5 CH;, C(CHa)=CH, CH,
A8 CH, C(CH,)=CH. CH;CHj;
A-7 CH, CH=CHCH, H
A8 CH, CH=CHCH; CH,
A-9 CH, CH=CHCHj, CH2CH,
A-10 CHs CH=CHCH,CH; H
A-11 CH; CH=CHCH;CH, CH,
A-12 CH, CH=CHCH,CH, CH,CH,
A-13 CH, CH=C(CHs). H
A-14 CHs CH=C(CH,) CHy
A-15 CH, CH=C(CHs)2 CH,CH,
A-16 CH; C(CHy)=CHCH,4 H
A-17 CHs C(CH;)=CHCH, CH,
A-18 CH; C(CH;)=CHCHj, CHzCH,
A-18. CHj C(CH,CH,)=CH, H
A-20 CH, C(CH,CH3)=CH, CH,
A-21 CH, C(CH,CH;)=CH, CH,CH,
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No. R' R R*
A-22 CH, CH=CH(CH,).CH; H
A-23 CH, CH=CH(CHa),CH, CHs
A-24 CH, ' CH=CH(CH,),CH, CHCHs
A-25 CH; CH=CHCH(CHs). H
A-28 CH; CH=CHCH(CH,); CH,
A-27 CH; CH=CHCH(CHs), CH,CH,
A-28 CH, CH=C(CH,)CH,CHs H
A-20 CH, CH=C(CH3)CHzCHs CH,
A-30 CH, CH=C(CHj)CH2CHs CH,CH,
A-31 CH, C(CH5)=CHCH,CHs H
A-32 CH, C(CH3)=CHCHzCHs CH,
A33 | CH, C(CHs)=CHCH;CH, CH;CH,
A-34 CH, C(CH,)=C(CH,)2 H
A-35 CHs C(CH3)=C(CHs)a CHy
A-36 CH, C(CH,)=C(CHa)a CH,CH;
A-37 CH, C(=CH,)CH(CHs), H
A-38 CH; C(=CH,)CH(CH,) CHy
A-39 CH; C(=CH,)CH(CHs); CH,CH,
A-40 CH, C(CHzCH,)=CHCH, H
A-41 CHs C(CH;CHy)=CHCH3 CH;,
A-42 CHs C(CHzCH,)=CHCH, CH2CH;,
A-43 CH; C(=CH)CH,CH,CH, H
A-44 CH, C(=CH3)CH,CH,CHs CH;
A-45 CH, C(=CH,)CH;CH,CHs CH;CH,
A-46 CH, CH,CH=CH; H
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No. R R R
A-47 CH; CH;CH=CH, CH,
AdB Chs CH:CH=CH; CH:CH:
A4 Chs CH2C(CHa=CHa H
A0 Chs CHC(CHa)=CH,3 CHa
AS1 CHs CHC(CHay=CH,3 CH:CHs
A-52 CH, CHzCH=CHCHj; H
AS3 | Chs CH2CH=CHCH; CHs
ABS | CHs CH2CH=CHCH; Ch:CHs
A-55 CH, CH(CH;3)CH=CH; H
A-56 CH,3 CH(CH3)CH=CH, CH,
A-S7 CHs; CH(CH,)CH=CH, CHCH,
A-58 CHs; CH;CH=C(CHjs)2 H
A S0 Chs CHZCH=C(CHa)a CHy
A0 Chs CHZCH=C(CHa) CHCH
A-61 CH; CH,C(CH3)=CHCH,3 H
A62 CHs CHZC(CHaJ=CHCH, CH,
A-B83 CH; CH2C(CH,)=CHCH, CH,CHj,
A-64 CH, CH,CH,CH=CH; H
A-65 CH,3 CH;CH,CH=CH, CH,
AGS | Chs CH2CH-CH=CH; CHCH
A-87 CH, CH:CH,CH=CHCHj H
A8 cHs CH:CHZCH=CHCH, Cha
A9 Cre CHCHZCH=CHCH,8 CHiCHs
AT0 Chs CHZCHZCH=C{(CHa)a H
A-T1 CH, CH.CH,CH=C(CHs), CH,
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No. R R R*
A-72 CH, CHzCH;CH=C(CH,)2 CH;CH,
A3 CHs CHZCHzCH;CH=CH, H
A74 CH, CHZCHZCH,CH=CH; CHs
A-T5 CHs CH2CH2CH,CH=CH; CH:CHs
A-76 CH,; CHzCH;CHCH=CHCH,4 H
A-T7 CH, CHZCH;CH,CH=CHCH; CHs
A-78 CH, CHzCH2CH;CH=CHCHs CH.CH,
A-T9 CHs CHoCH,CH,CH=C(CHs)2 H
A-80 CHs CHZCH2CHZCH=C(CHa)z CHs
A-81 CHs CHyCH,CH;CH=C(CHs)2 CH2CH,
A-82 CHs (CH2)CH=CH; H
A-83 CH, (CH2).CH=CH; CHs
A-84 CHs (CH2)CH=CH;, CH:CH,
A-85 CHs -CH;CH=CHCH#
A-86 CH, -=CH=CHCH ;CH#
A-87 CHs “CH=CHCH;CH{CH,)-#
A-88 CH, —CH=CHCHz#
A-89 CH, ~CH=CHCH(CH,)-#
A-90 CFs CH=CH, H
A-91 CFs CH=CH. CHs
A-92 CF, CH=CH, CHzCH»
A-93 CFs C(CHa)=CH, H
A-04 CF; C{(CH3)=CH, CH,
A-95 CFs C(CHa)=CH; CH:CH,
A-96 CFs CH=CHCH; H
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A-97 CF; CH=CHCH, CH,
A-98 CF; CH=CHCH, CH;CH,
A-89 CF, CH=CHCH,CHs; H
A-100 CF; CH=CHCH.CH, CH,
A-101 CF, CH=CHCH,CH, CH.CH,
A-102 CF; CH=C(CH;)2 H
A-103 CFs CH=C(CHs). CH,
A-104 CF; CH=C(CHs)> CHCH,
A-105 CFs C(CHs)=CHCH, H
A-108 CF, C(CH3)=CHCH, CH,
A-107 CFs C(CH;)=CHCH, CH,CH,
A-108 CF, C(CH,CH,)=CH, H
A-109 CF, C(CH2CH;)=CH, CH,
A-110 CF; C(CH,CH,)=CH, CHzCHj,
A-111 CF, CH=CH(CH,).CHj; H
A-112 CF, CH=CH(CH.).CH, CH,
A-113 CF; CH=CH(CH_).CHs CH:CHjy
A-114 CF, CH=CHCH(CHs), H
A-115 CF; CH=CHCH(CHj,), CH,
A-116 CFs CH=CHCH(CHs). CH2CH;,
A-117 CF; CH=C(CH3)CH:CH, H
A-118 CF; CH=C{CH3)CH,CH, CH,
A-119 CF, CH=C(CH,3)CH2CH; CH.CH,
A-120 CFs C(CH3)=CHCH.CH, H
A-121 CF; C(CHs)=CHCHsCH, CH,
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A-122 CF, C(CH3)=CHCH,CH; CH,CHj,
A-123 CF, C(CH,)=C(CHs). H
A-124 CFs C(CH3)=C{CHs)a CH,
A-125 CF,3 C(CH;)=C(CHs)> CH2CH,
A-126 CF; C(=CHz)CH(CHs)a H
A-127 CFs C(=CHZ)CH(CHs): CHs
A-128 CF; C(=CHz)CH(CHs)z CH3CHs
A-129 CF, C(CH;CHy)=CHCHj, H
A-130 CFs C(CH2CH;)=CHCH, CH,
A-131 CF; C(CH2CH3)=CHCH, CH2CH,
A-132 CF, C(=CH,)CH,CH.CH, H
A-133 CF, C(=CHz)CH2CH2CH, CH,
A-134 CF; C(=CH_)CH,CH,CHs; CH,CH,
A-135 CFy CH,CH=CH; H
A-138 CF, CH,CH=CH; CH,
A-137 CF, CHzCH=CH, CH.CH,
A-138 CF, CH,C(CH,)=CH, H
A-139 CF, CH2C(CH3)=CH, CHy
A-140 CF, CH2C(CH3)=CH, CH,CH,
A-141 CF, CH,CH=CHCH; H
A-142 CFs CH;CH=CHCH; CH,
A-143 CF; CH,CH=CHCH, CHCH,
A-144 CF; CH(CH,;)CH=CH, H
A-145 CF; CH(CH;)CH=CH, CH,
A-146 CF, CH(CH,)CH=CH. CH,CHs
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A-147 CF, CH,CH=C(CH,), H
A-148 CF, CHZCH=C(CHa)z CHs
A-149 CF, CH.CH=C(CHs), CH2CH,
A-150 CFs CH,C(CH3)=CHCH, H
A-151 CFs CH;C(CHs)=CHCHs CH,
A-152 CFs CH2C(CH;)=CHCH; CH,CH,
A-153 CF, CH;CH,CH=CH, H
A-154 CF; CH,CH,CH=CH;, CH,
A-155 CF, CH,CH,CH=CH; CH:CH;
A-156 CFy CHzCHCH=CHCH, H
A-157 CF, CH2CH-CH=CHCH, CH,
A-158 CF; CH;CH,CH=CHCH, CH2CH,
A-159 CF, CH;CH.CH=C(CH,), H
A-160 CF, CH2CH.CH=C(CHs). CH,
A-161 CFs CH,CH,CH=C(CHj)2 CH2CH,
A-162 CF, CH,;CH;CH,CH=CH; H
A-183 CF, CHzCH,CH;CH=CH, CH,
A-164 CFs CHzCH.CHCH=CH. CH2CH,
A-165 CF, CHz;CHCH;CH=CHCH, H
A-186 CF; CH,CH;CHCH=CHCH, CH,
A-187 CF, " CHCH,CH,CH=CHCH;{ CH;CH,
A-168 CF, CH,CH,CH,CH=C(CH,), H
A-169 CF, CH,CH,CH,CH=C(CHj3), CHs
A-170 CF; CH,CH,CH.CH=C(CHs), CHCH,
A-1T1 CF; (CH2),CH=CH, H




PF 54413

24

No. R' R R
A-172 CFs (CH2),CH=CH, CH,
A-173 CFs (CH.),CH=CH; CH;CHj
A-174 CFs -CH;CH=CHCH#
A-175 CFs -CH=CHCH;CH#
A-176 CF; ~CH=CHCH;CH(CHz)-#
A-1T7 CF; -CH=CHCH#
A-178 CFs -CH=CHCH(CH;)-#
A-179 CHsF CH=CH; H
A-180 CH,F CH=CH, CH,
A-181 CHoF CH=CH, CH,CH,
A-182 CHF C{(CH3)=CH, H
A-183 CH,F C(CHs)=CH CH,
A-184 CH.F C(CHs)=CH; CH;CH,
A-185 CHAF CH=CHCH, H
A-188 CHoF CH=CHCH, CH,
A-187 CH,F CH=CHCH, CH;CH,
A-188 CHF CH=CHCH,CH, H
A-189 CH,F CH=CHCH,CH, CH;
A-180 CHoF CH=CHCH;CH, CH;CH,
A-191 CHF CH=C(CHs) H
A-192 CH;F CH=C(CH); CHj
A-193 CH.F CH=C(CH)2 CH,CH
A-194 CH;F C(CHy)=CHCH, H
A-195 CHF C{CH3)=CHCHs CH,
A-196 CH.F C{CH3)=CHCH; CH,CH,
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A-197 CH,F C(CH2CHj3)=CH, H
A-198 CH.F C(CH;CH,)=CH, CH,
A-199 CH,F C(CH;CHs)=CH; CH;CHj
A-200 CH;F CH=CH(CH,):CH; H
A-201 CH.F CH=CH(CH,).CHs CH,
A-202 CHF CH=CH(CHz):CH; CH;CH;
A-203 CH.F CH=CHCH(CHs); H
A-204 CH;F CH=CHCH(CH;). CH,
A-205 CH.F CH=CHCH(CHs), CH,CH,
A-208 CHsF CH=C(CHs)CH,CHj H
A-207 CHF CH=C(CH,)CH;CHj CH;
A-208 CHAF CH=C(CH,)CH;CHj - CHzCHq
A-209 CHJF C{(CH,)=CHCH2CHj H
A-210 CH.F C(CH3)=CHCH,CHj CH,
A-211 CH,F C(CH;)=CHCH,CH, CH;CH,
A-212 CH;F C(CH3)=C(CHs), H
A-213 CHF C(CH3)=C(CHs)2 CH,
A-214 CH,F C(CH,)=C(CHs) CH,CH,
A-215 CHAF C(=CHz)CH(CHs), H
A-216 CH.F C(=CH,)CH(CH;), CHa
A-217 CHF C(=CH;)CH(CHs). CH;CH;,
A-218 CH.F C(CHzCHy)=CHCH; H
A-219 CH.F C(CHCH,)=CHCHj CH,
A-220 CH.F C(CH;CHs)=CHCHj CH,CHj
A-221 CHSF C(=CHz)CH,CH;CH H
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A222 | CHF C{=CH2)CH,CH:CHs CHs
A223 | CHF C{=CHZ)CHZCH;CHs CHZCHs
A224 |  CHF CHCH=CH, H
A225| CHF CHZCH=CH; ChHs
A228 | CHF CH:CH=CH, CH:CHs
A227 | CHF CHZC(CHs)=CH; H
A228 |  CHF CH;C(CHs)=CH; CHs
A220 | CHF CHZC(CHs}=CH; CHZCH;
A230 | CHF CH;CH=CHCH, H
A231| CHF CH2CH=CHCHs CHs
A232|  CHF CH:CH=CHCH, CHiCHs
A233 |  CHF CH(CHs)CH=CH; H
A234 | CHfF CH(CHs)CH=CH, CHs
A235 | CHF CH(CHs)CH=CH; CHZCH,
A238 |  CHF CH:CH=C{CHa)z H
A237 | CHF CHZCH=C(CHa) CHs
A238| CHF CHCH=C(CHa)z CH:CHs
A239 | CHF CHZC(CHs)=CHCHs H
A240 |  CHF CHZC(CHa)=CHCHs CHs
A241 | CHF CHZC{CH3)=CHCHs CHiCHs
A242|  CHF CHZCH,CH=CH; H
A243| CHF CHZCHzCH=CH; ChHs
A244 | CHF CH:CH,CH=CH, CHZCHs
A245 | CHF CHZCH;CH=CHCHj@ H
A248 |  CHF CHZCH;CH=CHCH, CHs
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A-247 CH.F CHyCHzCH=CHCH, CH.CH,
A-248 CH;F CH;CH;CH=C(CH); H
A-249 CH.F CH,CH,CH=C(CHi) CH,
A-250 CH.F CH;CH,CH=C(CHs)2 CH,CHj
A-251 CHAF CH4CH7CH;CH=CH; H
A-252 CH.F CHzCH;CH,CH=CH, CHs
A-253 CHSF CH;CH;CH;CH=CH, CH,CH,
A-254 CH.F CH;CH,CH,CH=CHCHj H
A-255 CHF CH;CHzCH;CH=CHCH, CHs
A-256 CHF CH,CH;CH,CH=CHCH, CHCHs
A-257 CH.F CHZCHzCH2CH=C(CHs); H
A-258 CHF CH,CH;CH;CH=C(CH,); CH,
A-259 CH.F CH,CH,CH,CH=C(CHs), CH;CH,
A-280 CHsF (CHz2)CH=CH H
A-261 CH.F (CH2)CH=CH, CH,
A-262 CH.F (CH2)CH=CH, CH;CH,
A-263 CH:F -CH,CH=CHCH#
A-264 CH.F -CH=CHCH,CH#
A-265 CH,F -CH=CHCH,CH(CH:)-#
A-266 CH.F -CH=CHCH#
A-267 CH.F -CH=CHCH(CH,)#

# representa el enlace con el 4tomo de nitrdgeno

Los compuestos | son aproplados como fungicidas. Se destacan por ser
excelentementse efectivos contra un ampilo sspectro de hongos fitopatdgenos,
aspecialmente, de |a clase de los ascomicetos, deutsromicetos, oomicetos y
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basidiomicetos. En parte son sistémicamente activos y pueden ser usados en la
proteccién de plantas como fungicidas follares y del suslo.

Son especiaimente importantes para combatir maltiples hongos en diferentss
plantas de cultivo, tales como trigo, centeno, cebada, avena, amoz, malz, pasto,
platanos, algodén, soya, café, cafia de azicar, vid, frutas y plantas de adomo y
legumbres, tales como frijoles, tomates y cucurbitdceas, asl como en las semillas
de estas plantas.

Son especialmente apropiados para combatir las sigulentes enfermedades de
plantas:

» especies de Allemnaria en legumbres y frutas,

e especies de Bipolaris y de Drechsiera en cereales, armoz y césped,
o Blumeria graminis (oldio) en cereales,

« Botrytis cinerea (moho gris) en fresas, legumbres, plantas de adomo y vid,
o Erysiphe cichoracearum y Sphaerothaca fullginea en cucurbiticeas,
e especies de Fusanum y de Verticillium en diferentes plantas,

* @species de Mycosphaersiia en cereales, platanos y manl,

o Phytophthora infestans en papas y tomates,

e Plasmopara viticola en vid,

s Podosphaera leucotricha en manzanas,

e Pseudocercosporeiia herpotrichoides en frigo y cebada,

. espedes. de Pseudoperonospora en lipulo y pepinos,

e @species de Puccinia en cereales,

o Pyricularia oryzae en amoz,

e @species de Rhizoctonia en algodén, arroz y césped,

o Septonia tritici y Stagonospora nodorum en trigo,

e Uncinula necator en vid,

e @species de Ustilago en cereales y cafia de az(icar, asl como

= especies de Venturia-Arten (rofia) en manzanas y peras.
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Las compuestos | son apropiados, ademés, para combatir hongoe nocivos, tales
como Paecilomyces variotii en la proteccién de materiales (p.s]. madera, papel,

dispersiones de pintura, flbras o bien tejidos) y en la proteccién de productos
almacsnados.

Los compuestos | se aplican, tratando los hongos o [as plantas, semillas, materiales
o e! suelo a proteger frente a una infeccidn fungosa con una cantidad activa
fungicida de los ingredientes activos. La aplicacidn puede efectuarse antes 0
después de la infeccitn de los materiales, plantas o semiilas por ios hongos.

Generalmente, los productos fungicidas contienen de entre 0,1 y 95,
preferentemente, 0,5 y 90% en peso de ingrediente activo.

Cuando se usan en la proteccién de plantas, las cantidades de aplicacién varfan de
0,01 a 2,0 kg de ingrediente activo por ha, dependiendo del tipo de efecto deseado.

En el tratamlento de las semillas, las cantidadas de Ingrediente activo varfan,
generalmente, de 0,001 a 0,1 g, preferenternents, de 0,01 a 0,05 g, por kilogramo
de semilla.

En la proteccién de materiales o de productos aimacenados, la cantidad de
aplicacién de Ingrediente activo depende de la naturaleza de la aplicacién y del
efecto deseado. Las cantidades de aplicacién generaimente usados para la
proteccién de materiales varian, por ejemplo, de 0,001 g a 2 kg, preferenternente,
de 0,005 g a 1 kg, de Ingrediente activo por metro clibico del material tratado.

Los compuestos | pueden ser transformados en las formulaciones acostumbradas,
tales como soluclones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados. La
forma de aplicacion depende del fin respectivo, perc en todo caso debe estar
asegurada una dispersion fina y uniforme del compuesto seg(n la invencién.
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Las formulaciones se preparan de manera conocida, por ejemplo, diluyendo el
Ingrediente activo con disolventes y/o soportes, en caso de desearlo, usando
emuisionantes y dispersantes. Tamblén se pueden usar otros disolventes orgénicos
como disolventes auxiliares, si se usa agua como diluyente. Auxiliares apropiados
son, substancialmente: disolventes, tales como arométicos (por ejemplo, xdleno),
aromaticos clorados (p.ej. clorobencencs), parafinas (por ejemplo, fracciones de
aceite mineral), alcoholes (por ejemplo, metanol, butanol), cetonas (por ejemplo,
ciclohexanona), aminas (p.ej. etanolamina, dimetilformamida) y agua; soportes,
como p.ej. minerales molidos naturales (talas como caolines, arclllas, talco, tiza) y
minerales sintéticos molidos (tales como sllice altaments disperso, sillcatos);
emulsionantes, como p.ej. emulsionantss no idnicos y aniénicos (tales como éteres
de alcoholes grasos de polioxietileno, sulfonatos de alqullo y sulfonatos de arilo) y
dispersantes, como p.ej. lejlas residuales lignino-sulfiticas y metilcsiulosa.

Tensoactivos apropiados son las sales de metal alcalino, alcalinotérmeo y de amonio
del acido ligninosulfénico, &cido naftalinsulfénico, dcido fenolsulfénico, 4cklo
dibutiinaftalinsulfénico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos de alquilo, sulfonato de
alquilo, sulfatos de alcohol graso, dcidos grasos, asl como sus sales alcalinas y
alcalinotérreas, sales de glicoléter de alcohol graso sulfatados, condensados de
naftalina sulfonada y derivados de naftalina con formaldehido, condensados de
naftalina o de écido naftalinsulfénico con fenol y formaldehido, éter octifenflico de
polioxietileno, isooctilfenc! etoxdlado, octiffenol, noniifanol, alquilfenil poliglicol éteres,
tributiifenil-poliglicol éter, alquilariipoliéter alcoholes, alcohol isotrideciiico,
condensados de alcohol y de alcohol graso/éxido de etlleno, aceite de ricino
etoxilado, éteres aiqullicos de polioxietileno, polioxipropileno etoxilado, alcohol
laurflico de poliglicoléter acetal, ésteras de sorbitol, lejlas residuales lignino-
sulfiticas y metlicelulosa.

Sustanclas apropiadas para la preparacién de soluciones, emulsiones, pastas o
dispersiones de aceite directamente pulverizables son: fracclones de aceita mineral
de punto de ebullicién mediano hasta elevado, como p.ej. keroseno o aceite diesel,
ademas, aceites de aiquitrén de carbén, y aceites de origen vegetal o animal,
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hidrocarburos alifaticos, ciclicos y arométicos, por ejemplo, tolueno, xileno, parafina,
tetrahidronaftaiina, naftalinas alquiladas y sus derivados, metanol, etanol, propanol,
butanol, ciclohexanol, ciclochexanona, Isoforona, disolventes fuertements polares,
por ejemplo, sulféxido de dimetilo, N-metilpimolidona y agua.

Polvos, agentes de pulverizacidn y rociado pueden ser preparados mezclando o
moliendo conjuntamente las sustancias activas con un soporte sélido.

Los granulados, p.ej. granulados recubiertos, Impregnados o homogénecs, se
pueden preparar uniendo el ingredients activo con un soporte sélido. Ejemplos de
cargas sélidas son: tierras minerales, tales como silicagel, 4cidos silicicos, geles
silicicos, sllicatos, talco, caolin, caliza, cal, bol, loess, arcilla, dolomita, tlerra de
diatomeas, sulfato de calcio y sulfato de magnesio, 6xido de magnesio, plésticos
molldos, asl como abonos, tales como sulfato de amonilo, fosfato de amonilo, nitrato
de amonio, ureas y productos vegetales, tales como harina de cereales, poivos de
corteza, de madera y de ciscaras de nueces, polvos de celulosa u otros soportes
soélidos.

Generaimente, las formulaciones comprenden de 0,01 a 85% en peso,
preferentemente, de 0,1 a 80% en peso del ingrediente activo. Los ingredientas
activos se usan en una pureza de 90% a 100%, preferentemente, de 85% a 100%

(segln espectro de NMR).

Ejemplos de formulaciones son:

l. 5 partes en peso de un compuesto segan la Invencién se mezcian
Intimamente con 95 partes en peso de caolln finamente particulado. De esta
forma se obtiene un agente de espolvoreo que contiene 5% en peso del
ingrediente activo.

1. 30 partes en peso de un compuesto segin la Invencién se mezclan
Intimamente con una mezcia de 92 partes en peso de silicage! pulverulento
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y 8 partes en peso de aceite de parafina, que se ha pulverizado sobre la
superficie del silicagel. De esta forma se obtiene una preparacién del
ingrediente activo con buena adherencla (contenido en ingrediente activo

23% en peso).

I, 10 partes en peso de un compuesto segin la Invencién se disuelven en una
mezcla, que se compone de 90 partes en peso de xileno, 6 partes en paso
del producto de adicién de 8 a 10 moles de dxido de etileno a 1 mol de N-
monoetanolamina de é&cido olaico, 2 partes en peso de la sal cdlcica del
10 acido dodecilbencenosulfénico y 2 partes en peso del producto de adicién
de 40 moles de 6xido de etileno en 1 mol de aceits de ricine (contenido en
ingrediente activo 8% en peso).

V. 20 partes en peso de un compuesto segun la Invencién se disuelven en una
15 mezcia, que se compone de 60 paries en peso de ciciohexanona, 30 partes
en paso de isobutanol, 5 partes en peso del producto de adicién de 7 moles
de éxido de etileno a 1 mol de Isooctilfencl y 5 partes en peso del producto
de adicién de 40 moles de éxido de etileno a 1 mol de acsite de ricino
(contenido en ingredienta activo 18% en peso).

20
V. 80 partes en peso de un compuesto segin la invencidn se mezcian bien con
3 partaes en peso de la sal sbdica del Acido diisobutiinaftalin-alfa-sulfénico,
10 partes en peso de la sal sédica de un acido ligninosulfénico de una lejia
residual sulfitica y 7 paries en peso de silicagel pulverulento y $e muelen en
25 un molino de martilios (contenido en ingrediente activo 80% en peso).

VL Se mezclan 80 partes en peso de un compuesto seguin la invencién con 10
partes en peso de N-metil-a-pirrolidona y se obtiene una solucién apropiada
para ser aplicada en forma de gotas mintsculas (contenido en ingredlenta

30 activo 80% en peso).
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VIl. 20 partes en peso de un compuesto seglin la invencién se disuelven en una
mezcla, que se compone de 40 partes en peso de ciclohaxanona, 30 partes
en peso de isobutanol, 20 partes en peso del producto de adicién de 7
moles de éxido de etileno a 1 mol de Isooctilfenol y 10 partes en peso del
producto de adicién de 40 moles de dxido de etileno a 1 mol de acsite de
ricino. Vertiendo las solucién en 100 000 partes en peso de agua y
distribuyéndola finamente se obtiene una dispersién acuosa, que contiene
0,02% en peso del ingredients activos.

VIIl. 20 partes en peso de un compuesto segin la invencién se mezcian blen con
3 partes en peso de |a sal sodica del acido dlisobutiinaftalin-a-sulfénico, 17
partes en peso de la sal sGdica de una lejia residual sulfltica y 60 partes en
peso de silicagel pulverulento y se muelen en un molino de martilios.
distribuyendo la mezcla finamente en 20000 partes en peso de agua, se
obtiene un caldo de pulverizacién, que contlene 0,1% en peso del
ingrediente activo.

Los ingredientes activos pueden ser usados como tales, en forma de sus
formulaclones o las formas de aplicacion preparadas a partir de las mismas, por
ejemplo, como soluciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emulsiones,
dispersiones de acsite directamente pulverizables, pastas, polvos pulverizables,
agente de rociado o de regado. Las formas de aplicacion dependen enteramente
del fin de aplicacion, pero en todo caso hay que asegurar una distribucién lo méas
fina posible del los Ingredientes actives seg(n la invenclén.

Las formas de aplicacion acuosas pueden ser preparadas a partir de concentrados

" de emulslién, pastas o polvos humectables (polvos pulverizables, dispersiones de

aceite) adicionando agua. Para preparar emuisiones, pastas o dispersiones de
acelte se pueden homogeneizar las sustancias como tales o disueltas en un aceite
o disolvente en agua con la ayuda de un humectante, agente adherents,
dispersante 0 emuisionante. Alternativaments, se pueden preparar concentrados
compuestos de la sustancla actlva, humectante, adherente, dispersante o
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emulsionante, en caso dado, disolvents o aceits, 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%, preferentements,
de 0,01 a 1%.

Los ingredientas activos también pueden ser usado con éxito en el procedimiento
de volumen ulirabajo (ULV), pudiéndose aplicar formulaciones con més del 895% en
peso de Ingredients activo, o ain el ingrediente activo sin aditivos.

A los Ingredientes activos 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
tanque). Estos agentes pueden ser mezclados con los agentes segln la invencién
en una relacién ponderal de 1:10 hasta 10:1.

Cuando se usan como fungicidas, los fungicidas de la invencién pueden estar
presentes tamblén junto con otros ingredientes activos, por ejemplo, con herbicidas,
insecticidas, reguladores del crecimiento, fungicidas u otros fertilizantes. Cuando se
mezclan los compuestos | o las composiciones segln la Invencién como fungicidas
con ofros fungicidas, entonces se alcanza, frecuentements, ampliar el espectro de
acclon.

La siguients lista de fungicidas con los que se pueden mezclar los compuestos
segun la invencién sirve para llustrar las combinaciones poslibles, pero no debe
entenderse como limitativa:

e acilalaninas, tales como Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl,

s derivados de amina, tales como Aldimorph, Dodine, Dodemorph,
Fenproplmorph, Fenpropidin, Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph,

o anilinoplrimidinas, tales como Pyirimethanil, Mepanipyrim o Cyrodinyl,
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* antibiéticos, tales como cicloheximida, griseofulvina, kasugamicina, natamicina,
polioxina o estreptomicina,

e azoles, tales como Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole,
Dinitroconazol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquiconazol, Flusilazol,
Flutriafol, Hexaconazol, Imazalllo, Metconazol, Myclobutanyl, Penconazol,
Propiconazol, Procloroaz, Protioconazol, Tebuconazol, Trladimefon,
Triadimenol, Triflumizol, Triticonazol,

o dicarboximidas, tales como Iprodion, Myclozolin, Procymidon, Vinclozolin,

e ditiocarbamatos, tales como Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam,
Metiram, Propineb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,

o compuestos heterociclicos, tales como Anilazin, Benomilo, Boscalid,
Carbendazim, carboxin, Oxycarboxdn, Cyazofamki, Dazomet, Dithianon,
Famoxadon, Fanamidon, Fenarimol, Fuberidazol, Flutolanllo, Furametpilr,
Isoprotiolan, Mepronilo, Nuarimol, Probenazol, Proquinazid, pirifenox,
Pyroquilon, Quinoxyfen, Slitiofam, Thiabendazol, Thifluzamid, tiofanato-metilo,
Tiadinyl, Tricyclazol, Triforine,

o fungicidas de cobre, tales como caldo de Bordeaux, acetato de cobre, ocicloruro
de cobre, sulfato de cobre bésico,

« derivados de nitrofenilo, tales como Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, nitroftal-
Isoproplio,

o fenilpirroles, tales como Fenpiclonyl o Fludioxonyl,

o azufre,

o ofros fungicidas, tales como Acibencenoar-S-metiio, Benthlavalicarb,
Carpropamid, cloroothalonilo, Cyflufenamid, Cymoxanilo, Dazomet, diclomezin,
diclocymet, dietofencarb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-acetato,
Fenoxanyl, Ferimzone, Fluazinam, Fosethyl, Fosethyl-aluminlo, Iprovalicarb,
hexaclorobenceno, Metrafenon, Pencycuron, Propamocarb, ftalida, Toloclofos-
metilo, Quintozene, Zoxamid,

» estrobilorinas, tales como Azoxistrobin, Dimoxistrobin, Fluaxastrobin, Kresoxim-
metilo, Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxistrobin, Pyiraclostrobin o
Trifloxistrobin,



10

15

20

25

30

PF 54413 /0;

e derlvados de acido sulfénico, tales como Captafol, Captan, Dichlofluanid, Folpet,
Tolytfluanid,

= amidas de acido cindmico y anélogos, tales como Dimetomorph, Flumetover o
Flumorph.

Ejemplos de sintesis

Las prescripciones indicadas en los sigulentes ejemplos de sintesis se pueden usar,
variando en forma comrespondients los compuestos de partida, para la generacién
de ofros compuestos . Los compuestos asl obtenidos se indican en las siguientss
Tablas con sus datos flsicos.

Ejemplo 1 — Obtenclén de 5-cloro-8-(2,4,8-trifluorcfenil)-7-(1-metil-2-propen-1-il)-
amino[1,2 4]trlazolo[1,5-a]pirimidina [I-1]

Una solucién de 1,5 mmol de §,7-dicioro-8-(2,4,8-trifluorofenii}-{1,2,.4Hrlazolo[1,5-
aJ-pirimidina [ver WO 988/46607] en 20 mi de diclorometano se mezdid bajo
agitacién con una solucién de 1,5 mmol de {1-metil-2-propen-1-ll)amina [ver US

4 120 901; J. Chem. Soc., Chem. Commun., p. 7984 (1984)] y 1,5 mmol de
trietllamina en 10 mi de diclorometano. La mezcia de reaccién se agitd
aproximadamente 16 horas a 20 — 25°Cy luego se lavd con soluci6n diluida de HCI.
Después de la separacidn de fases se sech la fase orgénica y se librd del
disolvente. Purificando el residuo por cromatografla en silicagel se obtuvieron 0,52
g del compuesto indicado en el titulo con un p.f. de 101 °C.

Ejemplo 2 - Obtencién de 5-clano-6-(2,4,8-trifluorofenil)-7<{2,5-dimetilpirmod-3-en-1-
il}-amino[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina

Una mezcla de 0,1 mol del compuesto |-10 y 0,25 mol de cianuro de tetrastilamonio
en 750 ml de dimetiformamida (DMF) se agité aproximadamente 16 horas a 20-
25°C. Después de haber adicionado agua y éter metil-terc.butllico (MTBE) y haber
separado [as fases se lave la fase orgdnica con agua, luego se secd y se librd del
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disolvents. Purificando el residuo por cromatografia en sllicagel se obtuvieron
4,32 g del compuesto indicado en el titulo del punto de fusién de 208 °C.

Ejemplo 3 - Obtencion de 5-metox-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(2,5-dimetilpirrod-3-en-1-
il}-amino[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina

Una solucién de 65 mmol del compuesto I-10 en 400 mi de. metanol anhkiro se
mezcld con con 71,5 mmol de solucién de metanolato sédico (al 30%) a 20-25°C.
Después de haber agitado aprox. 16 horas a esta temperatura, se destild el
disolvente y se absorbid el residuo en diclorometano. La fase orgénica se tavd con
agua, se secd y luego se librd del disolvents. Purificando el residuo por
cromatografia en silicagel se obtuvieron 4,05 g del compuesto Indicado en el tiulo
del punto de fusién de 149 °C.

Ejemplo 4 - Obtencién de 5-metil-8-(2,4,6-trifluorofenll)-7-{2,5-dimetilpirrod-3-en-1-
il}-amino[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina

Una mezcla de 20 ml malonato de dietilo y 0,27 g (5,65 mmol) de hidruro sédico
(dispersion al 50% en aceite mineral) en 50 mi de acetoniirllo se agité durante
aproximadamente dos horas a 20-25"C.Luego se adiclond 4,7 mmol del compuasto
I-10 y s agitd la mezcla durante aproximadamente 20 horas a 80°. Después de
haber adicionado 50 ml de soluciéna cuosa de cloruro de amonio se acidulé con
solucién diluida de HCl y se extrajo la mezcla con MTBE. Las fases orgénicas
reunlidas fueron libradas del disolventedie después del secado. El producto crudo
purificado por cromatografia en sllicagel fue absorbido en HCI. concentrado y la
mezcia fue agitada, luego durante aprox. 24 horas a 80°C. Después del
enfriamiento se regulé con solucién acucsa de NaOH un valor pH de 5 y se extrajo
la mezcla de reaccién con MTBE. Las fases orgénicas reunidas fueron libradas del
disolvente después del secado. Purificando el residuo por cromatografia en silicagel
se obtuvieron 0,62 g del compuesto indicado en el titulo.

'H-NMR (8 in ppm): 8,42 (s); 8,85 (m); 5,75 (8); 4,75 (q); 2,42 (s); 1,10 (s).
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Tabla |
No. R’ R TR X Lm Datos fisicos (p.f. [°C])
-1 CH, H CH=CH; H Cl 24,6F, 101
2 CH, H C(CH3)=CH; H ci 24,6F, 154
3 CH, H CH=CHCH, H Cl 2,4,6F, 86
4 CH, H CH=C(CH:): . H (] 2,46F; 143
I5 CH, H C(CH,)=CHCH, H cl 24,6F; 127
[X] CH;, H CH=C(CH,) H Cl 2-CHy4-F 115
7 CHs H C(CH3)=CHCH, H Cl 2-CHy4-F 105
I8 CH, H ~CH=CHC(CH,)# Cl 2-CI6F 131
[X] CH,3 H -CH=CHC(CHy)-# C 2,6F; 143
10 CH, H -CH=CHC(CH,)# cl 2,4,6F, 105
11 CHs H CH=C(CH;) H Cl 2.4F; 118
12 CHa, H C(CH,)=CHCH, H (] 2.4F; M1
13 CHs H -CH=CHC(CH,)-# Cl 2-Cl 151
14 CH: H ~CH=CHC(CH.)#¥ Cl 2F 149
15 CH, H CH=CH; H Ci 2-CHy4-F 96
I-16 CH, H C(CH;)=CH; H Cl 2-CHsy4-F 121
17 CH, H CH=CHCH, H Cl 2-CHy4F 85

38
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No. R R R’ R* X Lm Datos fisicos (p.f. [°C])
1-18 CH, H CH;CH=CH, H Cl 2,4,6-Fy 105
119 CH, H CHZCH=CH, H cl 2-CHy4-F 126
1-20 CH, H CH=CH, H Cl 24-F, 72
21 CH; . H C(CHs)=CH, H Cl 24-F, 82
1-22 CH, H CH=CHCH, H Ci 24-F, 72
23 CH, H CH=CH, H Cl 2-Cl4F 80
24 CH, H C(CH,)=CH. H Cl 2-Cl-4-F 72
125 CH, H CH=CHCH, H Cl 2-CH4-F 98
1-26 CH, H CH=C(CH,); H cl 2.CH4-F 132
127 CH, H CH=CH., CH, cl 24,6-F; 158
1-28 CH, H CH=CH, CH,CH, cl 24,6-F3 91
1-29 CH, H (CH2).CH=CH, H Cl 24,6-F5 119
I-30 CH, H ~CH,CH=CHCH# Cl 2,4,6-Fy 151
1-31 CH, H (CH,),CH=CH, | H cl 2-CHy4-F 107
1-32 CH, H -CH=CHC(CH,)-# Cl 2-CHy4-F 183
1-33 CH, H C(CH,)=CHCH, H Cl 2-CHy4-F 118
1-34 CH, H (CH),.CH=CH, H cl 2,4-F, 90
1-35 CH, H (CH2),CH=CH, H Cl 2-Cl-4-F 98

# caracteriza el enlace con el dtomo de nitrégeno

Debido a la rotacién inhibida del grupo fenilo pueden existir dos diastereémeros, que se diferencian en sus propiedades fisicas.

fos

Sirrs dd
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Ejemplos de la accién contra hongos nodvos

El efecto fungicida de los compuestos de la férmula | puede demosirarse medlante
los ensayos siguientes:

Los Ingredientes activos se prepararon separadaments o conjuntamente como so-
luciébn madre con 0,25% en peso de Ingrediente activo en acetona DMSO. A esta
solucién se adiciond 1% en peso del emulsionante Unipero® EL (humectante con
efecto emulsionante y dispersante basado en aiqulifencles etoxiltados) y se diluyd
con agua a la concentracion deseada .

Eiemplo de aplicacién 1 - Eficiencia contra marchitez temprana del tomate causada
por Alternaria solani

Las hojas de plantas de tomate de [a varledad "GrolRe Fleischtomate St. Plerre” fueron
pulverizadas hasta chorrear con una suspensién acuosa con la concentracion en
Ingrediente activo abajo indicada. ‘Al dla siguients, se infectaron las hojas con una
suspension acuosa de asporas de Alfernaria solan/ en 2 % de solucidn de biomaita
con una densidad de 0,17 x 10° de esporas/ml. A continuacion, se colocaron las
plantas en una cdmara saturada con vapor de agua a temperaturas de entre 20 y
22°C. Después de 5 dlas la infeccidn en las hojas de las plantas de control no tratadas
pero infectadas se habla desarrollado tan fuertements, que pudo ser determinada
visualmenta en %.

En este ensayv, la s plantas tratadas con 250 ppm de los Ingredientss activos Nos. |-
1. -6y |-7 no presentaron ninguna infeccién, mientras que [as plantas no tratadas
estaban infectadas en un 100%.

Ejemplo de aplicacién 2 - Eficiencia contra el moho gris en hojas de pimiento causado
por Botrylis cinerea
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Piantulas de pimiento de la varledad "Neusiedler Ideal Elite” fueron pulverizadas hasta
chorrear, después de que se hablan desarrollado blen 4 a 5 hojas, con una
suspension acuosa con la concentracién en ingredients activo abajo indicada. Al dia
siguiente, se inocularon las hojas con una suspensién acuosa de esporas de Botrylis
cineres, que contenta 1,7 x 10° esporas/ml en una solucién acucsa al 2% de biomaita,
A continuacién, se colocaron las plantas de ensayo en una cAmara climéticacon22 s
24°Cy alta humedad del aire. Después de 5 dias se podia determinar visuaiments la
extensién de la infestacién por el hongo en %.

En este test, las plantas tratadas con 250 ppm de los ingredientes activos presentaban
una infeccién de hasta un 3%, mientras que las plantas no tratadas estaban infectadas
en hasta un 80%.
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Reivindicaciones

1.  7-Alquenilamino-triazolopirimidinas de la formula |

en la que los sustituyentes tienen los significados sigulentes:

L  significan, independientemente, halégeno, C;-Cs-alquilo, Ci-Ce-
haiégenoalquilo, C;-Cg-alcoxi, amino, NHR o NR;,

R es alquilo Ci-Cy 0 alqulicarbonlio C,-Cs;
m e51,23465;
X es haldgeno, cano, alquilo C;-C,, halégenoalquilo C,-C, o alcox C,-C,;
R' es alquilo Cy-C; o halégencalguilo C,-Cs;
R? s hidrégeno, alquilo C4-C, 0 haldgenoalquilo C,-Cy;

R® es alquenllo Cz-Cy, que puede ser no sustituido o parcial o completa-
mente sustituido o llevar uno a tres grupos R

R" es halégeno, ciano, nltro, hidroxd, -alquiicarboniio C+-C,, cicloalqui-
lo C3-Cs, alcoxi C4-Cq, haldgencalcoxi C,-Cs, alcoxicarbonilo Cy-Cs,
-aiquiitio C,-C,, alquilamino C,-C,, di ~alquilamino C,-C,, alqueniio
Cz-Cs. alqueniloxi CCs, alquiniloxi Cs-Ce-0 -cicioalquilo C3-C,,
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cuyos grupoes alifaticos o aliciclicos pueden a su vez estar parcial
o completamente halogenados o llevar uno a tres grupos R®:

RP es halégeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino, carboxi-
lo, aminocarbonlio, aminotiocarbonilo, alquilo, haloalquilo,
alquenilo, alquenilox, alquiniloxi, alcoxl, halégenoalcox, al-
quilio, alquilamino, dialquilamino, formlio, alquilcarbonilo, al-
quilsulfonilo, alquiisulfoxlo, alcoxicarbonlio, alquilcarbonilaxd,
alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonito, alquilaminotio-

+ carbonilo, dlalquilaminctiocarbonlio, cuyos grupos alquilo en
estos radicales pueden contener 1 a 8 &lomos de carbono y
cuyos grupos alquenilo o alquinlio mencionados en estos ra-
dicales pueden contsner 2 a 8 atomos de carbono;

R* es hidrégeno o alquilo C,-C,,
R? y R* también pueden formar junto con el 4tomo de nitrégeno al que

astan ligados un anillo no saturados de cinco o seis miembros, que
puede llavar uno o varios sustituyentes R".

2. Compuestos de la férmula | seg(n la reivindicacién 1, donde X es cloro o me-

tilo, especialmente, cloro.

3. Compuestos de la férmula | segin la reivindicacién 1 o la reivindicacion 2,

donde R’ es metilo o halégenometilo.

4. Compuestos de la formula | segin una de las reivindicaciones 1 a 3, donde R?

es hidrégeno.

5. Compuestos de la fdrmula | seglin una de las reivindicaciones 1 a 4, donde el

grupo fenilo sustituido por Ly, representa el grupo A
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donde # es el lugar de enlace con el esqueleto de triazolopiimidina y

Li a5 flGor, cloro, CH; o CF;

5
L2L* significan, Independientements, hidrégeno o fidior;
L? es hidrégeno, fiior, cloro, CH;, OCHs, amino, NHR o NRgz; y
10 L* es hidrbgeno, itior o CH;.

6. Compuestos de la férmula | segin una de las reivindicaciones 1 a 4, donde el
grupo fenilo sustituido por L representa una de las siguientes combinaciones
de sustituyentes:2-fluoro-8-cloro, 2,6-difluoro, 2,8-dicloro, 2-fluoro-8-metiio,

15 2,4,6-trifluoro, 2,6-difluoro-4-metaxi, pentafiuoro, 2-metilo-4-fluoro, 2-
trifluorometilo, 2-metoxietaxi-8-flucro, 2-cloro, 2-flucro, 2,4-diflucro, 2-flucro4-
cloro, 2-cloro-4-fluoro, 2,3-difluoro, 2,5-difluoro, 2,3,4-trifluoro, 2-metilo, 2,4-
dimetilo, 2-metilo-4-cioro, 2-fluoro-4-metllo, 2,8-dimetilo, 2,4,8-trimetiio, 2,6-
difluvoro4-metilo, 2-trifluocrometlio-4-fluoro, 2-trifluoromstilo-5-fluoro 6 2-

20 trifluorometilo-5-cloro.

7.  Procedimiento para la obtencién de los compuestos de la férmula | segin la
reivindicacion 1, haclendo reacclonar dihalégenotriazolopyrilldinas de la fér-

mula Il
‘"‘H%O b ]
9
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donde las variables tienen los significados indicados para la formula | y Hal es
un atomo de halégeno, especialments, cloro, con aminas de la férmula lll.

R R
R'>LNHR" .

§ 8. Producto apropiado para combatir hongos nocivos, que contienen un soporte
sélido o liquido y un compuesto de la férmula | segin la reivindicacién 1.

8. Procedimiento para combatir hongos fitopatdgenos, caracterizado porque se
tratan los hongos o los materiales, plantas, suelos o semillas a proteger frente
10 a la infecclén por los hongos con una cantidad activa de un compuesto de la
férmula | seg(n la reivindicacion 1.
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7-Alquenilamino-triazolopirimidinas, procedimlentos para su obtencion y el uso de
las mismas para controlar hongos nocivos, asl como productos que los contienen

Resumen

7-Alquenilamino-triazolopirimidinas de la férmula |
R3
R
CANE

.9

en la que los sustituyentes tienen los significados siguientes:

b !

L es haldégeno, alquilo, haldgenoalquilo, alcoxi, amino, NHR o NR2; R alquilo o
alquilcarbonilo;m 1, 2, 3,4 0 5;

X es haibgeno, ciano, aiqulio, halégenoalqulio o alcox;
R' es alquilo o halégenoalquilo;
R? es hidrégeno, alqullo o halégencalquilo;

R® alquenilo que puede ser no sustituldo o parciaimente o completamente halo-
genado o estar sustituido en la forma descrita en la memoria descriptiva;

W

R* es hidrégeno o alquilo,

R® y R* tamblén pueden formar junto con el &tomo de nitrégeno al que estén
ligados un anillo no saturados de cinco o seis miembros, que puede llevar uno

o varios sustituyentes R".
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Procedimiento para la obtencion de estos compuestos, productos que los contie-
nen, asl como el uso de los mismos para combatir hongos fitopatbgenos.
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EP 0550113 A 07-07-1993 EP 0550113 A2 07-07-1993
EP 0782997 A2 09-07-1997
&R 3033916 T3 30-11~2000
AT 159256 T 15-11-1997
AT 192154 T 15-05-2000
AU 667204 B2 14-03-1996
AU 3043592 A 01-07-1993
BR 8205172 A 06-07-1993
CA 2086404 Al 01-07-1993
cN 1075144 A ,B 11-08-1993
N 1141119 A .B 29-01-1997
DE 69222746 D1 20-11-1997
DE 69222746 12 12-02-1998
DE 69230077 D1 31-05-2000
DE 69230077 T2 09-11-2000
DK 550113 T3 09-02-1998
DX 782997 T3 07-08-2000
ES 2108727 13 01-01-1998
ES 2147411 T3 01-09-2000
&R 3025920 T3 30-04-1098
HE 1010105 Al 23-06-2000
HU 63305 A2 30-08~1993
IL 104244 A 13-07-1997
JP 3347170 B2 20-11-2002
JP 5271234. A - 19-10-1993
NZ 245581 A 26-07-1995
PL 297160 A1 06-09-1993
PL 171579 Bl 30-05-1997
PT 782997 T 29-09-2000
RU 2089552 C1 10-09-1997
S6 47563 Al 17-04-1998
Us 5593996 A 14-01-1997
ZA 9210043 A 28-07-1993
US 6284762 Bl  04-09-2001 AT 239727 T 15-05-2003
- AT 228133 T 15-12-2002
AU 752669 B2 26-09-2002
AU 3098599 A 18-10-1999
AU 735730 B2 12-07-2001
AU 6867198 A 11-11-1998
B& 64197 Bl 30-04-2004
B& 103805 A 30-06-2000
BR 9808531 A 23-05-2000
BR 9909009 A 28~11-2000
CA 2287470 Al 22-10-1998

Foan FCTASAZ210 (pubend ternly annax] (laraawy 2X4)
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INIERNATIONAL SEARCH REPORT

Application Ne
atormation en petent taslly members PCT/EP2004/003102
Palent document Publication Paiant tamily Publication

ched in search report date member(s) daia
US 6284762 Bl CA 2324154 Al 30-09-1999
CN 1302299 T 04-07-2001
cz 20003472 A3 16~01-2002
cz 292092 B6 16-07-2003
DE 69814375 D1 12-06-2003
DE 60814375 T2 24~12-2003
DE 69903988 D1 02-01-2003
DE 69903988 T2 27-03-2003
DK 975635 T3 02-06-2003
DK 945453 T3 16-12-2002
EA 2906 Bl 31-10-2002
EA 3281 Bl 24-04-2003
EE 9900486 A 15-06~2000
EP 0975635 Al 02-02-2000
EP 0945453 Al 29-09-1999
EP 1066291 Al 10-01-2001
ES 2188094 T3 16-06-2003
HU 0001993 A2 28-10-2000
HU 0101751 A2 28-10-2001
IL 132238 A 20-05-2003
P 11322750 A 24-11-1999
JP 2001520650 T 30-10-2001
JP 2003522100 T 22-07-2003
NO 994973 A 13-10-1999
NZ 500143 A 20-06-2001
PL 343176 Al 30-07-2001
PT 945453 T 31-03-2003
SI 975635 T1 31-10-2003
K 141499 A3 11-00-2001
NO 9948893 Al 30-09-1999
ZA 200005867 A 22-10-2001
WO 02083676 A 24-10-2002 BR 0208756 A 11-05-2004
- CA 2443596 Al 24-10-2002
cZ 20032721 A3 14-01-2004
EE 200300499 A 15-12-2003
WO 02083676 Al 24-10-2002
EP 1381609 Al - 21-01-2004
SK 12522003 A3 04-05-2004
US 2004127509 Al 01-07-2004
WO 03004465 A 16-01-2003 BR 0210858 A 29-06-2004
CA 2452625 Al 16-01-2003
W0 03004465 A2 16-01-2003
EP 1406903 A2 14-D4-2004
NO 03080615 A 02-10-2003 WO 03080615 Al 02-10-2003

Fosn PCTABAZ 10 (nesant tarully srnes) (lenamry S004)
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Aldsnzelichen

INTEFINA'HON?R RECHERCHENBERICHT
' PCT/EP2004/003102

TP T CCO7DABI/08  AOINAS/Q0

Nach der Inismationalan Palemidessifiaiion {IPK) oder nack der astionalan Kiassifietion und der IPK

Recherchiener Mindestpritaton m Lnd ICasstalonBsymbale |
IPK 7 CO7D AOI1N

Pecherchiena aber hicht 2um Mindesiprillsioll gehiends Vardiisnlichungen, souws dioss umer ds eecherchionion Gebiola (allen

Wiilhrand oar imemationalen Recharche konsulterts alsidronische Datenbank (Name der Daienbank end evil. varwendsls Suchbegrifia)
EPO-Internal, WPI Data, CHEM ABS Data

C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kmagorie® | Bazaichmng der VerdGenilichung, sowed arfiordsdich unier Angabe dar in Belrachl korrenanden Talls Batr. Arapruch Nr.

X WO 02/02563 A (AMERICAN HOME PROD) 1-6
10. Januar 2002 (2002-01-10)
Zusammenfassung; Belsplel 52

Y EP 0 550 113 A (SHELL INT RESEARCH) 1-9
7. Jul1 1993 (1993-07-07)

Zellen 45 und 47 in der Tabelle I
Zusammenfassung; Anspruch 1

Y US & 284 762 Bl (PFRENGLE HALDEMAR) 1-9
4. September 2001 (2001-09-04)
Zusammenfassung; Anspruch 1; Beispiele

15,20,29,42
-/—
m Waltaro VerSifanificinngen sind dar Fartsstzung von Fald G zu E Sishe Anhang Patantiernile
* Besondere Kaisgorion von Angagndanm Verdfeniichungen T Spiiare Vesonentichung, die Each
"' VorCesichizng. cha den sgemeinen 5iang car Tachri dethet, mﬁ,';.!"'"'" T T or s ot tls e
€ mnmmdummm-nour mmm I ||F oder o e
L Anmmm .mmu % nuuhnu' oderad ©
il = :H?m:ﬁuﬂvwmn
ﬂﬂrﬁmmmmmmnm *mﬁl-u-]mm‘ mm
wanrdin, Witm -i-u-mm-n
nmmmﬁuﬂmmmmmw “m“lﬁ- wmw
ol ) e, Anm kloskiom, aher 3* VarSSeniichung, tie Mgled darsaiben Pulonttamille bl
Datury cins Abachimess dar inlamalionalon Rosherche Abssnciadehsn des intamalionaise Fecharchanberichis
20. Juli 2004 29/07/2004
Narne und Postaneciuiit der inlemationalen Racharchanbehars Bavolimichigior Becenmtsior
Putertami, P.B. 5815 Paiartinen 2
'%t-affmml Tx. 31 651
P ) D0 oo nt Guspanova, J

Fosmoialt PCTABNVE10 (Bad! Z) (lemur 20DY)
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IHTERNA“ON“R RECHERCHENBERICHT

R ——
PCT/EP2004/003102

C{Portestnng) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kaiegorie®

Bapsichnumg der Varihaniichung, sowell arords©iich umar Angebe der in Batracht kommendan Tele Betr. Anapruch Nr.

Y

WO 02/083676 A (BASF AG ; ALBERT GUIDO - 1-9
(DE); REHNIG& ANNEROSE (DE); AMMERMANN
EBERHARD) 24. Oktober 2002 (2002-10-24)
2eilen A-9 bis A-16 und A-33 bis A-40 1in
der Tabelle A

Zeilen 1-2 und I-10 bis I-15 in der
Tabelle I

Zusammenfassung; Anspruch 1

WO 03/004465 A (GRAMMENOS WASSILIOS ; 1-9
RHEINHEIMER JOACHIM (DE); BASF AG (DE);
GEWEHR M) 16. Januar 2003 (2003-01-16)
Zusammenfassung; Anspruch 1; Tabelle A

W0 03/080615 A {GRAMMENOS WASSILIOS ; 1-9
RHEINHEIMER JOACHIM (DE); BASF A& (DE);
GEWEHR M) 2. Oktober 2003 (2003-10-02)
Seite 5, Zeilen 6-28; Ansprliche 1,6;
Tabellen 1-19

Zellen A-77 bls A-79 1in der Tabelle A
Zusammenfassung

Fombisll PCTABAZIO (Fevisstzang ven Blan 3) (Jerusr 5006

Seite 2 vop 2




INTERNATIONAL,
Angebean zu Mﬂ-lhiu

RECHERCHENBERICHT

N7

die Palerdtamile
iy seten oanren PCIZEP2004/003102
Im Recherchanbericht Detum dar Mitghad(er) der Detumn der
anpeilhries Patentdolument Vardflentichung Patonttemilie VerBftentlichung

WO 0202563 A 10-01-2002 AU 7306201 A 14-01-2002 -
BG 107277 A 30—-01-2004
BR 0112038 A 01-04-2003
CA 2413802 Al 10-01-2002
cZ 20024150 A3 17-09-2003
EP 1307200 A2 G7-05-2003
HU 0300798 A2 28-07~-2003
JP 2004502691 T 29-01-2004
NO 20026195 A 27-02-2003
SK 18412002 A3 03-06—-2003
WO 0202563 A2 - 10-01-2002
Us 2002068744 Al 06-06—2002

EF 0550113 A 07-07-1993 EP 0550113 A2 07-07-1993
EP 0782997 A2 09-07-1997
&R 3033916 T3 30-11-2000
AT 159256 T 15-11-1997
AT 192154 T 15-05-2000
AU 667204 B2 14-03-1996
AU 3043592 A 01-07-1993
BR 9205172 A 06-07-1993
CA 2086404 Al 01-07-1993
CN 1075144 A ,B 11-08-1993
CN 1141119 A ,B 29-01-1997
DE 69222746 D1 20-11-1997
DE 69222746 T2 12-02-1998
DE 69230977 D1 31-05-2000
DE 69230977 T2 09-11-2000
DK BRO113 T3 09-02-1298
DK 782997 T3 07-08-2000
ES 2108727 T3 01-01-1998
ES 2147411 T3 01-09-2000
&R 3025920 T3 30-04-1998
HK 1010105 Al 23-06-2000
HU 63305 A2 30-08~-1993
IL 104244 A 13-07-1997
JP 3347170 B2 20-11-2002
JP 5271234 A - 19-10-1993
NZ 245581 A 26-07-1995
PL 297160 Al 06-09-1993
PL 171579 B1 30-05~-1997 7
PT 782997 T 29-09-2000
RU 2089552 C1 10-09-1997
S6 47563 Al 17-04-1998
us 5593996 A 14-01~-1997
ZA 9210043 A 28-07-1993

US 6284762 Bl 04-09-2001 AT 239727 1 15-05-2003

' AT 228133 T 15-12-2002 .

AU 752669 B2 26—-09--2002
AU 3098599 A 18-10--1999
AU 735730 B2 12-07-2001
AU 6867198 A 11-11-1998
BG 64197 Bl 30-04-2004
B& 103805 A 30-06-2000
BR 9808531 A 23-05~2000
BR 9909009 A 28-11-2000
CA 2287470 Al 22-10-1998

Farmiall FCTASAR 10 (Anhang Pateniismils) (ianeer S004)
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INTEFINATIDNALE RECHERCHENBERICHT

Altenzaichan
P! !EPZOM/ 003102 -

Angaban v , dis Zzx selben Peteriamiie gehtven

im Recharchenbericht Daturn dar Miigliad{er) dar Datum der
angafihrtes Pelsmidolarment VerOtianticiung Petenttamile Verdffentiichung

US 6284762 Bl CA 2324154 Al 30-09-1999

CN 1302298 T 04-07-2001

€z 20003472 A3 16-01-2002

Cz 292092 B6 16-07-2003

DE 69814375 D1 12-06-2003

DE 69814375 12 24-12-2003

DE 69903988 D1 02-01-2003

DE 69903988 T2 27-03-2003

DK 975635 13 02-06-2003

DK 945453 T3 16-12~2002

EA 2906 Bl 31-10-2002

EA 3281 Bl 24-04-2003

EE 9900486 A 15-06-2000

EP 0975635 Al 02-02-2000

EP 0945453 Al 29~-09-1999

EP 1066291 Al 10-01-2001

ES 2188094 T3 16-06-2003

HU 0001993 A2 28-10-2000

HU 0101751 A2 28-10-2001

IL 132238 A 29-05-2003

JP 11322750 A 24-11-1999

JP 2001520650 T 30-10-2001

JP 2003522100 T 22-07-2003

NO 994973 A 13-10-1999

NZ 500143 A 29-06-2001

PL 343176 Al 30-07-2001

PT 945453 T 31-03-2003

SI 975635 T1 31-10-2003

SK 141499 A3 11-00-2001

WO 9948893 Al 30-09-1999

ZA 200005867 A 22-10-2001

W0 02083676 A 24-10-2002 BR 0208756 A 11-05-2004

CA 2443096 Al 24-10-2002

cz 20032721 A3 14-01-2004

EE 200300499 A 15-12-2003

WO 02083676 Al 24-10-2002

EP 1381609 Al © 21-01-2004

SK 12522003 A3 04-05-2004

US 2004127509 Al 01-07-2004

WO 03004465 A 16-01-2003 BR 0210858 A 29-06~-2004

. CA 2452625 Al 16-01-2003

W0 . 03004465 A2 16-01-2003

EP 1406903 A2 14-04-2004

WO 03080615 A 02-10-2003 WO 03080615 Al 02-10-2003

Feambiatt PCTABNIN D {Asheng Prentismille) (st 504)
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VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM /ﬂ

GEBIET DES PATENTWESENS

Absender: MIT DER INTERNATIONALEN VORLAUFIGEN
PRUFUNG BEAUFTRAGTE BEHORDE

An:

BASF AKTIENGESELLSCHAFT
67065 Ludwigshaten
ALLEMAGNE

Patente, Markan u. | izarzan |
23 Mirz 2005

PCT

MITTEILUNG UBER DIE UBERSENDUNG
DES INTERNATIONALEN VORLAUFIGEN
BERICHTS ZUR PATENTIERBARKEIT

(Reget 71.1 PCT)

Abssndadatum

(TagMonatlahr) 22.03.2005
Akignzelchen das Anmelders oder Anwalts ,
0000054413 WICHTIGE MITTEILUNG
Intamationales Akienzeichen intemationales Anmeidedatum (Taghonailishr) | PriortAsdatum (TagMonatlahr)
PCTEP2004003102 » 24.03.2004 31.03.2003
Anmelder

BASF AKTIENGESELLSCHAFT Q[' NP .30 osWeln

4. ERINNERUNG

ausgewihiten Amtem direkt zuzulelten.

des PCT-Leitfadens fGr Anmelder zu entnehmen.

und Stdtzung der Ansprilche betreffen.

1. Dem Anmelder wird mitgeteilt, daR ihm die mit der intemationalen vorldufigen Pritung beauftragte Behtrde
hiermit den zu der intemationalen Anmeldung erstellten intemationalen vorldufigen Bericht zur
Patentierbarkeit, gagebenenfalls mit den dazugehdrigen Anlagen, dbermittelt.

2. Eine Kopie des Berichis wird - gegebenentalls mit'dan darugehdrigen Anlagen - dem Internationalen Bidro
zur Weiterleitung an alle ausgewahiten Amter Gbermittelt.

3. Auf Wunsch eines ausgewahlten Amts wird das Intemationale Blro eine Ubarsetzung des Berichts (jadoch
nicht der Anlagen) ing Englische anfaertigen und diesam Amt dbermitteln.

Zum Eintritt in die nationale Phase hat der Anmelder vor jedem ausgewéhiten Amt innerhalb von

30 Monaten ab dem PrioritAtsdatum (oder in manchen Amtem noch spéter) bestimmte Handlungen

{(Einreichung von Ubersetzungen und Entrichtung nationaler Geblhren) vorzunehmen-(Artikel 38 (1)) (siehe
« auch die durch das Internationale Biro im Formbilatt PCTABB01 Gbermittelte Information).

ist einem ausgewdhiten Amt eine Ubersetzung der intemationalen Anmeidung zu Gbermittein, so muB diese
Ubersetzung auch Ubersetzungen aller Anlagen zum intemationalen voridufigen Bericht zur Patentierbarkeit
enthalten. Es ist Aufgabe des Anmelders, solche Ubersetzungen anzufertigen und den betroffenen

Weitere Einzelheiten zu den mafigebenden Fristen und Erfordemissen der ausgewiihlten Amter sind Band 11

Der Anmelder wird auf Artikel 33(5) hingewiasen, in welchem erkiént wird, dafB die Kriterien flir Neuheit,
erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit, die im Artikel 33(2) bis (4) baschrieben werden, nur
fir die intemnationale voriaufige Prafung Bedeutung haben, und daB “jeder Vertragssiaat (...) fOr die
Entscheidung Ober die Patentfahigkeit der beanspruchten Erindung in diesem Staat zuséatziiche oder
abweichende Merkmale aufstellen® kann (siehe auch Artikel 27(5)). Soiche zusAtzlichen Merkmale kénnen
z.B. Ausnahmen von der Patentierbarkeit, Erfordernisse flir die Offenbarung der Erfindung sowie Kiarheit

Neme und Pogtanschrift der mi der intamationalen Priifung
beauttragian Behdrde

= a Europlisches Patentamt

D-80208 MGnchen

Tal. +49 89 2309 - 0 Tx: 523856 epmu d
Fax: +40 89 2399 - 4485

Bavolméchtigier Bedlenstater

r—,
Hebert, W f ) '\
Tel. +48 89 2309-2152 ls Q !
Ly

Formblatt PCTAPEA/418 {Januar 2004)
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. VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM
GEBIET DES PATENTWESENS

INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT UBER DIE

PCT

PATENTIERBARKEIT

yi

(Kapitel 1| des Vertrags Gber die internationale Zusammenarbeit auf dem Gebiet

Akienzaichen des Anmeidars oder Anwalis

0000054413 WEITERES VORGEHEN siche Formblatt PCTAPEAMN18
imamationalas Aktanrelchen Iimemationales Anmeldedatum {TagMonatiahr) Priorititsdatumn (TagMonallahr)
PCTEP2004003102 24.03.2004 31.03.2003

CO7D48704, ADIN43R0

Intemationale Patsntikdassifikation {(IPK) oder nationale Kiassifikation und IPX

Anmaekier
BASF AKTIENGESELLSCHAFT

Artikel 36 Obermittelt wird.

2. Dieser BERICHT umiaft insgesamt 7 Blatter aingchileBlich dieses Deciblatts.
3. AuBerdem llegen dem Bericht ANLAGEN bel; diese umfassen
a. 2 (an den Anmelder und das Intemationale Bilro gesandt) iInsgesamt Blatter; dabel handelt es sich um

[0 Biatter mit der Beschrelbung, Ansprichen undbder Zelichnungen, die gefindert wurden und diesem Bericht
zugrunde llegen, undbder Blatter mit Berichtigungen, denen die Bahdrde zugestimmt hat (slehe Regel
70.16 und Abschnitt 507 der Verwaltungsvorachriften).

[0 Biater, die frohere Blatter ersetzen, die aber aus den In Feld Nr. 1, Punkt 4 und im Zusatzfeld angegsebenen
Grinden nach Auffassung der BehBrde eina Anderung enthalien, die Ober den Offenbarungsgehalt der
intemationalen Anmeldung In der urspriinglich eingereichten Fassung hinausgaht.

b. O ¢nur an das intemationale Biro gesandt)i> Insgesamt (bitte Art und Anzahl derdles elektronischen
Datentrger(s) angeben) , dertla sin Sequenzprotokoll undbder die dazugehdrigen Tabellan enthAtenthalten,
nur In computeriesbarer Form, wie Im Zusatzield betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (siehe Abschnitt
802 der Verwaltungsvorschriften).

1.  Bei dlesem Bericht handelt 8s sich um den intemationalen vorldutigen Prifungsbericht, der von der mit der
imemationalen voridufigen Prifung beauftragten Beh&rde nach Artikel 35 erstellt wurde und dem Anmelider gemaB

4. Dieser Bericht enthilt Angaben zu foigendsn Puniden:

. FeldNr.|  Grundiage des Beschekis
O FeldNr. Il Prioritat
O FeldNr. it  Keine Erstellung eines Gutachtens Ober Neuhsit, erfinderische Titigkeit und gewsrbliche
Anwendbarksht
O FeldNr. IV Mangeinde Einheitiichkelt der Erfindung
Feld Nr.V  Begrindeta Fastsiaellung nach Arlkel 35(2) hinaichtlich der Nauhalt, der arfinderiachen Tatigkeit
und dar gewerblichen Anwandbarkeit; Unterlagan und Erkiirungen zur Stitzung diesar Feststallung
B Feld Nr.VI Bestimmte angstiinria Unierlagen
D Feld Nr. VIl Bestimmte Mangel der Internationalen Anmeidung
O Feld Nr. VIl  Bastimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung
Datum der Einreichung das Antrags Datum der Ferligmaliung digses Barichts
03.09.2004 22.03.2005
Name und Postansehrift der mit der Intemationalen Prifung Bevoiimachtigter Bedlensteter
beauritragten Behdrde f"\
Europdisches Patantamt ‘
j 0-80288 Manchen Guspanova, J { i
Tel. +48 8@ 2309 - 0 Tx: 523856 epmu d Y
—="_  Fax: +40 89 2390 - 4465 Tel. +4B 89 2386-7B34 S

Formbiatt PCTAPEA/ 408 {Deckiratt} (Januar 2004)




A0

INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Internationales Aktenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTEP2004/003102

Feld Nr. [ Grundlago des Berichts

1. Hinsichtlich der Sprache beruht dar Bericht auf der internationalen Anmeldung in der Sprache, in der sie
aingereicht wurdae, sofam unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist.

O Der Bericht beruht auf einer Ubersetzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache,
bei der es sich um die Sprache der Ubersetzung handelt, die fir folgenden Zweck singereicht worden ist:

0 intemationale Recherche (nach Regeln 12.3 und 23.1 b))
O Verdfentlichung der intemationalen Anmeldung (nach Regel 12.4)
O intemationale vorifufige Prifung (nach Regeln 55.2 undbder 55.3)

2. Hinsichtlich der Bestandtsile* der intemationalen Anmeldung beruht der Bericht auf (Ersatzblatier, die dem
Anmeldearnt aul eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelien im Rahmen dieses Berichts als
*urspringlich eingereicht” und sind ihm nicht beigefigt).

Beschrelbung, Selten
1-33 In der urspringlich eingereichtan Fassung

Anspriiche, Nr.
1-10 eingagangen am 03.08.2004 mh Schralben vomn 27.08.2004

0 einem Sequenzprotokoll undbder etwaigen dazugehérigen Tabelien - siehe Zusatzfeld betreffend das
Sequenzprotokoll

3. O Aufgrund der Anderungen sind folgende Unteriagen fortgefalien:

O Beschraibung: Seite

O Anspriche: Nr.

0 Zeichnungen: Blatt/Abb.

0 Sequenzprotokoll (genaue Angaben).

O etwaige zum Sequenzprotokoll gehdrende Tabellen (genaue Angabeny).

4. 0 Dieser Bericht ist ohne Beriicksichtigung (von einigen) der diesem Bericht beigefigten und nachstehend
ufgelisteten Anderungen erstelit worden, da diese aus den im Zusatzield angegebenéri Grinden nach
utfassung der Behbrde (ber den Offenbarungsgehalt in der urspriinglich eingereichten Fassung hinausgehen

(Regel 70.2 c)).
O Beschreibung: Seite
O Anspriche: Nr.
O Zeichnungen: Blatt/Abb.
O Sequenzprotokoll (genaue Angaben):
O etwaige zum Sequenzprotokoll gehdrende Tabsllen (genaue Angaben):

* Wenn Punkt 4 gutrifft, kdnnen einige oder alle dieser BlAtter mit der Bemerkung
‘ersetzt® versehen werden.

Formbiatt PCTAPEA/409 {Januar 2004)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Intemationales Aktenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT/EP2004/003102

Feld Nr. V Begnindets Feststellung nach Artikel 35 (2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen
Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagan und Erkiarungen zur Stutzung dieser
Fesistellung

1. Feststeliung
Neuheit (N) Ja: Anspriche 1-10
Nein: Anspriiche
Erfinderische Tétigkeit (I1S) Ja: Anspriche

Nein: Anspriiche 1-10
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspriiche: 1-10

Nein: Anepriche:

2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7):
siehe Beiblatt

Feld Nr. V] Bestimmte lﬂgﬁﬂhm Untarggan

1. Bestimmte verSffentlichte Unterlagen (Regel 70.10)
und /oder

2. Nicht-schriftliche Offanbarungen (Regel 70.9)
siehe Beiblatt

Formblat PCTAPEA/40R (Januer 2004)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT

(BEIBLATT) PCT/EP2004/003102
Zu Punit ¥

Begriindete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und
der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkiarungen zur Stiitzung dieser
Feststellung

1. Relevante Dokumente

tn diesem Bescheid werden folgende, im Recherchenbericht zitierte Dokumente D1- D5
genannt; die Numerierung wird auch im weiteren Verfahren beibehalten:

D1: WO 02/02563 A (AMERICAN HOME PROD) 10. Januar 2002 (2002-01-10)

D2: EP-A-0 550 113 (SHELL INT RESEARCH) 7. Juli 1993 (1993-07-07)

D3: US-B-6 284 7621 (PFRENGLE WALDEMAR) 4. September 2001 (2001-09-04)

D4: WO 02/083676 A (BASF AG ; ALBERT GUIDO (DE); REHNIG ANNEROSE (DE);
AMMERMANN EBERHARD) 24. Oktober 2002 (2002-10-24)

D5: WO 03/004465 A (GRAMMENOS WASSILIOS ; RHEINHEIMER JOACHIM (DE);
BASF AG (DE); GEWEHR M) 16. Januar 2003 (2003-01-16)

2. Anderungen

Alle eingereichten Anderungen bringen keine Sachverhalte ein, die im Widerspruch zu
Artikel 19(2) PCT (ber den Offenbarungsgehalt der Anmeldung im Anmeldezeitpunkt
hinausgehen wirden.

3. Neuheit

Die vorliegende Anmeldung betrifft 7-alkenylamino-Triazolopyrimidine der aligemeinen
Formel | (Anspriiche 2-8), ein Verfahren zu ihrer Herstellung (Anspruch 9) und ihre
Verwendung zur Bekdmpfung von Schadpilzen (Anspriiche 1 und 10).

Das Dokument D1 offenbart eine sehr breite Familie von Triazolopyrimidine-Verbindungen,
die sich als Antikrebsmittel eignen. Die Verbindung des Beispiels 52 féllt nicht mehr unter
die Anspriiche 2-8 der vortiegenden Anmeidung, weil der Gegenstand der neuen
Verbindungsanspriichen 2-8 gegen D1 abgegrenzt wurde. Der Gegenstand dieser

Formbiett PCT/Baiblatt/408 (Blatt 1) (EPA-Januar 2004)
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Anspriiche ist somit gegeniber D1 neu, gem&B Artikel 33(2) PCT. D1 offenbart sowohi
kein Verfahren zur Herstellung von Verbindung des Beispiels 52 als auch keine fungizide
Aktivitit. Der Gegenstand der vorliegenden Anspriiche 1, 9 und 10 ist somit auch als neu
angesehen.

Die Dokumente D2-D4 offenbaren i.a. 7-alkenylamino-Triazolopyrimidine, die jewsils durch
eine aligemeine Formel definiert sind. Alle diese Varbindungen werden zur Bekdmpfung
von Schadpilzen verwendet. Folgende Verbindungen sind explicit offenbart:

D2: Zeilen 45 und 47 in der Tabelle I;

D3: Beispiele 15, 20, 29 und 42;

D4. Zeilen |-2 und I-10 bis I-15.

Der sinzige Unterschied zwischen den offenbarten Verbindungen aus dem Stand der
Technik D2-D4 und den vorliegenden Verbindungen liegt im Charakter des
Kohlenstoffatoms der Alkenylgruppe, das an das Stickstoffatom (7-Aminogruppe)
angebunden ist. Dieses Kohlenstoffatom trigt im D2-D4 jeweils 2 Wasserstoffatome,
wobei in der vorliegenden Anmeldung dieses bloss einen oder keinen Wasserstoffatom
trégt. In anderen Worten 7-Aminogruppe ist durch andere Alkenyl-lsomere substituiert. Der
ganze Gegenstand der vorliegenden Anmeldung ist gegeniiber dem Stand der Technik
D2-D4 neu.

Das Dokument D5 offenbart Triazolopyrimidine der aligemeiner Formel (l), die sich von der
vorliegenden Formel dadurch unterscheidet, das sie keine Aminogruppe in der Stellung 7
tragt, sondem lediglich Kohlenwasserstoffresten (sishe Definition flr den Substituenten
R"). Die Verbindungen von D5 werden zur Bekdmpfung von Schadpilze[\__\ierwendet.

“

Der ganze Gegenstand der vorliegenden Anmeldung ist gegeniiber dem Stand der

. Technik D1-D5 neu, geméss Artikel 33(2) PCT.

4. Erfinderische Tatigkeit
Das Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen anstatt der Verbindungen der Formel |
wurde mit den eingereichten Anderungen zum Hauptanspruch gemacht. Der unabhéngige

Anspruch fir die Verbindungen der Fommel | wurde jedoch in einer eingeschréinkter Form
als der Anspruch 2 aufrechterhalten. Somit wird die der Erfindung zugrundeliegende

Farmbiatt PCT/Belblat/408 (Blatt 2) (EPA-Januar 2004)
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Aufgabe nicht neu formuliert.

Die der Erfindung zugrundeliegende Aufgabe war es, weitere Verbindungen mit
verbesserter Wirkung und/oder verbreitertem Wirkungsspektrum bereitzustellen.

Jedes der Dokumente D2-D4 kann als ndchstliegender Stand der Technik angesehen
werden. Diese Dokumente offenbaren Verbindungen, die sich von den vorliegenden
Verbindungen strukturell nur gering unterscheiden, wie bereits unter Neuheit besprochen
wurde.

Die Lasung der obengenannten Aufgabe beruht in der Hersteliung von Verbindungen, die
durch aligemeine Formel (I) im Anspruch 1 definiert sind. Die Daten fir die Aktivitét der
ausgewihlten Verbindungen sind auf der Seite 33, Zeilen 24-25 und 39-40 gegeben.

Die in Anspruch 2 der vorliegenden Anmeldung vorgeschlagene Losung kann aus
folgenden Griinden nicht als erfinderisch betrachtet werden (Artikel 33(3) PCT):
Ausgegangen von D2-D4-Verbindungen, der Fachmann hétte die 7-Amino-Gruppe
lediglich durch andere Alkenyl-lsomers substituieren miissen, um zu den vorliegenden
Verbindungen zu gelangen. Zum Beispiel anstatt -CH,CH=C(CH,), Gruppe eine
-CH(CH,)CH=C(CH,), Gruppe. In anderen Worten, der Fachmann mdsste noch eine
weitere Alkyl-Gruppe an das Kohlenstoffatom, das mit dem 7-Stickstoffatom benachbart
ist, einfihren. D2-D4 schiégt eine solche Modifizierung nicht vor, jedoch ist diese fir den
Fachmann als eine Ubliche Vorgehensweise angesehen. Der Fachmann wiirde versuchen
weitere Alkenyl-lsomere an die 7-Amino-Gruppe einzufiihren, wobei er die gleiche oder
ahnliche Wirkung bei soichen neuen Derivaten erwarten wirde. Waeiterhin eine breite
Auswahl an Alkenyl-lsomere in der Stellung 7 des Triazolopyrimidingeristes sind im
Dokument D5 offenbart (Tabelle A: z.B. A-146, A-160, A-164...). Angesichts der
Ausfiihrungen in der Tabelle A in D5 wiirde es der Fachmann als lbliche Vorgehensweise
ansehen, die Alkenyl-Substituenten aus dem Dokument D5 und die substituierte Amino-
Gruppe in den Verbindungen aus D2-D4 miteinander zu kombinieren. Der Fachmann
wirde wahrscheinlich bei einer solchen geringfiigigen Madifikation keine erhebliche
Wirkungsénderung erwarten. Die vorliegenden Verbindungen mit einer erhéhten Aktivitéit
wiéren als nicht naheliegend angesehen. Jedoch die Anmeldungsunteriagen enthalten
keine ausreichenden Angaben, aufgrund deren glaubhaft sein kdnnte, dass die

Formblatt PCT/Beiblati/408 (Blatt 3) (EPA-Januar 2004)
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voriiegenden Verbindungen eine dberraschende/bassere Wirkung gegen(iber den
Verbindungen aus dem Stand der Technik D2-D4 aufweisen. Das Verfahren zur
Bekampfung von Schadpilzen per se wird ebenfalls als nicht erfinderisch angesehen, waeil
dieses keine weiteren technischen Merkmale enthélt als bloss eine Behandlung von
Schadpilzen mit einer Verbindung der Formel |, die als nicht erfinderisch betrachtet wird.
Den obengenannten Mangein wegen kann eine erfinderische Tétigkeit nicht anerkannt
werden, gemass Artikel 33(3) PCT.

Zu Punkt Vi

Bestimmte angefiihrte Unterlagen

Bestimmte verdffentlichte Unterlagen

Priortitaciatm
Anmaeiie Nr. Vertifenifichungsadatum Anmekiedatum {(zv Recht baanspruchi)
Patent Nr. {TagMionatilahr) (TagMonal/iahr) (TagMonatiiahr)
WO 03/080615 02.10.2003 19.03.2003 21.03.2002

Formblatt PCT/Balblati/409 (Blatt 4) (EPA-Januar 2004)
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We claim:-

1. A method for the control of harmful phytopathogenic fungi, which comprises treat-
ing the fungi or the materials, plants, ground or seeds to be protected from fungal
attack with an effective amount of a compound of the formuila |

N’LN’ X
in which the substituents have the following meanings:

L is, independently of one another, halogen, C,-Cg-alkyl, C,-Ces-haloalkyl,
C,-Cy-alkoxy, amino, NHR or NR;,

R is C,-Cyalkyl or C,-Cy-alkyicarbonyi;
m i81,23,40r5;
X  is halogen, cyano, C;-C,-alkyl, C,-C-haloalkyl or C;-C,-alkoxy;
R' is C,-Cy-alkyl or C,-Cy-haloalkyt;
R? is hydrogen, C,-Cy-alkyl or C,-Cy-haloalkyl;

R? is C+Cycalkenyl, which can be unsubstituted or partially or completely
halogenated or can carry one to three R" groups:

R" is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, C-Ce-alkylcarbonyl, Cy-Cy-cycio-
alkyl, C,-Cg-alkoxy, C,-Ce-haloalkoxy, C;-Cg-alkoxycarbonyl, C-Cs
alkylthio, C-Cg-alkylamino, di{C-Ce-alkyl)amino, C~Ce-alkenyl,
Cx-Cealkenyloxy, C;-Cy-alkynyloxy or Cy-Cg-cycloalkyl,

these aliphatic or alicyclic groups for their part being able to be par-
tially or completely halogenated or to carry one to three R® groups:

R* is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto, amino, carboxyt,
aminocarbonyl, aminathiocarbonyl, alkyl, haloalkyl, alkenyl, al-
kenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino,
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkylsulfonyl, alkylsulfoxyl,

AMENDED SHEET
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a5
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl, di- 12 ‘?
alkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyt or dialkylaminothio-
carbonyl, the alkyl groups in these radicals comprising 110 6
carbon atoms and the abovementioned alkenyl or alkynyl
groups in these radicals comprising 2 to 8 carbon atoms;

R* is hydrogen or C,-Cralkyl,
R® and R* can also, together with the nitrogen atom to which they are bon-

ded, form a five- or six-membered unsaturated ring which can carry one or
more R" substituents.

2.  The 7-(alkenylamino)triazolopyrimidine of the formula | according to ciaim 1, with

the exclusion of compounds in which the ring formed by R3 and R4 together is a
dihydropyrrole.

3.  The compound of the formula | according to claim 1, in which

R' is Co-Cys-alkenyl, which can be unsubstituted or partially or completely
halogenated or can carry one to three R" groups:

R* s halogen, cyano, nitro, hydroxyl, C,-Ce-alkylcarbonyl, C-Cy-cyclo-
alkyl, C-Cy-alkoxy, C,-Cg-haloalkoxy, C;-Ce-alkoxycarbonyl, C-Ce-
alkylthio, C.-Cy-alkylamino, di(C,-Ce-alkyl)amino, C,-Cy-alkenyl,
Cx-Ce-alkenyloxy, Cy-Ce-alkynyioxy or Cy-Ce-cycloalkyl,

these aliphatic or alicyclic groups for their part being able to be par-
tially or completely halogenated or to carry one to three R® groups:

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto, amino, carboxyl,
aminocarbonyl, aminothiocarbonyl, alkyl, haloalkyl, alkenyl, ai-
kenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino,
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkyisulfonyl, alkyisulfoxyl,
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl, di-
alkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl or dialkylaminothio-
carbonyl, the alkyl groups in these radicals comprising 1 to 6
carbon atoms and the abovementioned alkeny! or alkynyt
groups in these radicals comprising 2 to 8 carbon atoms;

R* is hydrogen or C,-Calkyl.
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The compound of the formula | according to either of claims 2 and 3, wherein X
represents chlorine or methyl, in particular chiorine.

The compound of the formula | according to any of claims 2 to 4, wherein R'
represents methyl or halomethyl.

The compound of the formula | according to any of claims 2 to 5, wherein R?
represents hydrogen.

The compound of the formula | according to any of claims 2 to 6, wherein the
phenyt group substituted by L., is the group A

in which # is the point of linkage with the triazolopyrimidine skeleton and
L'  represents fluorine, chlorine, CH, or CFy:
L2 and L* represent, independently of one another, hydrogen or fluorine;

L* represents hydrogen, fluorine, chiorine, CHs, OCHs, amino, NHR or NRj:
and

L* represents hydrogen, fluorine or CH,. .

The compound of the formula 1 according to any of claims 2 to 7; wherein the
phenyl group substituted by L, is one of the following substituent combinations:
2-fluoro-6-chlora, 2,68-difluoro, 2,6-dichlioro, 2-fluoro-8-methyl, 2,4,6-trifluoro,
2,6-diflucro-4-methoxy, pentafiuoro, 2-methyl-4-fluoro, 2-trifluoromethyl, 2-
methoxy-8-fluoro, 2-chioro, 2-fluoro, 2,4-difluoro, 2-fluoro-4-chloro, 2-chloro-4-
fluoro, 2,3-difluoro, 2,5-difluoro, 2,3,4-trifluoro, 2-methyl, 2,4-dimethyl, 2-methyl-
4-chloro, 2-fluoro-4-methyl, 2,6-dimethyl, 2,4,6-trimethyl, 2,6-difluoro-4-methyl,
2-trifluoromethyi-4-fluoro, 2-trifluvoromethyi-5-fluoro or 2-triflucromethyi-5-chioro.

A process for the preparation of the compound of the formula | according to
claim 2 by reaction of dihalotriazolopyrimidines of the formuia Il

AMENDED SHEET
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L,
</N1 N it
i N’ Hal
in which the variables have the meanings given for formula | and Hal is a halogen
atom, in particular chlorine, with amines of the formula IIl.
3
R m
R “NHR*

10. A composition suitable for the control of harmful fungi, comprising a solid or liquid
carrier and a compound of the formula | according to claim 1.

AMENDED SHEET
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{21) N* de solicitud: (51) Int Ck: CO7D 487104
22) Fecha de sollcitud: (T1)Solicitanta{a) BASF AKTIENGESELLSCHAFT
(30) Prioridad  (31) No. Priorided (32) Fecha (33) Pals
10314 760.8 310372003 DE
(72) inventor{es) JORDI TORMO | BLASCO
CARSTEN BLETTNER
Y OTROS
(74) Apoderado: ~ EMILIO FERRERO
(85) Facha limite inicio fase nacional: 31 de octubre de 2005 |(87) Publicacién intemacional
(86) Datos relativos a la presentacidn de la solicitud PCT Facha: 14 de octubre de 2004
Fecha de presentacin de la soliciiud: 24032004 N* pubbcacidn: WO 2004087705 A1
No. de soliciiud PCT/EP2004/003102
(54) Tiuto: 7 - ALQUENILAMINO-TRIAZOLOPIRIMIDINAS, PROCEDIMIENTOS PARA SU OBTENCION Y EL USO DE LAS MISMAS
PARA CONTROLAR HONGOS NOCIVOS, ASI COMO PRODUCTOS QUE LOS CONTIENEN
REIVINDICACIONES Cs, alquenilo Cz-Ca, alqueniloxi Cz-Cs, alquinfaxi Cs-Ce-

1.

7-Alqueniiamino-triazolopirimidinas de la formula |

R?

R,7|\N,R‘

L,

¢ J\

en la que los sustituyentes Benen los significados

sigulentes:

L significan, independientemente, haldgeno, Ci-
Cs-tiquilo, C1-Ce-halbgenoalquilo, C1-Cs-alcor,
amino, NHR o NRz,

R es alqulio C+-Cs 0 alqulicarbonllo C1-Ca;

m 51,2 3,465

X es haldgeno, dano, alquib Ci-Cq,
haldgenoakuilo C1-C4 0 alcoxi C1-Cy;

63 algquilo C1-Ca 0 haldgenoaiqullo C1-Cy;

es hidrdgeno, alqullo C1-C3 o haldgenoalqulio
C-Cs;

es alquenio C2Cio, que puede ser no
susiitukio o parclal o complataments sustituido
o llevar uno a tres grupos Re.

Rt

R?

Re es haldgeno, ciano, niiro, hidrod, -
aiquilcarbonilo C+-Cs, dcloalquilo Cs-
Ce, alcond C1-Cs, haldgenoalcoxi C1-Cs,
alcoxicarbonllo C+-Ce, -alquiltic C1-Ce,

glquilamino C1-Ce, dl -giqullamino Cs-

o -cickoalquilo Cy-Cs,

cuyos grupos ellfaticos o aliciclicos puedan a su vez

estar parclal o completaments halogenados o llevar
uno a fres grupos R¥:

Rt es haldgeno, cano, nitro, hidrox,
mercapto, amino, carboxiio, aminocarbonio,
aminotiocarbonilo,  alquilo,  haloalqullo,
alquenilo, akuenilod, alquinilod, alomd,
haldgenoalcox, alquittio, alquilamino,

dialquilamino, formilo, alquiicarbonilo,
alquilsuifonilo, alquilsulfoxilo, alcoxicarbonilo,
alquitcarbonliox, aiqullaminocarboniio,

diaiquilaminocarbonfio, alquilaminotiocarbonio,
diglqullaminctiocarbonilo, cuyos grupes alquilo
en esios radicales pueden contener 1 a 8
dtomos de carbono y cuyos grupos eiquenlio o
glquinio mencionados en esioa radicales
pueden contener 2 a 8 &tomos de carbono;

o3 hidrdgeno o alkuio C1-Cz,

R?y Rt tamblén pueden formar junto con el dlomo de
nitrdgeno &l que estdn Egados un anllio no saturados
de cinco o seis miembros, que puede llevar uno o

varios sustituyentes Re.

R¢
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