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RIECT R ¥ COERCIC cacidn
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P 00 192 42

;m P:;:ﬁr“ T3 FME BT AL, PRESOMAL
NUD'DE FRIENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE
Patente de Invencidn [ Patente de Modelo de Utlidad
] Capitulo | Capltulo Il
Nombre BASF AKTIENGESELLSCHAFT
socledad consttulda y exstente bajo las IDENTIFICACION
50'-':3"17;‘"75 leyss de Republica Federal de Alemanla | ¢ ¢ | NIT O
Direccion 87056 Ludwigshafen CE O oro [
Repibiica Federal de Alemania Cual
Domicilio Ludwigshafen
Republica Federal da Alemania Numero
Nombre EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién Carrera 4* No 72-35 ce X NIT ]
Teléfono 347 36 11
REPRESENTANTE| . 211 88 50 ce O oro U
O APODERADO E-mail lien co Cual
Domicilio Bogota, Colombla Numero 438019 TP 31829
@ 1 Jordl TORMO | BLASCO 9 Peter SCHAFER
Car-Benz-Str 10-3, RoOmerstr 1,
69514 Laudenbach, 67308 Ottersheim
INVEN(;%R (ES) Repiblica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
2 Carsten BLETTNER 10 Frank SCHIEWECK
Richard-Wagner-Str 48, Lindenweg 4,
868165 Mannheim, 67258 Hessheim,
Repiibhica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
3 Bernd MULLER 11 Anja SCHWOGLER
Stockingerstr 7, Heinrich-Lanz-Str 3
67227 Frankenthal, 68185 Mannhelm
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemana
4. Markus GEWEHR 12 Oliver WAGNER
Goethestr 21 im Meisental 50,
56268 Kastallaun, 87433 Neustadt
Repiiblica Federal de Alemania Republica federal de Alemania
§ Wasslllos GRAMMENOS 13 Slegfried STRATHMANN
Alexander-Fleming-Sir 13 Donnersbergstr 9,
67071 Ludwigshafen, 87117 Limburgerhof
Republica Federal de Alemania Reptblica Federal de Alemania
6 Thomas GROTE 14 Ulrich SCHOFL
Im Hohnhausen 18, Luftschuffring 22¢c,
67157 Wachenhsim 68782 Brahl
Repablica Federal de Aleamania Repiiblica Federal de Alemania
7 Andreas GYPSER 15 Maria SCHERER
B4 4, Hermann-Jirgens-Strasse 30,
68158 Mannheim 76828 Godramstemn

Replblica Faderal de Alemanla

Republica Federal de Alemania




2

CAVELIER ABOGADOS COLO 00381-841-083-7 ID-4243WPCLD3B1
8 Joachim RHEINHEIMER 18 Relnhard STIERL
Marziger Sir 24 Jahnstr 8,
67063 Ludwigshafen 67251 Fremsheim
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania

PCT (88)
G Solictud Intemacional No PCT/EP2004/004957 Fecha 10 de mayo de 2004
Publicacién Internacional No WO 2004/103978 A1 Fecha 2 de diciembre de 2004

@ TITULO (54) PIRIMIDINAS 2- SUBSTITUIDAS

_® Clasificacién Intemacional (51) C07D236148 A O N 93 [y

oy © 2397 / Y9
Proridad | (33) Pals de Ongen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud

sik nold DE 20/05/2003 103 23 026 2

@ Comprobante de pago No Fecha

Anexos

d

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 443 000 oo
Comprobante de pago por revindicacion de pnondad

Documento que acredita la existencia y representacin legal cuando el solictante sea persona
juridica

Poderes, s fuere el caso

Documento de cesion del inventor al solicitante o a su causante

Declaraciones

Copia de la solicitud intemacional (Resumen, descnpcidn, revindicaciones, dibujos)
Traduccién de la solicitud intemacional al castellano (Resumen, descnpcién, remvindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA

Traduccion del examen preiminar efectuado por la IPEA

De ser el caso, copia del contrato de acceso

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

De ser el caso, certificado de depdsito del matenal biolégico

Arte final 12x12

De ser el caso, informacién sobre otras solictudes de patente o titulos obtenidos en el

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

Otros VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS

OO O00M XNXNORKM XOK

X
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Solicito 1a concesion de la patente,

NOMBRE EMILIO FERRERO
FIRMA F';""‘-"—'—:'

CC 438019 de Usaquén TP 31 9529
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CAVELIER ABOGADOS CCLO 00361-841-083-7 ID-4243WPCL0381 ;/

DOCUMENTOS ANEXOS

1 Publicacién Internacional WO 2004/103978 A1
Descnpcién
Paginas 53 en el idioma onginal
Paginas 78 en espafiol
Reivindicaciones Nidmero (8) 12
Figuras Namero (s)

2 X Forma PCT/ISA/210 Informe de Busqueda Intemacional

3 [XExtracto de publicacion

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN FASE
INTERNACIONAL
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(Fir Patestts, Modelle und Zelchnungen, Warsnzsichon
und Servicewichen; Handelenamen-und-zeichen).

REPRESENTACION Y PODER

VERTRETUNG UND YOLLMACHT
o —————]

e
—

Yo (nogotros) sbajo firmado «»)
BASF Aktiengesellschaft

domucllindo(s) en Ludwigshafeny Repiblxca
Federal de Alemania

por &) presente nomhramoy & QEBRMAN CAVELIER,
tpa. 833 GONZALO PERDOMO, tpa. 831, ERNESTO
CAVELIER, tpa. 11318, y EMILIO tpa
31020, domiciliados en lu Carrern # NY 72-38, Bogotd,

Colombia, en obedecmiento a lo dispursio en el pard-
grafo 19 dal Articulo B43 da! Cédigo de Comerclo, al
primero como principal y los derois como suplentes, en
m orden, como nucsiros

tantes &n todos los

Jeh (wir) unten Unterzeichnander (de) !

BASF .Aktiengasellachaft
wohnbatt in Ludwigshafen,. Bepublica Federal
de Alemania

verleihen durch dleses Schreiben an GERMAN CAVE-

LIER, tpa 832, GONZALO PERDOMO, tpa. 831, ER-
NESTO CAVELIER, tpa. 11619; und EMILIO FERRERO,
tpe. 31080, wohnhaft in der Carrera 4 N* T2-35 Bogoth,
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muss, oder der dritte den rwelten. In solchen Fille der
Hauptverireter, oder dar ernte oder dar zwelta Btell- '
vertreter, oder beide, werdan Ihre r

determinades,
mandats, transigir, desistir cancelar, recibir, renuncler
¥y ratificar los actos hechos por agentss oficiosos

Dado 7 firmado oy X7 <& MALZG de 1989

‘e D-6700 Ludwigshafen

BASF Aktiengesellschaft 3
L Hrl
o Unterwchrift

7 ppa Richters ,

i

ppa Welzel

AL a}\ A
&@o IS B

E_E FEE
o

Unterseichnet houte am 17. Mirz 1983
in D=§700 Ludwigshafen

r

-
2y b P

€
A
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U R Nr 1407/89

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorste .
eirgenhlindig vor mir vollzogenen Unterschriften der flr -
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein

handelnden Herren

1 Dr Gunther Wel s el , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein,

2 Dr Peter Ri1cht ers , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein

Die Herren Dr Welzel und Dr Richters sind mir persinlich
bekannt

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhein HR B 3000 be-
scheinige 1ch, da8 die Herren Dr Welzel und Dr Richters
als Prokuristen gemelnschaftlich zur Vertretung und
Zeichnung der Pirma BASF Aktlengesellschaft mit dem

Sitz 1in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind

Ludwagshafen am Rhein, den 17 M#rgz 1989
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ehender Unterschrift des Notarassessors

Thomas Walter

als amtlic™besteliter Vertreter des Notars Justizrat Dr Kohler
1n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedrickten
Dienststempels werden hiermit bestitigt Zugleich wird bescheinigt,
daB der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war

Frankenthal (Pfalz) den einundzwanzigsten Mirz neunzehnhundert-
neunundachtzlg

dsident des

ANUMN

(Franz Serfas)

Kostenvermerk Geblhr 20 -- DM
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El suserito Zénsul General de Colombia en Frankfurt

am Ilain, Revilolica Fedsral de Alemania, vistos los
docunentos presentados vor los iateresades,

CERTIFICA

Gue el sefior Thomas Walter---====m—swome—mcerree—ese—eeo——
quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein-========== ——
autenticd la(s) firma(s) del(os) signatario(s) del
Poder vrecedente, ejercia las funciones indicadas ¥y

su firma corresponde a la re<istrada ante el Tribunal Re-

gional de Frankenthal (Pfalz)--—-——————-——=——————s=====—=
que la comnafiza BASF Aktiengegellgchaft--————————=r=-o=—=

es una socledad comstituida de acuerdqCRR I fiAyE m..\.g

DPE BOSOTA, NARD GCONSTAR GUE LA

ae la Repiiblica Federal de Alemsmia ;ﬁ?ﬁm gﬁ'““‘ﬁ‘ o

e

F
conforme a las mismas, que el(los) s ‘-og( g3 Sey m?g:[:q
ry o Sl e A, Y .
WELZEL y el Dr Peter RICHTERS-—====qS=—q=—=ypIi==== ‘:--"-
quien{es) en sus carfcter(es) de apodera oa'fs.-;-;;%-g-.g-‘a-s---ﬁ-
.A......h.--fu--_-. - e
------------------------------ vy cuyalls) firma{s) fuf

te(s) legal(es) en este pais.

¥l Cénsul General no asume responsabilidad vor el con-

tenido del documento.

Esta Certificacibn se expide en Frankfurt am Main,
el seis de Abril de mil novecientos ochenta y nueve -

Frankfurt & V.| 0 6 A..f\ 1939

B-0077
PAGADO IMPUESTO DE TIMBRE
3 b= dag Aol £ & 4 K
A..,f“" h._.ﬂ..aﬂ.un‘l:-)"
ertha Niito de Stand

Cénsoul enora! deColomoin
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0t BOGOTA, MO
POTOCORIA COIHEIN GON EL QRIUIN
LT .
3t »

» .-ll - f-zw L

Die konsularische Legalisierug ist notwendig

NOTA PARA EI, SEROR CONSUL COLOMBIANO BSegtin los arti
culos 65 del C de P C. y 480 del C. de
:‘:.ﬂdpoderdmteuumuocledad,ellaﬁnrcdnluldebaeeruﬂearquetuvolhmtayml:mmae
rxiglencia, que ejerce su objeto social, que quien canfiere el poder es su representante y puede otorgar
, seguidemente autenticar 1a firma de éste
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QUI MR TEMIDG & LA VIJTA
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TRADUCLCION OFICIAL NO 2056

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

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

que la presente.-—

(N continuacion del poder conferido a GERMAN CAVELIER, GON-
ZALO PERDOMO, ERNESTO CAVELIER y EMILIO FERRERO, domiciliados
en la Cra. 4 No. 72-33, Bogota, el 17 de marzo de 1989, por

la sociedad BASF Aktienqesellschaft, domiciliada en

Ludwigshafen, RFAi1)

Protocolo notarial No 1407/89

Certifico la autenticidad de las firmas anteriores puestas

ante mi, por los safiores

1 Dr Bunther W @ 1 zel1 , quamico, domiclliado en

Ludwigshafen am Rhein,

W

o llm PiL GG,
e SOGTTh WAGD COMETAR QR LA

2 Dr Peter R1chtrs , quimico, domicd]

Ludwigshafen am Rhein
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Cartifitm, por haber tenido a la vista @l registro de comer-

cio HR B 3000, del juzgado de Ludwigshafen, que los doctores

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

tados para representar conjuntamente y firmar por la sociedad
BASF Aktiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen

Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 1989

{(sello redando:)

Dr Siegfried Kohler Fdo firma ilegible

Notario de Ludwigshafen Th Walter

Asesor del notario como repra

"®

2 S&y Mrurel

sentante oficialmente designado

ol
A
(4l

del notario Dr Siegfried Kohler

MHIEE=—h

Se certifica la autenticidad de la fairma anterior del asesor

ARRIAGA DE }E

:'J}

del notario, consejero de justicia Dr Kohler, domicaliado en

—
W -

Ludwigshafen am Rhein, vy la del

WLz
| EY

s@llo oficial que la acom-
pafia Al mismp tiempo se certifica que eel mencionado notario
estaba facultado para realizar ese acto ofaicial
“
sFrankenthal (Ffalz), veintiuno de marzo de mil novecientos

ochenta y nueve

0 HUTAR.D ERXTY () ouL ﬁnﬂﬂm
§e:|-|.mon HAGO mstn Sl LA
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ed Presidente del Tribunal Regional
" Fdp xf;rma itlegible (sello redondos)
(Franz Serfas) El Fresidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Ffalz)

Nota Derrechos 20,—— DM

EN ESPANOL. La legalizaciédn de las firmas anteriores por el
Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo el No

0077 (Certificaclidn consular) del & de abril de 1989 y del

Ministerio de Relaciones Esteriores de

-Dl SAQ30TL, HAGD CCNETAR OUE LA
FOTUCOMA COINCRE COMN L ORMIMA

QU HE TENIDOD A LS META
T M

85061 del 24 de abril de 1989

Fagado impuesto de timbre US% 4,00
EE TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de 1la cual
los archivos de estas oticinas para su confro

Bogota, 24 de abril de 1989
LUZ ARRIAGA

PEEEREL o

®afed clén Ne 599
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~ 16 013 01 000045 1’

= NACIONA. o
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e AR CAVELIER

Gt u.ﬁ ‘e ABOGADOS

’ EDIFICIO Si5KI

-\"7_-"\’\- CARRERA 49 No 7223
= — BOGOTA 8 COLOMBIA
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Sefior Jefe de la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de Industria y Comercio
E s D

N N
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COMEo BLECTRONICO MunDial CAVE
TLEFONO (371 (1) 2120100
CamMEs CAVELEYES

(?

by

Yo, GERMAN CAVELIER, cobrando an m1 cd

“ principal del poderdante arriba

B i T T R i N T r L B
ECOMN NOTARID SUXTO (A) UL CIRCULOYN
¥ DE BD30TA, NAGD CONSTARGQUS LA
FraTOCIPIF COINTIDE EON BL QRIGINALY
QUE HE TRN BG A LA ¥ISTA

) XL B
WH&:" n-
-~

89 NOV,2005 i

-t 1

manifiesto a Usted que sustituyo el ,poder 'qonferudﬁ“’en el

dfctor EMILIO FERRERO,

Abogado con

Ais o e

Tarjeta Ptb‘f '1?. ﬁ%%’lgﬂj

No 31 Y29, con todas las facultades que me fueron confhr1dhs

" '_ ) \h
- 4 ’E\ ¥

Hago la anterior sustitucion conforme al articulg 66+ del - &

Codigo de Procedimiento Civil ya que
faltan en este momento

Sefior Jefe,

los otros supt:tukaﬂ* -
- 2T %

-

* ?#

'l‘

e~ C L A

GERMAN

VELIER -

TPA No 832 !

CC No

2 877 924 de Bogota '

Aceplo :: ) iy
e > N,
EMILIO FERRERO
TPA N2 31 929
- CC No 438 019 de Usaquen
<
‘q
2e-780-2

CAVELIER ABOGADOS NIT 840.041.347-3



DILIGENCIA DE AUTENT'CACION BE FIRMA
LON PRESENTACION PLRSONAL -
(4 lio del Decwio 2182 de 19065,
Arte el Notario Cincuenta (50) del Circulp de Samialé de®

Bognta ¢ mparecio, el Doctor M/ /e Y22 e

// quign exh b 1o cedula de piuaudanio nLmero é} i/
expadida en __"Zﬂ’” f ¥ h onogela preisscoad
numaro 1 ¢l Mint 1ero de u taa com

ol precents “Jocemranta dngen a M_ &Ww ["&l"/ e

y decioru wu  IgAvmy que opcrcee en e ¢ Ly
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F1FeMA AUTGGNAr%DthECLARAN(E
\ -6 0CT. 1o

*
- Santaté de Bogola, D C
AUTORIZN LA ANTEFIOR

PILIGEREJA DE AUTENTICACION DE FIRMA
cOn PRESENTACION PRRSONAL
44 ."1 . (A Trp. det Duveete 2407 do 19691

ke o Netarg Cincuenta (50) cel Circula de Santaté de!

1
e e B

£
quidn eshibio le cédule de cudad: nta 1 ¥ MV ¥ w}}
expagide en y lotorjc « | refesional
.um‘ del Ministeno de luiticia con'
: =t A (Rreanvi>
dwmmdqum‘oc [ (/¢i 22
e en
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FIARMA AUTOGRAFA DEL DECLARANTE

et v 010011993 d
AUTORIZO LA ANTERIOR
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CAVELIER Colombia
ABOGADOS A5
EDIFICIO SISKI
CARRERA 4* N° 72-35%
BOGOTA, 8 - CO1 OMBIA
0000054547

CESION ASSIGNMENT

Yo (nosotros), abajo firmado(s) 1 (we), the undersigned

Jord: Tormo 1 Blasco
Carl-Benz-Mr 10-3 69514 Laudenbach
Germany
Citizen of Spain
Carsten Bletiner
Richard-Wagner-Str48, 68165 Mannheim
Germany
Citizen of Germany
- Bernd Maller
Stockinger Str 7, 67227 Frankenthal
Germany
Cinzen of Germany
Markus Gewehr
Goethestr 21, 56288 Kastellaun
Germany
Cuwzen of Germany
Wasstlios Grammenos
Alexander-Fleming-Str 13, 67071 Ludwigshafen
“ Germany
domicihado(s) en Cmmzzn o{;rGwrzm
Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany
Cuwzen of Germany
Andreas Gypser
B 4 4 68159 Mannheim
Germany
— Cuizen of Germany
Joachim Rhewnheimer
Meruger Str 24, 67063 Ludwigshafen
Germany
Citizen of Germany
Peter Schifer
Romerstr 1 67308 Ottersherm
Germany
Citrzen of Germany
Frank Schueweck
Lindenweg 4, 67258 Hefheim
Germany
Cuwen of Germany

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

CO Assigranant Porm 01 1198



™ declaro(amos) bajo juramento ser unico(s) y verdadero(s)
inventor({es) de la invencién

Piiimidingas 2~ §¢ stedor s

declaro{amos) asf mismo que cedo{emos) y
transfiero(erimos), &in hmitacién, a favor de la sociedad

pasé AT ensesellscbonp

constituida y existente de conformidad con las leyes de

Afewnnig

domicihada en

6305¢ Lu&u:q!l.ﬁ‘nu . Alowstnrn

todos los derechos inherentes a dicha invencién y que la
citada Compafifa queda facultada para sohcitar en su
nombre la patente correspondiente en la Repiiblica de
Colombia

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M)

CO Amsigranoni Furm (11 1158

Colombia
Seite 2

0000054547
Anmja Schwigler / /
Hewnrnich-Lanz-Sir 3 68165 Mannheim
Germany
Citizen of Germany
Ohver Wagner
Im Meisental 50, 67433 Neustadt
Germany
Citizen of Germany
Siegfned Strathmann
Donnersbergstr9, 67117 Limburgerhof
Germany
Citizen of Germany
Ulrich Schaft
Erlenstr 8, 68782 Brihi
Germany
Cutizen of Germany
Maria Scherer
Hermann-Jirgens-5tr.30, 76829 Godramstein
Germany
Citizen of Germany
Remnhard Stierl
Jahknsir8, 67251 Freinsherm
Germany
Ciizen of Germany

state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
invention

2-Substituted pyrimidines

state as well, that assign, without reservations or imitations
in favour of

BASF Akutiengeselischaft

a corporation constituted and existing 1o conforrmity with
the laws of

Germany
domiciled in
67056 Ludwigshafen, Germany

all nghts inherent to said invention and that the above
mentioned company hereby 1s enabled to apply 1n its name
for the corresponding patent 1n the Republic of Colombia



Colombia
Sente 3

0000054547
"

Dadoy firmadohoy  Givenandsignedthis ) &, Jul; 2005 / 4

Firma Signature

Ji o | Blasco

—

Carsien Bletiner

Bernd Maller

/Lu(ﬂ we U™

/ Markus Ge,
MW\

(o, | £

Thomas Girote
| AndmaslG’phr

- < ( C
Joachim imheimer

c=rea

Frank Schieweck

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-43

CO Amlgmness Form 01 1158



Oliver Wagner I

7

Ulrich Schoft

A e Slap

Maria Scherer

Al =

Reinkard Strer]
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URNr 1602/2005

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

1 Mr Jordi Tormo i Blasco, residing at Carl-Benz-
Str 10-3, 69514 Laudenbach, Germany, Citizen of
Spain, 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 Stockinger
Str 7, 67227 Frankenthal, Germany, personally
known to me,

4 Mr Markus Gewehr, residing at Goethestr 21,
56288 Kastellaun, Germany, persconally known to me,

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

6 Mr Thomas Grote, residing at Im H&hnhausen
18, 67157 Wachenheim, Germany, personally known to
me,

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

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

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

10 Mr Frank Schiewack, residing at Lindenweg 4,
67258 HeBheim, Germany, personally known to me,

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



12 Mr Oliver Wagmer, residing at Im Meisental 50,
67433 Neustadt, Germany, perscnally known to me,

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

14 Mr Ulrich 8chéfl, residing at Erlenstr 8, 68782
Bruhl, Germany, personally known to me

15 Mrs Maria Scherer, residing at Hermann-Jlrgens-

Str 30, 76829 Godramstein, Germany, personally
known to me,

16 Mr Reinhard 8tierl, residing at Jahnstr 8,
67251 Freinsheim, Germany, personally known to
me r

are true and valid

Ludwigshafen/Rhine, this 4** day of July, 2005

T
~

notary public

Wert 5 112,92 €
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APOSTILLE
{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1 Land Bundesrepublik Deutschiand
Diese &ifentliche Urkunde

1st unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

in seiner Eigenschatft als

Gffenticher Notar

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

in Ludwigshafen am Rhein

A O N

Bestatigt

in Frankenthal (Pfalz)

am 19 Jull 2005

durch den Prasidenten des Landgenchts
unter Nr 91 Eb - 830-847/05

O oo~NOO

Siegel/Stempel 10 Unterschriit

Ly

-~

. '\ (Chnstian K8neke)
; \ X Richter am Landgencht

\

\

Kostenvermerk
Geblhr 12,-- €

A7
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TRADUCCION OFICIAL 256/2005 DE UN DOCUMENTO ESCRITO EN INGLES Y
EN ESPANOL, REALIZADA POR EDUARDO CALADO NOGUERA, TRADUCTOR
OFICIAL APROBADO POR RESOLUCION 541 DEL 27 DE FEBRERO DE 1976 POR
EL MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEBIDAMENTE REGISTRADO ANTE EL
MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES DE LA REPUBLICA DE COLOMBIA Y

MEDIANTE EL CUAL JORDI TORMO I BLASCO, CARL-BENZ-STR 10-3, 69514
LAUDENBACH, ALEMANIA, CIUDADANO ESPANOL, CARSTEN BLETTNER,
RICHARD-WAGNER-STR 48, 68165 MANNHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO
ALEMAN, BERND MULLER STOCKINGERSTR 7, 67227, FRANKENTHAL,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN; MARKUS GEWEHR, GOETHESTR 21, 56288
KASTELLAUN, ALEMANTIA, CIUDADANO ALEMAN, WASSYLYOS GRAMMENOS,
ALEXANDER - FLEMING-STR 13, 67071  LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA,
CIUDADANO GRIEGO, THOMAS GROTE, IM HOHNHAUSEN 18, 67157
WACHENHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO DE ALEMANIA, ANDREAS GYSPER, B4,
4,68159  MANNHEIM,  ALEMANIA, CIUDADANO  ALEMAN, JOACHIM
RHEINHEIMER, MERZIGER STR 24, 67063 LUDWIGSHAFEN, ALENANIA,
CIUDADANO ALEMAN, PETER SCHAFER, ROMERSTR 1, 67308 OTTERSHEIM,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN, FRANK SCHIEWECK LINDENWEG 4, 67258
HESSHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN, ANJA SCHWOGLER, HEINRICH-
LANZ-STR 3, 68165 MANNHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN; OLIVER
WAGNER, IM MEISENTAL 50, 67433 NEUSTADT, ALEMANIA, CIUDADANO
ALEMAN, EBERHARD AMMERMANN, VON-GAGERN-STR 2, 64646 HEPPENHEIN,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN; SIEGFRIED STRATHMANN,
DONNERSBERGSTR 9 67117 LIMBURGERHOF, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN,
DLRICH SCHOFL, LUFTSCHIFFRING 22C, 687882 BRUHL, ALEMANIA,
CIUDADANO ALEMAN; MARTA SCHERER, HERMANN-JURGENS-STR 30, 76829
LANDAU, ALEMANIA, CIUDADANO ALENMAN, REINHARD STIERL JAHNSTR 8,
67251 FREINSHEIM, ALEMANIA, CIUDADANO ALEMAN INVENTORES ONICOS Y
VERDADEROS DE LA INVENCION PIRAMIDINAS 2-SUSTITUIDAS DECLARAN

POR EL PRESENTE QUE CEDEN DICHA INVENCION SIN RESERVAS NI



{

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

DADO Y FIRMADO HOY 4 DE JULIO DE 2004

FIRMADO JORDI TORMO I BLASCO, CARSTEN BLETTNER, BERND MULLER,
MARKUS GEWEHR, WASSILIOS GRAMMENOS, THOMAS GROTE, ANDREAS GYPSER,
JOACHIM RHEINHEIMER, PETER SCHAFER, FRANK SCHIEWECK, ANJA
SCHWOGLER, OLIVER WAGNER, SIEGFRIED STRATHMANN, ULRICH SCHOFL,
MARIA SCHERER Y REINHARD STIERL

AUTENTICACION NOTARIAL

DADO Y FIRMADO HOY 4 DE JULIO DE 2005 POR JORDI TORMO I BLASCO,
CARSTEN BLETTNER, BERND MOULLER, MARKUS GEWEHR, WASSILIOS
GRAMMENOS, THOMAS GROTE, ANDREAS GYPSER, JOACHIM RHEINHEIMER,
PETER SCHAFER, FRANK SCHIEWECK, ANJA SCHWOGLER, OLIVER WAGNER,
SIEGFRIED STRATHMANN, ULRICH SCHOFL, MARIA SCHERER Y REINHARD
STIERL,

Firmado (notario piblico)

Ludwig Drazel-Fischer, notario

URK R NR 1602/2005

Yo, Ludwig Draxel-Fischer, notario plblico de Ludwigshafen/Rhine,
Repiblica Federal de Alemania, por el presente certifico y
confirmo que las firmas anteriores de

1l JORDI TORMO I BLASCO, CARL-BENZ-8SITR 10-3, 69514 LAUDENRBRACH,
ALEMANIA, personalmente conocido mio

2 CARSTEN BLETTNER, RICHARD-WAGNER-STR 48, 68165 MANNHEIM,
ALEMANTA, CIUDADANO ALEMAN, persconalmente conocido mfo

3 BERND MULLER STOCKINGERSTR 7, 67227, FRANKENTHAL, ALEMANIA,

personalmente conocido mio;



?,;?2_.

4 MARRUS GEWEHR, GOETHESTR 21, 56288 KASTELLAUN, ALEMANIA,
personalmente conocido mio,

5 NASSILIOS GRAMMENOS , ALEXANDER -FLEMING-8TR 13, 67071
LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, personalmante conocido mio

6 THOMAS GROTE, IM HOHNHAUSEN 18, 67157 WACHENHEIM, ALEMANIA,
personalmente conocido mfo,

7 ANDREAS GYSPER, B4, 4,68159 MANNHEIM, ALEMANIA, personalmente
conocido mio,

8 JOACHIM RHEINHEIMER, MERZIGER STR 24, 67063 LUDWIGSHAFEN,
ALEMANIA, personalmente conocido mio,

9 PETER SCHAFPER, ROMERSTR 1, 67308 OTTERSHEIM, ALEMANIA,
personalmante conocido mio,

10 FRANK BSCHIEWECK LINDENWEG 4, 67258 HESSHEIM, ALEMANIA,
personalmente conocido mio,

11 ANJA SCAWUGLER, HEINRICH-LANZ-STR 3, 68165 MANNHEIM,
ALEMANTIA, CIUDADANO ALEMAN, personalmente conocida mfia,

12 OLIVER WAGNER, IM MRISENTAL 50, 67433 NEUSTADT, ALEMANIA,
personalmente conocido mio,

13 BIEGFRIED STRATHMANN, DONNERSBERGSTR 9 67117 LIMBURGERHOF,
ALEMANIA, personalmente conocido mfo,

14 ULRICH SCHOFL, LUFTSCHIFFRING 22C, 687882 BRUHL, ALEMANIA,
personalmente conocido mioy

15 MARSA SCHERER, HERMANN-JURGENS-STR 30, 76829 LANDAU,
ALEMANIA, personalmente conocida mia,

16 REINHARD STIERL JAHNSTR 8, 67251 FREINSHEIM, ALEMANIA,

personalmente conocido mio,



Ludwigshafen on Rhine, 4 de julio de 2005

Firmado (1legible)

Valor 5 112,92 euros

NOTA DE APOSTILLA # 91 EB-830-847/05 &

19 de julio de 2005

FIRMADO CHRISTIAN KONEKE
COLO-00361-841-063-7

WPCLO02G ID 7242

Bogotd, 4 de noviembre de 2005
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3
TRADUCCION OFICIAL No 11912

de un documento escrito en Alemdén, efectuada por Luz Amaga de Herber,
resolucion del Ministeno de Justicia 598 del 6 de marzo 1978 -

Traduccién de las legalizaciones en aleméan que se encuentran a continuacion de
un documento de cesion, escnto en espafiol e inglés, por medio del cual los
sefiores

- Jordi Tormo 1 Blasco

domicilado en Carl-Benz-Str 10-3, 69514 Laudenbach, Alemania
Ciudadano de Espafia

- Carsten Blettner

domicihado en Richard- Wagner-Str 48, 68165 Mannheim, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Bernd Milller

domicihado en Stockingerstr 7, 67227 Frartkenthal, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Markus Gewehr

domicihado en Goethestrape 21, 56288 Kastellaun, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Wassilios Grammenos

domiciliado en Alexander-Fleming-Str- 13, 67071 Ludwigshafen, Alemania
Ciudadano de Grecia

- Thomas Grote

domiciliado en Im Hohnhausen 18, 87157 Wachertheint, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Andreas Gypser

domicihado en B 4 4, 68159 Mannheim, Alemania

Ciudadano de Alemania

- Joachim Rheinheimer

domiciliado en Merziger Str24, 67063 Ludwigshafen, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Peter Schéfer

domiciliado en ROmerstr 1, 67308 Ottersheim, Alemama
Ciudadano de Alemania

- Frank Schieweck

domiciiado en Lindenweg 4, 67258 He3heim, Alemania
Ciudadano de Alemania

- Anja Schwogler

domiciiada en Heinnch-Lanz-Str 3, 68165 Mannheim, Alemania
Ciudadana de Alemania

LUz agmg Eﬁqﬁ“&

Rewmhzidn No.3gp Minjusticla



-Oliver Wagner

Im Meisental 50, 67433 Neustadt, Alemania

Ciwudadano de Alemania

- Siegfned Strathmann,

domiciiado en Donnersbergstrg, 67117 Limburgerhof, Alemania,
Ciudadano de Alemania,

- Uinch Schofi

domiciliado en Erlenstr 8, 68782 Brahl, Alemania

Ciudadano de Alemania

- Mana Scherer

domichiada en Hermann-Jargens-Str30, 76829 Godramstein, Alemania
Ciudadana de Alemania

- Reinhard Stier

domicihiado en Jahnstr 8, 67251 Freinsheim, Alemania
Cuudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser los unicos y verdaderos inventores de la Invencién

Pirimidinas 2-sustituidas

y ceden sin hmiacién a la sociedad BASF Akhengeselischaft, domicliada en
87056 Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha invencién y
que !a ctada compathia queda facultada para solicitar en su nombre la patente
comrespondiente en la Replblica de Colombia Hay dieciséis firmas ilegibles Dado
y firmado el 04 de julio 2005

Autenticacion notanal en Inglés de las fimas antecedentes por el notano de
Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 04 de julio 2005, bajo el -
No 1602/2005 (Hilo y oblea notanal) Valor 5 112,92 Euros

APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1 Pais Republica Federal de Alemania

Este documento publico
2 Ha sido firmado por el notano Draxel-Fischer
LUz aA DE HRABRR
3 Actuando en calidad de notano publico INTEMPRETE O

!
Rasg.uc o 560 Minjusticla

21



4 Lleva el sello oficial del notano Draxei-Fischer, \
notano de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5 en Frankenthal (Pfalz)
6 ol 19 de julio 2005
7 por el Presidente del Tnbunal Regional
8 bajo el No 91 Eb - 830-847/05 ~

9 Sello 10 Firma
(Hilo y oblea del Tnbunal Regional) Fdo firma ilegible _
(Chnstian Konelse) o

Juez del Tnbunal Régional .

~t

Costas
Dereches 12,00 €

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

2
L

-.O,-

-

Bogota, 07 de noviembre 2005

C 2800
LUZ ARRIAGA DE H
TRADUCTOR r:nrn!'rE m
L]
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(12) NACH DEM VERTRAG DBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DFM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

E_‘.'-

wO 2004/103978 A1 |15 001 0050 0O A

(19) Wellorgnnisatwon filr gestiges Exzenlum
Intematronales Biiro

(43) Inicrnationgles VerSiTenthchungsdatum
2 Dezember 2004 (02 12.2004)

L4691 030344
T 1 L e DL

(10) Internabonale VerSffentlichungsnummer

WO 2004/103978 Al

(51) Internntionale Patentklessifikation? CO7D 239/48
40314 403104 4917113 AOIN 43/54, 43/653
(21) Internationales Aktenzelchen PCT/EP20D4/004957

(22) Inicmationakes Anmoldedalom

10 Ma: 2004 {10 05.2004)
—

(25) Elnreichungssprache: Deutsch

{26) VervlTentlichungssprache Deutsch

(30) Angaben zur Prioritdt

10323 Olﬁly

(71) Anmelder (fiir allc Bestimmungssiaaten mit Akmahme
von USy BASF AKTIENGESELLSCHAFT [DE/DE]
67056 | uiwigshafen (DE)

b ] ) 2
20 Mll..IIB('.!DDS..(IP_)’ DE

(72) Friinder, und

(73) Erfinder/Anmelder (nur fir US)y TORMO 1 BLASCO,
Jords [LLSDE] Carl Benz-Str 10-3 69514 Laudenbach
(DE). BLETTNER, Carsien [DL/DL] Richard Wag
nur Sir 48, 63165 Mannhem (DB). MULLER, Bernd
[DI/DE| Stockingerstr 7, 67227 T'ankenthal (DE).
GFWFHR Markus [DE/DE] Gocthestr 21 56288
hasielloun (DE) (RAMMENOS, Wassilios [GR/DE)
Alcxander Fleming-Str 13, 67071 Ludwigshafen (DI)
GROTE, Thomms [DEDE] Im Hohnhaosen 18, 67157
Wochenheim (DE). GYPSER, Andreas |DI/DE] B4.4
68159 Manphom (DE) RHEINHEIMER, Joachim
IDL/MI | Murager Sir 24 67063 Ludwigshafen (DR}
SCHAFFR Peter [DE/DU] ROmersir 1 67308 Otter
shum (D) SCHIEWECK, Frank {DI/DI] Lindcnweg

e

4 67258 Hesshexm (DE) SCHWOGLER, Anja [DE/DH]
Hennch-Lanz-Str 3 68165 Mannheim (DE) WAGNER,
Oliver |DE/DE] Im Meisental 50 67433 Neustadt (DE).
STRATHMANN, Sicgfried [DE/DE] Donnersbergstr 9
67117 Limburgerhol (DE). SCHOFL, Uirich [DEDE]
Lufischilfning 22¢ 68782 Brithl (DE) SCHERER, Muris
{DE/DE} Hermann-Jirgens-Strasse 30, 76829 Godram
stein (DE) STIERL, Relnhard [DE/DC] Jshmstr 8,
67251 I'remnsheim (DE).

—

{14) Gemelnsamer Vertreler BASF AKTIENGE-
SELLSCHAFT 67056 Ludwigshafen (DE).

(81) Bestimmungsstaolen (soweir nuy anders angegeben, fiir
Jede verfilgbare nationale Schuizrechisars) AEB, AG AL,
AM AT AU AZ,BA BB BG BR,BW BY HZ,CA CH
CN CO CR CU CZ, DL, DK,DM DZ BC HE, EG
FLLGB GD GB GH GM R HU ID IL.IN IS JP KE,
KG KPKR KZ LC 1K LR LS LT LU LV MA MD
MG MK MN MW MX MZ NA NI NO,NZ,OM PG
PH PL,PT RO RU SC, SD SE,SG SK SL,SYT] ™
TN TR TT TZ, UA UG US,UZ,VC VN YU ZA ZM
Zw

{84) Bestimmungsstaaien {sowert nicht anders angegeben. fur
Jede verfugbare regionale Schurzrechisart) ARIPO (BW
GH GM KE, LS MW M/Z NA SD SL, 8Z, TZ, UG
ZM ZW), curasisches (AM AZ, BY KG KZ, MD RU
1J TM), europthsches (AT BE,BG CH CY CZ,DE, DK
ERE,BS F1 IR GB GR HU IE IT LU MC NL,FL, PT
RO SE, S1 SK TR)Y OAP1(BF BJ CF CG CI CM QA
GN GQ GW ML MR NL, SN TD TG).

VerilTentlichl.
= mit nternationalem Rex harchenberiht

{Foriserzung auf der nlichsten Selia

{55 Title 2 SUBYITTUTED PYRIMIDINES

(54) Bezelchnung 2 SUBSTITUICRTE PYRIMIDINE

R\, .R*
) L
h} x
R‘)\N’ R’
0o 0
re L
™~ z () S—ﬁN ()
R R - ‘R’

104243
wiLO3AD )

(57) Absiruci The inw.ntion relates 1o pynmdines of formula
(I, in which the index n and the constituents L, R to R? are
defincd as cited 1n the deseription and R* corresponds lo ona
of the formulas (I I11) The wnvention also relates 10 methods
and inturmedhale products for producing s2id compounds  to
agents containing the ltter and to their use for controlling phy
topathogemc fung

(57) Zusnmmenlassung Dre vorlicgende Erfindung betnflt
Pynmidine der Fommel (I) in dur dor Index n und che
Substituenien L, R! R? dic 1n der Beschreibung gegebene
Bedeutung haben und R* ciner der Formeln (11 1) entspracht,
sowie Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung dieser
Verbindungen sic enthaliende Mittel sowie deren Verwendung
zur Bekiimpfung pllanzenpathogenor Schadmilze

et



WO 2004/103978 A1l

Zur Erklarung der Zweibuchstaben Codes sund der anderen Ab-
kirzungen wird auf die Erklirungen ("Guudance Notes on Co

des and Abbreviations”) am Anfang jeder reguldren Ausgabe der
PCT Gazetie verwiesen,

Sgad
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WO 2004/103978 PCT/EP2004/004957

2-Substituierte Pynmidme

Beschreibung

Die Erfindung betnfit 2-substituierte Pyrmadine der Formel |,

R‘\N,R’

XA

L,

R4

in der der index und die Substituenten die folgende Bedeutung haben

n

eine ganze Zahl von 1 bis 5, wobei mindestens ein Substituent L in ortho-
Stellung am Phenyinng sizt,

Halogen, Cyano, Cyanato (OCN), Nitro, C-Ce-Alkyl, C-C1o-Alkenyl, C-Cyo-
Aknyl, Ci-Cg-Alkoxy, -C(=O)-A, -C(=0)-O-A, -C{=O)-N(A)A, C(A')(=N-OA),
N(A)A, N(A')-C(=0)-A, N(A"}-C(=O)-N(AA, S(=0)m-A, S(=O)-O-A oder S(=O)ur
NA)A,

m O, 1oder2,

A, A', A"unabhéngig vonemnander Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C2-Cy-Alkenyl, Cr-Cs-
Alkinyl, Cs-Cy-Cycinalkyl, Cs-Ce-Cycloalkenyl, Phenyl, wobe die organi-
schen Reste partiell oder volistindig halogeniert sein kdnnen oder durch
Cyano oder C,-C,~-Alkoxy substituiert semn kdnnen, oder A und A’ zu-
sammen mit den Atomen an die sie gebunden sind flir einen fanf- oder
sechsghedngen gesithgten, parbell ungesatbgten oder aromatischen
Heterocycius, enthaltend ein bis vier Hetarocatome aus der Gruppe O, N
oder S, stehen,

wobel die aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen der Restedefi-
nitionen von L ihrerseits partiell oder volistindig halogeniert sein oder eme bis
vier Gruppen R" tragen kdnnen

R* Halogen, Cyano, C,-Cg-Alkyl, CCio-Alkenyl, CzCig-Allanyl, C4-Co-Alkoxy,
CrCirAlkenyloxy, C-Cic-Alkinyloxy, Cs-Ce-Cycloalkyl, C-Ce-Cycloalkenyl,
Cs-Ce-Cycloalkoxy C»-Ce-Cycloalkenyloxy, -C(=0)-A, -C(=0)-O-A, -C(=0O}-
N(A)A, C(AN=N-OA), N(AA, N(A)-C(=O)A, N(A")-C(=O)-N(A"A, S(=O)n-
A, S(=0)m;O-A oder S(=0)-N(A)A, wobei m, A, A", A" die vorgenannte
Bedeutung haben und wobel die aliphatischen, alicyclischen oder aromat-
schen Gryppen Ihrerseds parbell oder volistandig halogerert sein oder eme

Y4
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WO 2004/103978 PCT/EP2004/004957

bis dres Gruppen R” fragen kinnen, wobet R" die gleiche Bedeutung wie R"
besitzt;

R, R? unabhingy voneinander C-Cy-Alkyl, C-Ce-Cycioalkyl, C-Ce-Alkenyl,

CrCe-Alkinyl, C-Co-Halogenalkyl, Cy-Ce-Halogencycloalkyl, Cr-Ce-
Halogenalkenyl oder Cz-Cs-Halogenalkmyl,

R?kann zusétzich Wasserstoff bedeuten,

R' und R? k3nnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden

sind, einen gesathgten oder ungesaitigten finf- oder sechsgliedngen
Ring bilden, der durch ene Ether—{-0-), Carbonyl =C[=0])-, Thio—{--S-),
Suffoxyi{-S[=0}-) oder Sulfenyl-{—S0Or-) Gruppe unterbrochen sem
kann,

Habgeﬂ. cyaml c1-c4'Nkyll crc«rﬂkeﬂﬂ. c!'chhnyil c-l'crAlkW.
Cs-C-Alkenyloxy oder Cx-C,-Alkinyloxy, wobe: die Alkyl, Alkenyl und Alkl-
nyireste von R? durch Halogen, Cyano, Nitro, C~-Cr-Alkoxy oder C-C-

Alkoxycarbonyl substhwert sein knnen,
einer der Formein
RN\ P
%'/ N
R"’N‘R' o N
R R,
entspncht, wobe:

x 0 oder 1 bedeutet;

R® R® und R° unabhiingig voneinander Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, C-Cs-
Alkenyl, CrCy-Alldnyl, C+-Cy-Cycioalkyl, CCe-Cycioalkenyl,

R* R* zusammen mit dem Sbckstoffatom, an das sie gebunden sind, die
Bedeutung R°-Z-C{R%)=N haben k&nnen,

Z  Sauerstoff oder N-R° bedeutet;

Y  C{H}R*, C-R®, N-N(H)}-R"® oder N-R°® bedeutet,

— emne Doppel oder Einfachbindung bedeuten kann,

>
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R?, R® che gleiche Bedeutungen wie R® haben und zusatzich Halogen oder
Cyano badeuten k&nnen,

R' zusammen mit dem Kohlenstoff an das es gebunden ist, eine Carbo-
nyigruppe bedeuten kann,

wobei die aliphatischen, alicyclischen oder aromabschen Gruppen der Restedefi-
nitionen von R*,R° R®, R” oder R* ihrerseits partrell oder volistindig halogenert
setn oder eine bis vier Gruppen R" tragen kdnnen

RY Halogen, Cyano, C,-Cg-Alkyl, Cx-Cig-Alkenyl, Cr-Cio-Allanyl, C1-Ce-
Alkoxy, C-Cqg-Alkenyloxy, Cr-Cio-Alkinyioxy, Cs-Ce-Cycloalkyl, Ca-Ce-
Cycloalkenyl, Cy-Cy-Cycloalkoxy, Cy-Cs-Cycloalkenyloxy, und wobet
zwei der Reste R®, R® oder R® zusammen mit den Atomen an die s
gebunden sind einen finf- oder sechsghedrigen gesathgten, parbell
ungesétiigten oder aromabschen Heterocyclus enthaltend em bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, bikien kdnnen

Auferdem betnfft die Erfindung em Verfahren zur Hersteliung dieser Verbindungen, sie
enthaltende Mittel sowie deren Verwendung zur Bekimpfung pflanzenpathogener
Schadpitze

Aus WO-A 01/86314 sind fungeade Pynmuiine, die in 2-Stellung einen Cyanamino-
substituenten tragen, bekannt. Wesrterhin sind aus WO 02/74753 fungrzide Pyrimidine
bekannt, die in 2-Stellung aligemein einen Hetrocyclyirest tragen Spezifisch offenbart
sind allerdings nur Heteroaryl substituierte Pynmidine

Die Wirkung der 0 g Pynmidine 15t jedoch in vielen Féllen nicht zufnedenstellend Da-
her lag als Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbesserter Wirksamkeit zu finden

DemgemaR wurden die emgangs definierten Pynmidine der Formel | gefunden AuSler-
dem wurden Verfahren zu shrer Herstellung sowie sie enthaltende Mittel zur Bakamp-
fung von Schadpilzen gefunden

Die Vertindungen 1 kdnnen auf verschiedenen Wegen erhalten warden

[]
1) Beisprelsweise kann von den Hydrazinopynmidinen der Formel Il ausgegangen
werden, deren Herstellung in WO-A 02/074753 oder DE 10156279 9 detailliert be-
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schrieben st. Im folgenden Ist sine bevorzugte Hersteliung der Verbindungen 1l
susgehsand von den Sulfonen lla aufgezegt.

W A R R
NH_- NH, L,
Nl o~  — ] N7 ™
st\\"\u’ R HzN\u/"\N/ -
o

Na H
Die weitere Synthese kann wie m Schema 1 dargestellt erfolgen

Schema 1
L. RO R R® N b
N R* |
| — e o AL A,
H,N\HJ\N ] . T L N° N R
n v
1 R ,R’
R\N,R’ . \]‘XGH
N
Base N RYX/ Base |
== l P
RS "‘/’\N ] — R'\&:l‘l N® R?
Rl N A R‘ R.
B

Die Hydrazinverbmdung 11 wird mit emner Dicarbonylverbindung ill, wobei die Subsh-
10 tuenten R, RZ, R? L, R? und R® die zuvor gegebene Bedsutung haben und R’ eme

Alkyl, Aryl oder Banzyigruppe bedeutet, kondensiert (s. Schema 1) und damrt die Ver-
bindungen der Formel V1 erhalten Die Dicarbonylverbindungen der Formel Il smd aus

Angew Chemn Int. Ed Engl 1989 28, S 500 bekannt. Dve Kondensation erfoigt wie

unter DE 18627002 im n3heren ausgefihrt. Der Ringschiuss zu den erfindungsgema-
15 Ben Verbindungen |A erfoigt bemspieisweise in Gegenwart von Basen wie nsbesondere

Alkalimetallalkoxylate Expizit beschneben wxd die Umseizung mit Natmummethylat

(Syniett 1996, 867-8) In Gegenwart von Alkyerungsmittel R*X, wobe R", die 0 g Be-

deutung und X fir eine Abgangsgruppe wie Halogenid, oder Sulfat steht und einer
starken Base wie beispielsweise Natnumhydrid oder wasserfreilem Kalumcarbonat

20 werden de erfindungsgeméfen Verbindungen IB erhalten

AN
t
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]
2) Das in Schema 2 aufgezeigte Herstellverfahren fihrt zu den erfindungsgemaGen
Verbindungen IC
Schema 2.
R\, R RL R
N L, N L,
N™ CICO.R" <
| e |
H,N..HJ\N 3 R-o\n,ﬂ‘u)\ﬂz i
o
It 1)
1
i R\N,R!
cl Cl p1 = ; &HJR‘NHNFH
- R-o\g,n,,u,l\", . 2E=
cl’ko
Vi
R\ R RN, R
N L, N L,

Re_..Ni}ljiN, R - LN&NJ\I;: rR®

02( ic J—'R'

5 Ic’
Ausgangspunkt fOr die Synthese der Vertbindungen IC und IC’ 1st vorzugsweise die
Hydrazinverbindung Il, deren Herstellung bererts werter oben eingehend beschneben
wird Die Umsetzung mit Chioramesenséureester (R* steht fir emnen Alkylirest) zu den
acyfierten Verbindungen V erfolgt im aligemeinen in Gegenwart einer Base Die wertere

10 Umsetzung von V mit Phosgen bzw einem Phosgendquivalent zu V1 und der anschiie-
Bende Ringschluss in Gegenwart eines Amins/Hydrazins und einer Base kann analog
derin Chem Ber 1898, 31, Serte 2320 ff beschnebenen Methode erfolgen Der Ring-
schiuss in Gegenwart von Aminen R°NH, fihrt zu Tnazolidindionen IC wihrend der
Ringschiuss in Gegenwart von Hydrazinen R°NH-NH, zu den Verbindungen IC* fahrt.
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R\N JR?

h;:v"‘ N

Die Alkylierung der Verbindungen IC mit Alkylierungsmittel R"X, wobei R®die o g Be-
deutung hat und X fiir eme Abgangsgruppe wie Halogenid oder Suffat steht, in Gegen-
wart von Base erfoigt nach DE 3336683

3) Tnazoldinone des Typs ID lassen sich voriethaft wie in Schema 3 gezesgt aufbau-
en

Schema 3
R\ R
¥ L,
ReC(OR"),
o '1 :I . — EO\I’N JL 3
]
R __R?
CICOR" R"N
'?c-o (o] Rl
10 Vil )

Ausgehend von der Hydrazinverbindung Il und Orthoestern erhilt man die kondensier-
te Verbindung VIl analog der in J Am Chem Soc. 1085, 77, S 1148 beschnebenen Me-
thode VI wird westertun mit Chloramessensureester zu V1l analog zu der in Compt
Rend Acad Sci 1881, 293, N8B, 573-76 beschrmebenen Mathode acyliert R' Im Ortho-
15 ester und Chloramesensiureester bedeutet C,-Co-Alkyl Der Ringschluss zu den erfin-
dungsgeméien Verbindungen ID erfoigt In Gegenwart von Aminen R°NH; Werden
anstelle von Aminen Hydrazine der Formel R'NH-NH; eingesetzt, so werden Tnazolidi-
none der Formel ID* erhalten
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R'\N,R'

R'S\H_N&F)Nl\; R
R“)ﬂ:hl

L,

2

Der Rest R? (insbesondere Alkyl) in 8-Position am Pynmidinnng kann durch Umset-
zung unter Ubergangsmetallkatalyse, wie Ni- oder Pd-Katalyse eingefihrt werden In

5 manchen Féallen kann es ratsam sem die Reshenfoige umzudrehen und den Subsintuen-
ten R? vor dem Substituenten NR'R? einzufhren

Schema 4
R‘\N,R’ R'\N,R’
L, L.
NI = ((RW hi -
R‘S’LN’ cl R‘s’l\n’ R®
v Vi
R‘\N,Rz
L,
Oxid N~
_ R\ JI\ < 3
>8” N "R
0" o

10

In Formel (R*)y.Xw-M" steht M fOr ein Metallion der Werligkett Y, wie bespielsweise B,
Zn, Mg, Cu oder Sn, X steht far Chlor, Brom, lod oder Hydroxy, R® bedeutet bevorzugt
C1-C+Alkyl und w steht fir eme Zahl von O bis 3 Diese Reakhon kann beispielsweise

15 analog folgender Methoden durchgefihrt werden J Chem Soc. Perkin Trang 1, 1187
(1994), ebenda 1, 2345 (1996), WO-A 98/41255, Aust. J Chem , Bd 43, 733 (1990), J
Org Chem, Bd 43, 358 (1878), J Chem Soc. Chem Commun 888 (1978), Tetra-
hedron Lett., Bd 34, §267 (1993), ebenda, Bd 33, 413 (1902)

20 Die obengenannten Angaben beziehen sich insbesondere auf die Herstellung von Ver-
bindungen, in denen R? eine Alkylgruppe darstellt. Sofem R® eine Cyangruppe oder
einen Alkoxysubstenten bedeutet, kann der Rest R durch Umsetzung mit Alkahmetall-
cyaniden bzw Alkalimetallalkoholaten eingefthrt werden

3¢
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Bet den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definibonen der Symbole wurden

Sammelbegriffe verwandet, die aligemein reprasentativ fir die folgenden Substituenten
stehan

Halogen Fluor, Chior, Brom und Jod,

Alkyl gessihgte, geradketbge oder verzweigte Kohlanwasserstoffreste mit 1 bis 4, 6, 8
oder 10 Kohlenstoffatomen, z.B C+-Cs-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl,
Butyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dmethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-
Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methyipropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyt, 1,1-
Dimethylpropyl, 1,2-Dimethylpropyl, 1-Methyipentyl, 2-Methyipentyl, 3-Methyipentyl, 4-
Methylipentyl, 1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimsthyibutyl, 1,3-Dimethyibutyl, 2,2-
Dimethylbutyl, 2,3-Dimethyibutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethytbutyl, 1,1,2-
Trimethylpropyl, 1.2,2-Tnmethyipropyl, 1-Ethyl-1-methyipropyl und 1-Ethy}-2-
methyipropyl,

Halogenalkyl geradkethge oder verzweigte Alkyigruppen mit 1 bis 10 Kohlenstoffato-
men (wie vorstehend genannt), wobel in diesen Gruppen tellweise oder vollstindig die
Wasserstoffatome durch Halogenatome we vorstehend genannt ersetzt sein kdnnen,
2B C,-C-Halogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlormethyl, Tnchiormethyl,
Fluomethyl, Difluormethyl, Tnfluormethyl, Chiorfiuormethyl, Dichlorfluormethys, Chior-
difftuormethyl, 1-Chiorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethyl, 2,2-Diflucrethy,
2,2 2-Tnfluorethyl, 2-Chior-2-fluorethyl, 2-Chior-2,2-difluorethyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethyl,
2,2,2-Tnchlorethyl, Pentafluorethyl oder 1,1,1-Tnfluorprop-2-yl,

Alkenyl ungeséthgte, geradkettige oder verzweigte Kohienwasserstoffreste mit 2 bis
4, 6, 8 oder 10 Kohlenstoffatomen und emer Doppelbindung in einer beliebigen Posib-
on, ZB CxCs-Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl, 1-Butenyl,
2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methy}-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl, 1-Methyl-2-propenyl,
2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Methyl-1-
butenyl, 2-Methyl-1-butenyl, 3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-butenyl, 2-Methyl-2-
butenyl, 3-Methyl-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl, 3-Methyl-3-
butenyi, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-1-propenyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyl, 1-
Ethyl-1propenyl, 1-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-
Hexenyl, 1-Methyl-1-pentenyl, 2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-
pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 3-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-
pentenyl, 1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-
pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-
pentenyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-Dimethyl-3-butenyl, 1,2-Dimethyi-1-butenyl, 1,2~

)
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Dmethyt-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimethyl-1-butenyl, 1,3-Dimethyl-2-
butenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyi, 2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyi-1-butenyl, 2,3~
Dimethyl-2-butenyl, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-
butenyl, 1-Ethyi-1-butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethyl-1-butenyt, 2-
Ethyl-2-butenyl, 2-Ethyi-3-butenyl, 1,1,2-Tnmethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-methyl-2-
propenyl, 1-Ethyl-2-methyl-1propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl,

Alkadienyl ungesaihgte, geradketbge oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 4,
6, 8 oder 10 Kohilenstoffatomen und zwe: Doppelbmdungen in beliebiger Position,

Halogenalkenyl ungeséathgte, geradkethge oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste
mit 2 bis 10 Kohlenstoffatomen und emer Doppelbindung in emner beliebigen Position
(wie vorstehend genannt), wobet in diesen Gruppen die Wasserstoffatome teilweise
oder vollstandig gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, insbesondere Fluor,
Chior und Brom, erseizt sem kinnen,

Alkinyl geradkethige oder verzweigte Kohlenwasserstofigruppen mit 2 bis 4, 6, 8 oder
10 Kohlenstoffatomen und ener Drelfachbindung m emer bellebigen Position, zB C-
Cs-Alkinyl wie Ethmyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-Bubnyl, 3-Butnyl, 1-Methyl-2-
propmyl, 1-Pentinyl, 2-Pentnyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 1-Methyl-3-
butinyl, 2-Methyl-3-butinyt, 3-Methyl-1-butinyl, 1, 1-Dimethyi-2-propinyl, 1-Ethyl-2-
propinyl, 1-Hexanyl, 2-Heanyi, 3-Hexinyl, 4-Hexinyi, 5-Hesonyl, 1-Methyl-2-pentinyi, 1-
Methyl-3-pentiny!, 1-Methyl-4-pentinyt, 2-Methyl-3-pentinyl, 2-Msthyl-4-pentinyl, 3-
Methyl-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentmyl, 4-Methyl-1-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyi, 1,1-
Dimethyl-2-butinyl, 1,1-Dimathyl-3-butinyl, 1,2-Dimethyl-3-butinyt, 2,2-Dimethyl-3-
butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butnyl, 1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und
1-Ethyl-1-methyl-2-propinyl,

Cycloalkyl. mono- oder bicychische, gesattigte Kohlenwasserstoffgruppen mt 3 tis 8
oder 8 Kohlenstofinnggliedem, z.B Cy-Cy-Cycloalkyl wie Cyciopropyl, Cyclobutyl, Cyc-
iopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyi,

font- bis sechsgliedriger geséthgter, partell ungeséthgter oder aromatischer Heterocyclus,
enthaltend en bis vier Heteroatorne aus der Gruppe O, N oder S

- 5- oder 6-ghedriges Heterocyclyl, enthaltend ein bis dret Stckstoffatome
und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder ein oder zwel Sauerstoff-
und/oder Schwefelatome, z.B 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyl, 2-
Tetrahydrothienyl, 3-Tetrahydrothienyt, 2-Pyrmolidinyl, 3-Pyrrohdinyi, 3-
Isoxazoldinyl, 4-Isoxazohidinyl, 54soxazohdinyl, 3-isothiazolidinyi, 4-

32
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Isothuazolidinyl, S5-isothvazohdinyl, 3-Pyrazolidinyl, 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl,
2-Onazolidinyl, 4-Oxazohdinyl, 5-Oxazolidinyl, 2-Thiazohdinyl, 4-Thiazohdinyl, 5-
Thiazoldinyl, 2-imidazolidinyl, 4-imidazolidinyl, 1,2,4-Oxadiazolidin-3-yi, 1,2,4-
Oxadlazohdin-5-yl, 1,2,4-Thiadiazolidin-3-yl, 1,2,4-Thadiazolidin-5-yi, 1,2 4~
Tnazohdin-3-yl, 1,3,4-Oxadiazohdin-2-yl, 1,3,4-Thiadiazolidin-2-yl, 1,3,4-
Triazohdin-2-yl, 2,3-Dihydrofur-2-yi, 2,3-Dihydrofur-3-yi, 2,4-Dihydrofur-2-yl, 2,4-
Dhhydrofur-3-yl, 2,3-Dihydrothien-2-y], 2,3-Dihydrothien-3-yl, 2,4-Dihydrothien-2-
¥, 2, 4-Dshydrotiuen-3-yl, 2-Pyrrolin-2-yl, 2-Pymrolin-3-yl, 3-Pyrrolin-2-yl, 3-Pyrrolin-
341, 2-Isoxazolin-3-yl, 3Hsoxazohn-3-yl, 4soxazrolin-3-yi, 2-Isoxazohn-4-yi, 3-
Isoxazolin-4-yl, 4-lsoxazolin-4-yl, 2-lsoxazolin-5-yi, 3-lsoxazokn-5-yl, 4-
Isoxazolin-5-yl, 2-lsothiazolin-3-yi, 3-lsothlazolin-3-yi, 4-lsothtazolin-3-yl, 2-
Isottuazolin-4-yi, 3-1sothlazolin-4-yl, 4-lsothiazolin-4-yl, 2-Isothiazolin-5-yl, 3-
Isothiazolin-5-yl, 4-isothiazolin-5-yl, 2,3-Dihydropyrazol-1-yl, 2,3-Dihydropyrazol-
2-yl, 2,3-Dihydropyrazol-3-yi, 2,3-Dihydropyrazol-4-yi, 2,3-Dihydropyrazol-5-yl,
3,4-Dihydropyrazol-1-yi, 3,4-Dihydropyrazol-3-yl, 3,4-Dihydropyrazol-4-yl, 3,4-
Dihydropyrazol-5-yi, 4,5-Dhydropyrazol-1-yl, 4,5-Dihydropyrazol-3-yi, 4,5~
Dihydropyrazol-4-yl, 4,5-Dihydropyrazol-5-yl, 2,3-Dihydrooxazol-2-yi, 2,3-
Dihydrooxazol-3-yi, 2,3-Dihydrooxazol-4-yl, 2,3-Dihydrooxazol-5-y1, 3,4-
Dihydrooxazol-2-yi, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-Dihydrooxazol-4-yl, 3,4-
Dihydrooxazol-5-yl, 3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-
Dihydrooxazol-4-yl, 2-Piperidinyl, 3-Pipendinyl, 4-Pipendinyl, 1,3-Dioxan-5-yl,
2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl, 2—Tetrahydrothienyl, 3-
Hexahydropyndaznnyl, 4-Hexahydropyndazinyl, 2-Hexahydropynmidinyl, 4-
Hexahydropynmdinyl, 5-Hexahydropynmidinyl, 2-Piperazinyl, 1,3,5-Hexahydro-
tnazn-2-yi und 1,2,4-Hexahydrotnazin-3-yi,

S-gllednges Heteroaryl, enthaltend emn bis vier Stickstoffatome oder ein bis dre
Stckstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom 5-Ring Heteroaryigrup-
pen, weiche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stckstoffatome oder em bis
drei Stckstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom als Ringglheder ent-
halten k6nnen, zB 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-
Isoxazolyl, 4-lsoxazolyl, 5-lsoxazolyl, 3-isothlazolyl, 4-isothiazolyl, S-Isothiazolyl,
3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl, 2-
Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-imidazolyl, 4-imidazolyl, 1,2,4-Oxadiazol-3-
¥, 1,2,4-Oxadiazol-5-yi, 1,2 4-Thiadiazol-3-yi, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,2,4-Tnazol-
3y, 1,3,4-Oxadiazol-2-yi, 1,3 4-Thiadiazol-2-yl und 1,3,4-Tnazol-2-yl,

6-ghedriges Heteroaryl, enthaltend esn bis dret bzw em bis vier Stickstoffatome
6-Ring Heteroaryigruppen, weiche neben Kohlenstoffatomen ein bis drei bzw ein
bis wvier Stickstoffatome als Ringgheder enthalten kénnen, z.B 2-Pyndinyl, 3-

t—pd
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Pyndinyl, 4-Pyndinyl, 3-Pyndazinyl, 4-Pyndaxmyl, 2-Pynmidinyl, 4-Pynmidinyl, 5-
Pynmidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Tnazin-2-yl und 1,2 4-Tnazn-3-yl,

In dem Umfang der vorliegenden Erfindung sind die (R)- und (S)-lsomere und die Ra-
cemate (+) von Verbindungen der Formel | eingeschiossen, die chirale Zentren aufwes-
sen

Im folgenden werden die Ausflilhrungsformen der Erfindung genauer beschneben

Im Hinblick auf die bestimmungsgemaBe Verwendung der Pynmidine der Formel | sind
die folgenden Bedeutungen der Substituenten, und zwar jeweils fir sich allein oder in
Kombination, basonders bevorzugt:

Verbindungen | werden bevorzugt, in denen R' fiir einen C~Ce-Alkyl, C1-Cq-

Halogenalkyl, C:-Cs-Alkenyl, C-Cs-Alkmyl oder Cs-Ce-Cycioalkyl und R? fiir Wasser-
stoff stehen

Insbesondere werden Verbindungen | bevorzugt, m denen R for m a-Stallung ver-
zweigtes C-Ce-Alkyl oder C,-Cq-Halogenalkyi steht.

Daneben werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R' fir C+-CHalogenalkyl und
R? for Wasserstoff stehen

AuBerdem werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R und R% zusammen mit dem
Stickstoff, an das sie gebunden sind, emnen fanf- oder sechsgliedngen Ring bilden, der
durch ein Sauerstoffatom unterbrochen sein kann und etnen oder zwer C1-Ce-
Alkyisubshiuenten tragen kann

Insbesondere bevorzugt sind Gruppen NR'R? wie — insbesondere in a-Stellung - me-
thyherte Pyrrolidine oder Pipendine

AuBerdem werden Pynmidine | besonders bevorzugt, wobel der Index n und die Sub-
stituenten L' bis L® die folgende Bedeutung haben

n 1bis 3,

L  Halogen, Cyano, Ci-Cg-Alkyl, C-Cio-Alkenyl, C-Cio-Allinyl, C,-Ce-Alkoxy, Co-
Cio-Alkenyloxy, Cr-Co-Alkinyloxy, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalkenyl, Cs-Ce-
Cycloalkoxy, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A)A, C(A')(=N-OA), N(A)A, N(A')-C(=0)-A
oder S(=0)n-A,



10

15

25

35

WO 2004/103978 PCT/EP2004/004957

12
m 0, 1 oder 2,

A A A" unabhéngyy voneinander Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C-Ce-
Alkenyl, C--Cs-Allanyl, wobe: die organischen Reste parhell oder vollstindig ha-
logeniert sein kBnnen oder durch Cyano oder C-C,-Alkoxy substituiert sein kén-
nen, oder A und A' zusammen m# den Atomen, an die sie gebunden sind fir e+
nen finf- oder sechsgliedrigen geséttigien Heterocyclus, enthaltend ein bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N, oder S, stehen

Insbesondere werden Pynmidme | bevorzugt, wober die Substtuenten L' bis L dis
folgande Bedeutung haben

L  Halogen, Cyano, Ci-CgAlkyl, C-Ce-Alkaxy, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A,

m 0, 1 oder 2,
A A", A" unabhlngyg voneinander Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C-Ce-Alkenyl,
CzCyAlkinyl

Verbindungen | werden besonders bevorzugt, in denen R" far Halogen, Cyano, C-Cs-
Alkyl, C-Cyo-Alkenyl, C2-Cio-AlKinyl, Ci-Co-Alkaxy, Co-Ci-Alkenyloxy, Cr-Cye-
Alkinyloxy, C-Cy-Cycloalkyl, Cs-Cs-Cycloalkenyl, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(ANA,
C(A"(=N-OA) steht, wobei die aliphatischen oder alicychschen Gruppen threrseits par-
tiell oder vollstandig halogemert sein oder eine bis drer Gruppen R" tragen kannen,
wobei R’ die gleiche Bedeutung wie R" besiizt.

Insbesondere werden Verbindungen | bevorzugt, m denen R fir Halogen, Cyano, C4-
Ce-Alkyl, C-Cs-Alkenyl, Cr-Cs-Aliinyl, C+-Ce-Alkoxy, Cr-Ce-Alkenyloxy, C»-Ce-
Alkimyloxy, Cy-Ce-Cycloalkyl, C5-Cs-Cycloalkenyl, steht.

AuBerdem werden Pynmidine | bevorzugt, wobai die durch L, substituierte Phe-
nyigruppe fir die Gruppe B

steht, wonn # die VeriknOpfungsstelle mit dem Pynmidin-Gerist st und

L'  Fluor, Chior, CH; oder CF3,
L214 unabh&ingig vonemnander Wasserstoff, CH, oder Fluor;

i3
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L*  wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Cyano, CHs, SCH,, OCH,, SO:CHs, CO-
NH;, CO-NHCH,, CO-NHC;H;s, CO-N(CHa)2, NH-C(=0)CHs, N(CHs)-
C{=0)CH; oder COOCH, und
L®*  Wasserstoff, Fluor, Chior oder CH; bedeuten

Besonders bevorzugt werden auch Verbindungen |, in denen R® C-CAlkyl bedeutet,
das durch Halogen substituiernt sein kann

AuBerdem werden Verbindungen | besonders bevorzugt, in denen R? for Halogen, Cy-
ano, C;-C-Alkyl oder Cr-C-Alkoxy steht.

insbesondere werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R Methyl, Ethyl, Cyano,
Brom oder insbesondere Chlor bedeutet.

Westerhin sind Pynmidine der Formel | bevorzugt, in der R* fiir

DY . R§
R:% N HN~ -~ R F/ R ~  HNw
RS D S S S S 0
steht.

Insbesondere sind Pynmidine der Formel | bevorzugt, in der R* for

Rf-.,}’_—lLNF/ R® NF/
ot -

Insbesondere sind Pynmidine der Formel | bevorzugt, in der R* fir Formel
R\zj\,f/

RII/

NJ
R" steht

R®, R und R bedeuten vorzugsweise unabhéingig vonetnander Wasserstoff, C,-Cq-
Alkyl, C-Cg-Alkenyl, Co-Ce-Alkinyl oder C3-Co-Cycloalkyl

Bevorzugt bedeuten R®, R® und R® unabhéngig voneinander Wasserstoff, Methyl oder
Ethyl
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FOr die Zwischenprodukte der Formel [V, V, V1 und VII gelten die gleichen Bevorzu-
gungen wie fir die Wirkstoffe die zuvor genannt wurden Dabe: gelten die bevorzugten
Substituentenbedeutungen jeweils fir sich wie auch n Kombination mit anderen Be-

vorzugungen

Insbesondere bevorzugt snd Zwischenprodukte der Formein IV und V
R\ R
N
L,

L
RON‘N N R v
0 Rd H

R‘\N,R‘

Ho
ROT""N N R? v
5 H

10
Insbesondere sind mm Hinblick auf thre Verwendung die in den foigenden Tabellen zu-

sammengesteliten Verbindungen | bevorzugt. Die in den Tabellen fir einen Substituen-

ten genannten Gruppen stellen auBerdem fOr sich betrachtet, unabh&ngig von der

Kombination, in der sie genannt smd, emne besonders bevorzugte Ausgestaltung des
15 betreffenden Substituenten dar

RL.N.Rz . R‘\N.R
0 i o N b
)l\ N, R la )L )L /I 3 Ib ’ )

cHo” N CHNH™ N7 N° "R
H._‘C,N\H HC ,N\H
R\ R
SN L
XA
CHO 'f )\N ] Ic
CHO. 2N
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q
R R\ .R

! L,

Hc\_%\'N)NL _ okN)NI\N R Ih
2 \ h'l H,C—N '&
7 o)’ “cH,

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,8-chior, R®
Methyl bedeuten und R?, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeils der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 1

Verbmdungen der Forme! la, Ib, i, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2,6-Difiuor, R® Me-
thyl bedeuten und R', R? fr eine Verbindung jeweils emer Zefle der Tabelle A ent-
-~ spncht

10

Tabelle 2

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, id, le, i, ig und Ih, n denen L, 2,6-Dichlor, R® Me-
thyl bedeuten und R', R? fr eme Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

15

Tabelle 3

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, If. lg und ih, in denen L, 2-Fluor,6-methyl, R®
Methy! bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent-
spncht

20

Tabelle 4

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, 1g und Ih, in denen L, 2,4,6-Tnfluor, R®
Methyl bedeuten und R?, R® fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

25
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Tabelle 5
Verbmdungen der Formel la, Ib, Ic, Id, Is, if, Ig und Ih, m denen L, 2-Methyl,4-fluor, R?
Methyl bedeuten und R?, R?flir eine Verbindung jewells einer Zsile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 6

Verbindungen der Formel la, Ib, I, id, le, if, }g und 1h, in denen L, 2-Fluor,4-
methoxycarbonyl, R* Methyl bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 7

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, If, ig und th, m denen L, 2-Fluor,4-CN, R?
Methyl bedeuten und R', R? fir eme Verbmdung jeweils emer Zetle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 8

Verbmdungen der Formel ia, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2,4,5-Trfluor, R®
Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 8

Verbindungen der Formel la, Ib, It, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Dichior, R? Me-
thyl bedeuten und R!, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 10
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2-Chlor, R? Methyl
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zesle der Tabelle A entspncht

Tabella 11
Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, I, g und Ih, m denen L, 2-Fluor, R® Methyi
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 12

Verbmdungen der Formel a, Ib, Ic, Id, le, I, Ig und ih, in denen L, 2,4-Difluor, R® Me-
thyl bedeuten und R?, R? fir emne Verbindung jeweils emner Zeile der Tabelle A ent-

spricht

:)
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Tabelle 13

Verbindungen der Formel 1a, 1b, Ic, id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2-Fluor-4-chior, R®
Methy! bedeuten und R*, R? for eine Verbindung jewsils emer Zeile der Tabelle A enf-
spncht

Tabelle 14

Verbindungen der Formel la, Ib, I, id, le, If. Ig und Ih, n denen L, 2-Chlor-4-fluor, R?
Methy! bedeutsn und R', R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabells A ent-
spncht

Tabelle 15

Verbindungen der Formel Ia, b, Ic, Id, le, If. Ig und [h, in denen L, 2,3-Diflucr, R* Me-
thyl bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 16

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2,5-Diflucr, R® Me-
thyl bedeuten und R', R? fOr elne Verbindung jeweils emner Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 17

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2,3,4-Tnfluor, R®
Methyl bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jewetls einer Zeile der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 18

Verbindungen der Formet Ia, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl, R* Methyl
bedeuten und R", R? fuir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspnicht

Tabelle 19

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ¢, Id, le, If, Ig und th, in denen L, 2,4-Dimethyi, R®
Methyl bedeuten und R*, R? fiir eine Verbindung jeweils emner Zesile der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 20

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl-4-chlor, R*
Methyi bedeutsn und R', R? fr eine Verbindung jewails emner Zetle der Tabelle A ent-
spncht
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Tabelle 21

Verbmdungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, K, ig und Ih, m denen L, 2-Fluor-4-methyl, R®
Methyl bedeuten und R’, R? fir eme Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 22

Verbindungen der Formel la, b, Ic, id, le, if, ig und Ik, m denen L, 2,6-Dimethyl, R?
Methyl bedeuten und R', R? fir eme Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 23

Verbindungen der Formel ia, ib, I, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2,4,6-Tnmethyi, R?

Methy! bedeuten und R', R® for emne Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle A ent-

spncht ‘J

Tabelle 24

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, I, ig und Ih, in danen L, 2,6-Dfluor-4-cyano,
R? Methyl bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jewells einer Zete der Tabelle A

entspncht

Tabelle 25

Verbindungen der Formel la, Ib, I, Id, le, I, Ig und Ih, iIn denen L, 2,6-Difiuor-4-methyi,
R? Methy bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jewells elner Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 26

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, m denen L, 2,6-Difluor-4- {
methaxycarbonyl, R® Methyl bedeuten und R', R? fir ene Verbindung jewells einer

Zeille der Tabelle A entspncht

-t

Tabelle 27

Verbindungen der Formel la, Ib, I, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Chlor,4-Methoxy,
R?® Methyl bedeuten und R, R? fir eine Verbmdung jewells emner Zsile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 28

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, In denen L, 2-Chior,4-Methyl, R®
Methy! bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht
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Tabelle 29

Verbindungen der Formel lIa, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chlor,4-
methoxycarbonyl, R* Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer
Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 30

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und ih, in denen L, 2-Chilor,4-Brom, R®
Methy! bedeuten und R', R? flir eine Varbindung jeweils emner Zeaile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 31

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2-Chior,4-Cyan, R®
Methyi bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zefle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 32

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, In denen L, 2,6-Difluor,4-
methoxy, R* Methyl bedeuten und R', R? fir ene Verbindung jeweils einer Zsile der
Tabelle A entspncht

Tabelle 33

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,3-methyl, R?
Methyl bedeuten und R', R? fiir eme Vesbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabells 34

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, In denen L, 2,5-Dimethyl, R?
Methyl bedeuten und R®, R? fir emne Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 35

Verbmdungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-Cyan, R®
Methyl bedeuten und R, R? fiir ene Verbindung jewelis einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht
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Tabelle 36
Verbindungen der Formel la, Ib, !¢, id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-broin, R®
Methyl bedeuten und R’, R? fir eme Verbindung jeweils emer Zeule der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 37

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,5-fluor, R®
Methyl badeuten und R', R? fir eme Verbindung jewsils emner Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 38

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl 4-methoxy,
R® Methyl bedeuten und R', R? fiir eine Verbmdung jeweils elner Zeile der Tabelie A
entspncht

Tabelle 39

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, ig und Ih, in denen L, 2-Methyl.4-
methoxycarbonyl, R? Methyl bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jewells emer
Zeile der Tabelle A entspncht

Tabells 40

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, ie, if, ig und th, in denen L, 2,5-Dimethyl, 4-brom,
R?® Methyl bedeuten und R', R? fir emne Verbindung jeweils ener Zeie der Tabelle A
entspncht

Tabelle 41

Verbindungen der Formel Ia, Ib, I, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-brom, R®
Methyl bedeuten und R", R? fr eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 42

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-methaxy,
R? Methy! bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewsiis emer Zelle der Tabslle A

entspncht

Tabelle 43

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,5-methyl, R®
Methyl bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils emer Zeile der Tabella A ent-
spncht

=
(3
bl
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Tabelle 44

Verbindungen der Formel! la, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, Pentafiuor, R* Me-
thyl bedeuten und R!, R? filr aine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spnicht

Tabelle 45

Verbindungen der Formel la, Ib, Ig, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,6-chior, R®
Chlor bedeuten und R', R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spnicht

Tabelle 46

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig und ih, in denen L, 2,6-Drfiuor, R® Chior
bedeuten und R, R? {iir eine Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A entspncht

Tabelle 47
Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, In denen L, 2,68-Dichlor, R Chior
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 48

Verbindungen der Formel la, 1b, ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,6-methyl, R?
Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbmdung jeweils emner Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 49

Verbmdungen der Forme! Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und ih, in denen L, 2,4,8-Tnfluor, R®
Chlor bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 50

Verbindungen der Formel 1a, 1b, Ic, Id, le, I, ig und Ih, n denen L, 2-Methyl,4-fluor, R*
Chlor bedeuten und R?, R? fr emne Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 51

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor.4-
methoxycarbonyl, R* Chior bedeuten und R', R? for emne Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspncht
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Tabelle 52
Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2-Fluor,4-CN, R®
Chlor bedeuten und R', R? fiir ene Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 53
Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2,4,5-Trifluor, R®
Chior bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-

spncit

Tabelle 54
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, if, Ig und h, m denen L, 2,4-Dichior, R? Chlor
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils emer Zelle der Tabelle A entspncht

Tabelle 55
Verbindungen der Formel fa, Ib, Ic, Id, le, if, ig und Ih, in denen L, 2-Chlor, R® Chior
bedeuten und R?, R? fr eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 56
Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und 1h, m denen L, 2-Fluor, R® Chior
bedeuten und R', R? fiir eine Verbndung jeweils ener Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 57
Verbindungen der Formel la, Ib, ¢, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Drfluor, R® Chlor
bedeuten und R?, R® fir ene Verbindung jewells emner Zelle der Tabelle A entspncht

Tabelle 58

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor-4-chlor, R?
Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewatls einer Zeile der Tabelle A ent-
spnicht

Tabelle 58

Verbmdungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig und Ih, n denen L,, 2-Chlor-4-fluor, R®
Chlor bedeuten und R, R? fr eine Verbindung jeweils einer Zsile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 60

Verbindungen der Formel [a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Lh, m denen L, 2,3-Difluor, R® Chior
bedeuten und R!, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspncht
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Tabelle 61

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und ih, 1n denen L, 2,5-Difluor, R® Chior
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspnicht

Tabelle 62

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2,3,4-Tnfluor, R*
Chior bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jewetls einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 63

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl, R® Chior
bedeuten und R', R* fir elne Verbindung jeweils emner Zsfle der Tabelle A entspnicht

Tabelle 64

Verbindungen der Formeil la, ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Dimethyt, R®
Chior bedeuten und R?, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 65

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl-4-chior, R®
Chior bedeuten und R', R? fiir ine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabetle A ent-
spncht

Tabelle 66

Verbindungen der Formel Ia, 1b, Ic, id, le, if, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor-4-methyl, R?
Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 67

Verbindungen der Formel 1a, ib, Ic, id, le, I, ig und Ih, m denen L, 2,6-Dmmethyl, R*
Chlor bedeuten und R', R? fir emne Verbindung jeweils einer Zesle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 68

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2,4,6-Tnmethyi, R®
Chlor bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

¥,
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Tabello
Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, K, ig und Ih, m denen L, 2,8-Difluor-4-cyano,
R® Chior bedeuten und R', R? fir eme Verbindung jewells siner Zsile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 70

Verbindungen der Formet 1a, Ib, Ic, Id, ls, I, ig und |h, m denen L, 2,6-Difluor-4-methyl,
R® Chior bedeutsn und R', R? fiir eine Verbindung jeweils emer Zaile der Tabelle A

entspncht

Tabelle 71

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, id, le, i, ig und Ih, m denen L, 2,6-Difluor-4-
methoxycarbonyl, R* Chior bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspricht )

Tabelle 72

Verbmdungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, e, K, Ig und Ih, in denen L, 2-Chlor,4-Mathoxy,
R? Chior bedeuten und R', R? fir eme Verbindung jeweils einer Zetle der Tabelle A
entspnicht

Tabelle 73

Verbindungen der Formet la, Ib, 1¢, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior,4-Methyl, R?
Chlor bedeuten und R?, R2 fir eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 74

Verbindungen der Formal la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und I|h, in denen L,2-Chlor,4- . )
methoxycarbonyl, R? Chior bedauten und R, R fir eine Verbindung jeweils einer Zeile

der Tabelle A entspricht

Tabelle 75

Verbindungen der Formel la, 1b, I¢, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior,4-Brom, R®
Chior bedeuten und R, R? fOr eine Verbmdung Jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
gpncht

Tabelle 76
Varbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, e, If, ig und Ih, m denen L,2-Chior,4-Cyan, R®
Chior bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-

spncht
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Tabelle 77

Verbindungen der Formel !a, Ib, I, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,6-Difluor,4-
methoxy, R® Chior bedeuten und R?, R? for ene Verbmdung jewetls emer Zaile der Ta-
belle A entspncht

Tabelle 78

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2-Fluor,3-methyl, R®
Chlor bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 79

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2,5-Dimethyl, R®
Chlor bedeuten und R', R? fir ane Verbmdung jeweis siner Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 80

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, I, ig und th, n denen L, 2-Methyl,4-cyan, R?
Chior bedeuten und R, R? fOr eine Verbindung jeweds emer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 81

Verbindungen der Formeil Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, m denen L, 2-Methyl,4-brom, R®
Chior bedeuten und R?, R? fir eme Verbindung jeweils emner Zele der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 82

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,5-fluor, R?
Chlor bedeutan und R', R? fiir eine Verbindung jeweils emner Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 83

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und ih, In denen L, 2-Methyl,4-methoxy,
R? Chior bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jewells etner Zeile der Tabelle A
entspncht
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Tabelle 84
Verbindungen der Formel la, b, Ic, id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-
methoxycarbonyl, R® Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspncht

Tabelle 85
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,5-Dimethyl,4-brom,
R? Chior bedeuten und R', R? fir emne Verbindung jeweuls ener Zeile der Tabelle A

entspricht

Tabelle 86

Verbindungen der Formel Ia, 1b, Ic, Id, le, if, ig und Ih, In denen L, 2-Fluor,4-brom, R®
Chlor bedeuten und R', R? for ene Verbindung jeweils einer Zsile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 87

Verbindungen der Formel Ia, b, lc, Id, le, I, Ig und th, in denen L, 2-Fluor,4-methoxy,
R® Chior bedeuten und R*, R? fOr eine Verbindung jewells emer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 88

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, If, ig und h, in denen L, 2-Fluor,5-methyl, R®
Chior bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 89

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, Pentafiuor, R® Chior
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspncht

Tabelle 50

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, id, le, If, Ig und Ik, In denen L, 2-Fluor,6-chlor, R®
Brom bedeuten und R', RZ fir eine Verbindung jewelis emner Zoile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 81
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, Is, If, ig und Ih, In denen L, 2,6-Difiuor, R®* Brom
bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspnicht
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Tabelle 92
Verbindungen der Forme! la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und ih, n denen L, 2,6-Dichior, R? Bom
bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils ener Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 83

Verbindungen der Formsl Ia, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, n denen L, 2-Fluor,6-methy), R®
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewsils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 94

Verbindungen der Forme! Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,4,6-Tnfluor, R®
Brom bedeuten und R', R2 fr emne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 85

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, i, ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-fluor, R®
Brom bedeuten und R?, R? fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 96

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in densen L, 2-Fluor.4-
methoxycarbonyl, R® Brom badsuten und R', R? fir eme Verbindung jeweils emer Zefle
der Tabelle A entspnchit

Tabelle 87

Verbindungen der Formel la, ib Ic, 1d, le, if ig und ih, in denen L, 2-Fluor,4-CN, R?
Brom bedeuten und R', R? fr eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 98

Verbindungen der Forme! la, Ib, Ic, Id, le, if, g und Ih, in denen L, 2,4,5-Trfluor, R?
Brom bedeuten und R', R? fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 99

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Dichlor, R® Brom
bedeuten und R, R? fir emne Verbindung jewsils einer Zeile der Tabelle A entspncht

w
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Tabelle 100
Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Chior, R® Brom
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils siner Zslle der Tabelle A entspncht

Tabelle 101

Verbindungen der Formael la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor, R* Brom
bedeuten und R?, R? fir ene Verbindung jeweils einer Zelie der Tabelle A entspncht

Tabelle 102
Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, Ie, N, ig und Ih, in denen L, 2,4-Diflucr, R® Brom
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabefle 103

Verbindungen der Formel {a, Ib, ic, id, le, If, ig und th, n denen L, 2-Fluor-4-chlor, R®
Brom bedeuten und R’, R? flir emne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-

spricht

Taballe 104

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, ls, I, Ig und Ih, m denen L, 2-Chior-4-fluor, R®
Brom bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jewells einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 105
Verbindungen der Formei ia, ib, ic, Id, le, if, ig und ih, m denen L, 2,3-Difiuor, R* Brom
bedeuten und R', R? flir eine Verbindung jewells emner Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 106

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,5-Difluor, R® Brom
bedeuten und R', R? fir eine Verbndung jewsils emner Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 107

Verbindungen der Formel la, Ib, I, Id, le, I, ig und Ih, n denen L, 2,3,4-Tnftuor, R?
Brom bedeauten und R', R? fiir emne Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 108
Verbindungen der Formel la, Ib, Ig, Id, le, Iif, Ig und th, n denen L, 2-Methyl, R® Brom
bedeuten und R?, R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspncht

k-:
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Tabelle 108

Verbindungen der Formel [a, Ib, Ic, id, fe, If, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Dimethyl, R?
Brom bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 110

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, K, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl-4-chlor, R
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewelils ener Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 111

Verbmndungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, m denen L, 2-Fluor-4-methyl, R®
Brom bedeuten und R', R? fir eine Varbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 112

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, if, ig und ih, in denen L, 2,6-Dimethyl, R®
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 113

Verbindungen der Formel la, 1b, i¢, Id, le, i, ig und Ih, n denen L, 2,4,6-Tamethyl, R®
Brom bedeuten und R', R? fir emne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 114

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2,6-Difiuor-4-cyano,
R® Brom bedeuten und R*, R fOr eine Verbindung jeweils emner Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 115

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, g und Ih, 1n denen L, 2,6-Difluor-4-methyl,
R® Brom bedeuten und R?, R for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspnicht

Tabelle 116

Verbindungen der Formel la, Ib, lc, id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2,8-Difluor-4-
Methoxycarbony!, R® Brom bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweiis einer Zeifle
der Tabelle A entspncht
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Tabels 117

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chlor,4-Methoxy,
R?® Brom bedsuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zetle der Tabelle A
entsprncht

Tabelle 118

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und lh, m denen L, 2-Chlor,4-Methyt, R®
Brom bedeuten und R', R? fiir eine Verbmdung jeweils ‘ener Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 118

Vertindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2-Chlor,4-
methoxycarbonyl, R® Brom bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zefle  ° )
der Tabelle A entspricht

Tabelle 120

Verbmdungen der Forme! la, Ib, Ic, id, le, If, ig und Ih, m denen L, 2-Chior,4-Brom, R?
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-

spncht

Tabele 121
Verbmdungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, g und Ih, in denen L, 2-Chior,4-Cyan, R®
Brom bedeuten und R, R? fir eme Verbindung jeweils einer Zslle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 122

;
Verbindungen der Formel g, Ib, Ic, Id, le, I, Ig und {h, in denen L, 2,6-Difluor,4- f’
methoxy, R® Brom bedeuten und R’, R? fiir eme Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspncht

Tebelle 123

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, if, g und Ih, in denen L, 2-Fluor,3-methyi, R?
Brom badeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht
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Tabelle 124
Vertindungen der Formet Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, m denen L, 2,5-Dimethyi, R
Brom bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 125

Verbmdungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, m denen L, 2-Methyl 4-Cyan, R?
Brom bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 126

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, ig und |h, m denen L, 2-Methyi,4-brom, R?
Brom bedeuten und R?, RZ fiir eine Verbindung jewslls einer Zetle der Tabelle A ent-
sprncht

Tabelle 127

Verbindungen der Forme! la, Ib, Ic, Id, le, Hf, Ig und Ih, In denen L, 2-Methyl,5-fluor, R®
Brom bedeuten und R', R? fiir eme Verbmdung jeweills einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 128

Verbindungen der Formel Ia, ib, ic, Id, ie, if, g und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-methoxy,
R® Brom bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils emner Zelle der Tabelle A
entspricht

Tabelle 129

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2-Methyl 4-
methoxycarbonyl, R® Brom bedeuten und R’, R? for eine Verbindung jeweils emer Zesle
der Tabelle A entspncht

Tabeille 130

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, 1n denen L,2,5-Dimethyl,4-brom,
R® Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 131

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-brom, R®
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

>
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Tabelle 132

Verbindungen der Formal la, Ib, Ic, id, le, if, Ig und Ih, n denen L, 2-Fluor,4-methoxy,
R® Brom bedeuten und R', R? fr eine Verbndung jeweils emer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 133

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, ff, ig und ih, in denen L, 2-Fluor,5-methyi, R?
Brom bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabeile A ent-
spncht

Tabelle 134

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, ig und lh, in denen L, Pentafluor, R* Brom
bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweails einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 135

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,8-chior, R?
Cyano bedeuten und R, R? fir eine Verbmdung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 138

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, if, }g und Ih, in denen L, 2,6-Difiuor, R? Cya-
no bedeuten und R', R? fiir eme Verbindung jewslis einer Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 137

Verbindungen der Forme! Ia, ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, in denen L,, 2,6-Dichlor, R® Cya-
no bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils ener Zele der Tabelle A entspncht

Tabelle 138

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, I, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,6-methyl, R®
Cyano bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 139

Verbmdungen der Formel ia, Ib, ic, Id, le, i, ig und Ih, n denen L, 2,4,6-Tnfluor, R®
Cyano bedeuten und R', R? fir eme Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht
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Tabeile 140

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-fluor, R?
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils emer Zede der Tabelle A ent-

spncht

Tabelle 141

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-
methoxycarbonyl, R® Cyano bedeuten und R, R? far emns Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 142

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und th, in denen L, 2-Fluor,4-CN, R?
Cyano bedeuten und R’, R? fOr eine Verbindung jeweils etner Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 143

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2,4,5-Trifiuor, R®
Cyano bedeuten und R, R? fir emne Verbindung jeweils einer Zetle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 144

Verbindungen der Formel Ia, b, I, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2,4-Dichior, R? Cya-
no bedeuten und R!, R? fir ene Verbndung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspncht

Tabeille 145

Verbindungen der Formet la, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior, R* Cyano
bedeuten und R!, R? fir eine Verbindung jewetls einer Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 146

Verbindungen der Formel Ia, Ib, I, Id, le, i, Ig und th, in denen L, 2-Fluor, R?* Cyano
bedeuten und R, R? far eine Verbindung jeweils emer Zelle der Tabelle A entspncht

Tabelle 147

Verbndungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und Ih, n denen L, 2,4-Difluor, R? Cya-
no bedeuten und R?, R2 fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle A entspncht

PR,
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Tabelle 148

Vesbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2-Fluor-4-chior, R®
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells emer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabefle 149

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, I, ig und Ih, in denen L, 2-Chlor-4-fiuor, R®
Cyano bedeuten und R', R? fir emne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabaelle A ent-
spncht

Tabelle 150
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig und lh, in denen L, 2,3-Difluor, R* Cya-
no bedeuten und R', R? {ir eine Verbmdung Jewelis ener Zalle der Tabelle A entspncht

Tabelle 151
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und (h, in denen L, 2,5-Drfluor, R® Cya-
no bedeuten und R', R? fiir ene Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 152

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, K, Ig und Ih, in denen L, 2,3,4-Tnfluor, R?
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 163

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, if, ig und Ih, In denen L, 2-Methyl, R® Cyano
bedeutsn und R', R? f0r eine Verbmndung jeweils emer Zaile der Tabelle A entspncht

Tabelle 154 ")

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, id, le, I, Ig und 1h, in denen L, 2,4-Dimethyl, R®
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-

spricht

Tabelle 155

Verbindungen der Formel la, b, Ic, id, ie, if, ig und Ih, in denen L, 2-Methyl-4-chior, R?
Cyano bedeuten und R', R? fir eme Verbmdung jeweils einer Zete der Tabelle A ent-
spncht
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Tabelle 156
Verbindungen der Formel I, Ib, Ic, 1d, le, If, ig und Ih, in denen L, 2-Fluor<4-methyl, R*
Cyano bedeuten und R', R? fiir ene Verbindung jeweils einer Zsile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 157

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2,6-Dimethyl, R®
Cyano bedeuten und R', R? far eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 158

Verbindungen der Forme! la, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, n denen L, 2,4,6-Trmethyl, R®
Cyano bedeuten und R', R? fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
sprichi

Tabelle 159

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2,6-Diflucr-4-cyano,
R? Cyano bedeirten und R', R? for emne Verbindung jeweils emer Zelle der Tabelle A
entspncht

Tabelle 160
Verbindungen der Formel la, Ib, ic, 1d, le, i, ig und Ih, n denen L, 2,6-Diftuor-4-methyl,
R? Cyano bedeuten und R’, R? fir eine Verbindung jeweils emner Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 161

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, id, le, I, Ig und Ih, n denen L, 2,8-Difluor-4-
methoxycarbonyl, R* Cyano bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jewells smner
Zeile der Tabella A entspncht

Tabslle 162

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior,4-Msthoxy,
R? Cyano bedeuten und R', R? fr eme Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 163

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, ig und Ih, in dénen L, 2-Chior4-Methyl, R®
Cyano bedeuten und R', R? flir eina Verbindung jewells emer Zaile der Tabelle A ent-
spncht

L
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Tabelle 164

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior,4-
methoxycarbonyl, R® Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells emer
Zelle der Tabelle A entspncht

Tabelle 1685

Verbindungen der Formel [a, Ib, lc, Id, le, If, Ig und Ih, m denen L, 2-Chior,4-Brom, R?
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils emner Zeile der Tabells A ent-

spricht

Tabelle 166

Verbmdungen der Formel la, Ib, Ic, Id, Ie, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Chior,4-Cyan, R’

Cyano bedeuten und R', R? fir ene Verbindung jeweils emer Zelle der Tabelle A ent- 7
spricht

Tabelle 167

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig und th, m denen L, 2,6-Difluor,4-
methoxy, R® Cyano bedeuten und R', R? fir emne Verbndung jeweils emer Zaile der
Tabelle A entsprcht

Tabelle 168

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,3-methyl, R?
Cyano bedeuten und R', R fir eins Verbmndung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 169 .

¥
Verbindungen der Formel I, Ib, I¢, Id, le, If, Ig und Ih, In denen L, 2,5-Dimethyl, R? ‘-)
Cyano bedeuten und R', R? fir ene Verbindung jewells emner Zsile der Tabele A ent-
spncht

Tabelle 170

Verbindungen der Formei {a, ib, I¢, id, le, i, Ig und th, in denen L, 2-Methyl,4-cyan, R?
Cyano bedeuten und R', R? fOr eme Verbindung jewells einer Zede der Tabelle A ent-
spricht
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Tabelle 171
Verbindungen der Forme! 1a, Ib, Ic, id, le, I, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-brom, R®
Cyano bedeuten und R!, R? fiir eme Verbmdung jewesls einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 172

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig und th, m denen L, 2-Methyl,5-fluor, R?
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zelle der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 173

Verbidungen der Formel Iz, b, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Methyl,4-methoxy,
R? Cyano bedeuten und R', R? flr elne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A
entspncht

Tabelle 174

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig und Ih, 1n denen L, 2-Methyl,4-
methoxycarbonyt, R® Cyano bedeutsn und R', R? for eine Verbindung jeweils emer
Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 175

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, id, le, i, ig und Ih, in denen L, 2,5-Dimethyl,4-brom,
R® Cyano bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zsile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 176

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-brom, R®
Cyano bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweiis emer Zeile der Tabelle A ent-
spncht

Tabelle 177

Verbindungen der Formel la, Ib, I¢, id, le, If, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,4-methoxy,
R® Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils giner Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 178

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig und Ih, in denen L, 2-Fluor,5-methyl, R*
Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbmdung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spncht
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Tabelle 179

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, g und th, m denen L, Pentafluor, R® Cyano
bedeutsn und R', R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle A

No R R
A-1 CH;CH, H

A-2 CH:CH,» CH,
A-3 CHCH; CH2CH,
A4 CH,CH.CH, H

A5 CH;CH;CH, CH,
A8 CH;CHCH, CHzCH,
A-7 CH,CHCH; CH,CH,CH,
A8 CH.CHJ.F H

A-9 CHCHJF CH,
A-10 CH.CHJF CH:CH,
A-11 CH,CFs H
A-12 CHCF, CH,
A-13 CHCF, CHCH,
A-14 CH.CF, CHzCH,CH,
A-15 CHCCh H
A-16 CH;CCls CH,
A7 CH,CCh CHyCH;
A-18 CH,CCh CH;CH,CH;,
A-19 CH(CHa)z H
A-20 CH(CHa)» CH,
A-21 CH(CH,): CHZCH,
A-22 CH(CHs)z CH2CHCH,
A-23 CH.C(CHs)y H
A-24 CHzC(CHy)s CH,
A-25 CHZC(CHa)» CH,CH,
A-26 CH.CH(CHa) H
A-27 CH;CH(CHa)» CH,
A-28 CH;CH(CHy); CH.CH;
A-29 (2) CH(CH,CH,)CHs H
A-30 (2) CH(CHzCH,)CH; CH,
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A-31 (&) CH(CHzCHy)CH, CH:CH,
A-32 (R) CH(CH,CH,)CH, H
A-33 (R) CH(CHCH,)CHs CH,
A-34 (R) CH(CHCH,)CHs CH.CH,
A-35 (S) CH(CH.CHy)CH;, H
A-36 (S) CH(CH2CH,)CHs CHa
A-37 (S) CH(CH;CH,)CH, CHzCH,
A-38 {#) CH(CHa)}-CH(CHa)2 H
A-39 (2) CH(CHy)-CH(CH)2 CH,
A-40 (£) CH(CH)-CH(CH)z CH:CH,
A41 (R) CH(CHy}-CH(CHa)z H
A-42 (R) CH(CH2)-CH(CHa) CH,
A-43 (R) CH(CH,)-CH(CHa)z CH:CH,
A-44 (S) CH(CH3)}-CH(CHs)z H
A45 (S) CH(CH,)-CH(CHa)z CHy
A-46 (S) CH(CHy)-CH(CHa)2 CH>CH,
A-47 (£) CH(CHa)}-C(CHs) H
A-48 () CH(CH,)-C(CHs)a CH,
A-49 (&) CH(CHs)}-C(CHa)s CH,CH,
A-50 (R) CH(CH3)-C(CHs)s H
A-51 (R) CH(CH3)}-C(CHa)s CHs
A-52 (R) CH(CHs)-C{CHs)s CH,CH,
A-53 (S) CH(CH)-C(CHa)s H
A-54 (S) CH(CH3)-C(CHa)s CH,
A-55 (S) CH(CH3)-C(CHs)s CHCH,
A-56 () CH(CHa)-CF3 H
A57 (£) CH(CH,)-CF, CH,
A58 (£) CH(CHs)-CF, CHaCH,
A-59 (R) CH(CH,)-CF, H
A-60 (R) CH(CH,)-CF, CH,
A-61 (R) CH(CHy)-CF5 CHyCH,a
A-82 (S) CH(CHy)-CF, H
A-63 (S) CH(CHs)-CF, CH,
A-84 (S) CH(CHs)-CF5 CHaCH,
A-85 (£) CH{CH,)-CCh H
A-86 () CH(CH2)-CCly CH,
A-67 (&) CH(CH3)-CCls CH2CH,
A-68 (R) CH(CH,)-CCls H

Z
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A-69 (R) CH(CH,)-CCl, CH,
A-70 (R) CH(CH.)}-CCl CHCHa
A-T1 (S) CH(CH3)-CCh H
A-T2 (S) CH(CH,)-CClh CH,
A-T3 (S) CH(CHa)-CCh CH.CH,
A-T4 CH,C(CHs)=CHa H
A-T5 CH:C(CHa}=CH. CH,
A-T6 CHZC(CH3)=CH, CH,CH,
A-TT Cyclopenty! H
A-78 Cyclopenty! CHa
A-78 Cyciopentyl CH.CH,
A-B0 ~CH2)e
A-81 (£) {CHz)s-CH(CH,)-CHz-
A-82 (R) {CHa)7-CH(CH,)-CHz-
A-83 (S) {CH2)z-CH(CH,)-CHx-
A-84 ~CHz)-CH(OCH,)-CH2-
A-85 «(CHg)z-CH(CH,CHy)}-CHz-
A-85 ~CH2)-CHICH(CH,)z)}-CH-
A-87 (&) {CHa)y-CH(CHs)-
A-88 (&) -CH(CHa){CH2)7-CH(CH,)-
A-89 -CHCH=CH-CH-
A-90 ~(CHa)s-
A-81 () {CHa)-CH(CHy)-
A-82 ~CHa)r-CH(CH,)-(CHz)r-
A-93 (£) {CH2)s-CH(CHy)-CHx-
A-94 (R) {CH,)y-CH(CHy)-CHy
A-B85 (8) {CH2)y-CH(CH,)-CH»-
A-98 -(CHz)z-C(O[CH1}:0)~(CH.)-
A-87 ~«CH2)-C(O[CH.]lsOH{CHz)--
A-98 H,

(CH); (CH);

A-99 «CH)-CH=CH-CHr

Die Verbindungen | egnen sich als Fungzide Ste zeichnen sich aus durch eine her-
vorragende Wirksamkent gegen ein bretes Spektrum von pflanzenpathogenen Pitzen,
insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten Deuteromyceten, Comycefen und Ba-

5 smiomyceten Swe sind zum Tell systemisch wirksam und kdnnen im Pflanzenschutz als
Blatt- und Bodenfungmzde eingesetzt werden

-
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Besondere Badeutung haben sie fir die Bek&mpfung einer Vielzahl von Pilzen an ver-
schiedenen Kulturpfianzen wie Wezen, Roggen, Gerste, Hafer, Revs, Mais, Gras, Ba-
nanen, Baumwolle, Soja, Kaffee, Zuckefrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und GemQ-
sepflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffein und Kirbisgewichsen, sowie an
den Samen dieser Pllanzen

Speziell eignen sie sich zur Bekiimpfung folgender Pllanzenkrankheiten.

» Allemana-Arten an GemQse und Obst,

e Bipolans- und Drechslera-Arten an Getrelde, Rets und Rasen,

» Blumena gramms (echter Mehltau) an Getreide,

e Botrytis cmersa (Grauschimmel) an Erdbeeren, GemUse, Zierpflanzen urd Reben,
» Erysiphe crchoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kirbisgew&chsen,
o Fusanum- und Verficilium-Arten an verschiedenen Pflanzen,

= Mycosphaerelia-Arten an Getreide, Bananen und Erdniissen,

e Phytophthora miestans an Kartoffeln und Tomaten,

o Plasmopara vibicola an Reben,

» Podosphaera feucotnicha an Apfein,

« Pseudocercosparelia herpoinchoides an Wetzen und Gerste,
e Pseudoparonospora-Arten an Hopfen und Gurken,

e Puccinia-Arten an Getrewde,

s Pynculana oryzae an Reis,

« Rhrzoctoma-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen,

o Sepiona tritics und Stagonospora nodorum an Wezen,

» Uncminula necalor an Reben,

« Ustilago-Arten an Getraxde und Zuckerrohr, sowie

« Ventuna-Arten (Schorf) an Apfeln und Bimen

Die Verbindungen | egnen sich auBerdem zur Bekdmpfung von Schadpizen wie Pae-
cilomyces vanotin im Matenalschutz (z B Holz, Papier, Dispersionen fir den Anstnch,
Fasem bzw Gewebe) und im Voratsschutz

Die Verbindungen | werden angewendet, mdem man die Pilze oder die vor Piizbefall zu
schiitzenden Pflanzen, SaatgDier, Matenalen oder den Erdboden mit emer fungrad
wirksamen Menge der Wirkstoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch
nach der infakbion der Matenalien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze erfoigen
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Die fungxden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95, vorzugswetse zwi-
schen 0,5 und 90 Gew -% Wirkstoff

Die Aufwandmengen liegen bel der Anwendung m Pflanzenschutz je nach Art des
gewlnschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha

Bei der Saatgutbehandlung werden m aligememnen Wirkstofimengen von 0,001 bis
0,1 g, vorzugsweise 0,01 tis 0,05 g je Kilogramm Saatgut bendtigt.

Be: der Anwendung im Material- kew Vorratsschutz nchtet sich die Aufwandmenge an
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebietes und des gewOnschten Effekts Ubliche Auf-
wandmengen sind 'm Matenalschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Qubilkaneter behandelten Materials

Dre Verbindungen | kénnen in die Obiichean Formuberungen OberfOhrt werden, zB LS~
sungen, Emulsionen, Suspensionen, Staube, Pulver, Pasten und Granulate Die An-
wendungsform nchtet sich nach dem jeweiigen Verwendungszweck, sie soll in jedem
Fall eine fane und glewchmafige Vertellung der erfindungsgemifien Verbindung ge-
wahrietstan

Die Formulierungen werden n bekanmter Weise hergestelit, zB durch Verstrecken des
Wirkstoffs mit Losungsmitiein und/oder Tragerstoffen, gewlinschtenfalls unter Verwen-
dung von Emuigiermitteln und Dispergiermittein. Als Losungsmitte] / Hilfsstoffe kom-
men daflir im wesentfichen in Betracht:

- Wasser, aromabsche Lisungsmiitel (zZB Solvesso Produkte, Xylol), Paraffine
(zB Erddfrakhonen), Alkohole (zB Methanol, Butanol, Pentanol, Benzylalko-
hol), Ketone (B Cyclohexanon, gamma-Butryolacton), Pyrrolidone (NMP,
NOP), Acetate (Glykoldiacetat), Glykole, Dimethytfetisurearmide, Fettsduren
und Fettsureester Grundedtziich kdnnen auch L&sungsmitteigemische ver-
wendet werden,

- Tragerstoffe we natlriche Gesteinsmehle (z.B Kaoline, Tonerden Talkum,
Kreide) und synthetische Gestainsmehle (zB hochdisperse Kieselsiure, Sika-
te), Emuiglermittel wie nichhonogene und aniorwsche Emuigatoren (z B Polyo-
xyethylen-Fettalkohol-Ether, Alkylsulfonate und Aryisulionate) und Dispergler-
mittel wie Lignin-Suffitablaugen und Methylcellulose

o
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Als oberflichenakiive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali-, Ammonmumsatze von Lignmsul-
fonsaure, Naphthahnsulfonsaure, Phenolsulfonsiure, Dibutyinaphthalinsulfons&ure,
Alkylarylsulfonate, Alkyisulfate, Alkyisulfonate, Fettalkoholsuifate, Fettsfuren und sulfa-
tierte Fettalkoholglykolether zum Emnsatz, femer Kondensationsprodukte von sulfonier-
tem Naphthahn und Naphthalindenvaten mit Formaldehyd, Kondensatonsprodukte des
Naphthalins bew der Naphtalinsulfonsdure mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethy-
lenoctylphenolether, ethaxyliertes Isooctylphenol, Octylphenol, Nonyiphenol, Alkyiphe-
nolpolyglykolether, Tnbutylphenyipolyglykolether, Tnisterylphenyipolyglykolether, Alkyl-
aryipolystheralkohole, Alkkohol- und Fettalkoholethylenoad-Kondensate, ethoxyliertes
Rmanusdl, Polyoxyethylenalkylether, ethoxyliertes Polyoxypropylen, Laurylalkoholpoly-
glykoletheracetal, Sorbitester, Lignmsulfitablaugen und Methylcellulose in Betracht

Zur Herstellung von direkt versprihbaren Ldsungen, Emulsionen, Pasten oder Oldis-
persionen kommen Mineraldifrakiionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero-
sin oder Dieseld!, femer Kohlenteerdie sowe Ole pllanziichen oder henschen Ur-
sprungs, aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B Toluol, Xy-
lol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naphthaline oder deren Denvate, Metha-
nol, Ethanol, Propanol, Butanol, Cyclohexanol, Cyclohexanon, lsophoron, stark polare
Losungsmitel, z.B Dimethylsutfoxd, N-Methylpyrrolidon oder Wasser in Betracht.

Pulver-, Streu- und Stdubemitel kSnnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahilen
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestellt werden

Granulate, zB Umhiliungs-, impragnierungs- und Homogengranulate, kbnnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Trigerstoffe hergestellt werden Feste Tragerstoffe
sind z B Mineralerden, wie Kieselgele, Siikate, Talkurn, Kaolin, Attaclay, Kalksten,
Kalk, Kreide, Bolus, LS8, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und Magnesiumsul-
fat, Magnesiumoxd, germahlena Kunstistoffe, Dingemittel, wie 2B Ammoniumsulfat,
Ammonwumphosphat, Ammoniumnitrat, Hamnstoffe und pflanziiche Produkte, wie Ge-
treidemehl, Baumnnden-, Holz- und NuBschalenmehl, Cellulosepulver und andere fes-
te Tragerstoffe

Die Formulierungen enthalten im aligemeinen zmschen 0,01 und 95 Gew -%, vorzugs-
weise zwrschen 0,1 und 80 Gew -% des Wirkstoffs Die Wirkstoffe werden daber in
einer Remhett von 80% btis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum)
emngesetzt

vy
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Berspiele fiir Formulerungen sind 1 Produkte zur VerdQnnung m Wasser

A) Wasseridshche Konzentrate (SL)

10 Gew -Teile efner erfindungsgemalen Verbindung werden in Wasser oder emem
wasseridsiichen Losungsmittel geldst. Altemativ werden Netzmittel oder andere Hilfs-
mittel zugeflgt. Bel der Verdinnung in Wasser I0st sich der Wirkstoff

B) Dispergierbare Konzentrate (DC)

20 Gew -Teile elner erfindungsgemiiBen Vaerbmdung werden m Cyclohexanon unter
Zusatz sines Dispergiemmitiels z.B Polyvinylpyrrolidon gelbst. Ber Verdinnung in Was-
ser ergibt sich eine Dispersion

C) Emuigisrbare Konzentrate (EC)

15 Gew -Tesie ener arfindungsgemilen Verbmdung werden in Xylol unter Zusatz von
Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinusblethoxylat (jeweils 5 %) geldst Bei der Verdin-
nung n Wasser ergibt sich eine Emuision.

D) Emuisionen (EW, EO)

40 Gew -Teile ener erfindungsgemiisn Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von
Ca-Dodecylbenzolsutfonat und Ricinusslethoxylat (jewsils 5 %) geldst Diese Mischung
wird mittels einer Emulgiermaschine (Ultraturax) in Wasser engabracht und zu amer
homogenen Emulsion gebracht. Bei der Verdiinnung in Wasser ergibt sich eine Emul-
sion

E) Suspensionen (SC, OD)

20 Gew -Teile ener erfindungsgemafien Verbindung werden unter Zusatz von Disper-
gier- und Netzmitteln und Wasser oder sinem orgarischen L3sungsmittel in einer
RihrwerkskugeimGhle zu esner feinen Wirkstoffsuspension zerikieinert Bes der Verdan-
nung in Wasser ergibt sich ema stabile Suspension des Wirkstoffs

F) Wasserdigpergierbare und wasseridshche Granulate (WG, SG)
50 Gew -Teile emner erfindungsgemifen Verbindung werden unter Zusatz von Disper-

gier- und Netzmittein fein gemahlen und mittels techmscher Gerite (z B Extrusion,
Sprihturm, Wirbelschicht) als wasserdispergierbare oder wasseriGsliche Granulate
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hergestellt. Bei der Verdlinnung in Wasser ergibt sich eme stabile Dispersion oder L3-
sung des Wirkstoffs.

G) Wassardispergierbare und wasserisliche Pulver (WP, SP)

75 Gew -Teile emner erfindungsgemaBen Verbindung werden unter Zusatz von Disper-
gier- und Netzmitteln sowe Kieselsfiuregel in einer Rotor-Sirator Mthile vermahilen Bei
der VerdUnnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder L8sung des Wirk-
stoffs

2 Produkte fir die Direktapplikation
H) Stiube (DP)

5 Gew Teile aner arfindungsgeméen Verbindung werden fein gemahlen und mit 85 %
feinteligem Kaolin nnig venmischt. Man erhilt dadurch eln Stiubemuttel

) Granulate (GR, FG, GG, MG)

0 5 Gew-Teile emer erfindungsgeméBen Verbindung werden fem gemahlen und mit
95 5 % Trigerstoffe verbunden Gangige Verfahren sind dabei die Extrusion, die
Sprihtrocknung oder die Wirbelschicht Man erhilt dadurch ein Granulat fir die Direkt-
apphkation

J)  ULV-Lssungen (UL)

10 Gew -Telle einer erfindungsgeméfen Verbindung werden in einem organischen
Lésungsmittel ZB Xylol geldst Dadurch erhilt man ein Produkt fir die Direktappiikat-
on

Die Wirkstoffe kbnnen als solche, in Form ihrer Formulisrungen oder den daraus beret-
teten Anwendungsformen, zB in Form von direkt versprihbaren LSsungen, Pulvem,
Suspensionen oder Dispersionen, Emuilsionen, Oldispersionen, Pasten, Stiubemitteln,
Streumittein, Granulaten durch Versprilhen, Vemebeln, Verstiuben, Verstreuen oder
GieBan angewendet werden Die Anwendungsformen nchten sich ganz nach den Ver-
wendungszwecken, sie soliten in jedem Fall miglichst die feinste Vertellung der erfin-
dungsgemaften Wirkstoffe gew&hrieisten

Wassnge Anwendungsformen kénnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz-
baren Pulvem (Spntzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser bereitet wer-
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den Zur Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen kénnen die Sub-
stanzen als soiche oder m emnem Ol oder L8sungsmittel geldst, mittels Netz-, Haft-,
Dispergler- oder Emulgiesmititel mn Wasser homogensiert werden Es kénnen aber
auch aus wirksamer Substanz Netz-, Hafi-, Dispergier- oder Emulgiermittel und even-
tuell Lsungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestelit werden, die zur Ver-
dinnung mit Wasser geeignet smd

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsferbgen Zubereitungen kdnnen In
groBeren Bereichen variiert werden im allgemeinen hegen sie zwischen 0,0001 und
10%, vorzugsweise zwischen 0,01 und 1%

Die Wirkstoffe kbnnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV)
verwendet werden, wobei es moglich wt, Formuberungen mit mehr als 95 Gew -%
Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff ohne Zusdtze auszubnngen

Zu den Wirkstoffen kdnnen Ole verscinedenen Typs, Netzmittel, Adjuvants, Herbtzide,
Fungmde, andere Schadingsbekémpfungemittel, Baiterzde, gegebenenfalls auch
arst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmix), zugesetzt werden Diese Mittel kdnnen
2u den erfindungsgematen Miteln im Gewachtsverhéitrs 1 10 bis 10 1 zugemischt
werden

Die erfindungsgeméten Mittel kdnnen n der Anwendungsform als Fungzade auch ns-
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der zB mit Herbziden, Insekiden,
Wachstumsreguiatoren, Fungiziden oder auch mit DOngemaiteln Bemn Vermischen der
Verbindungen | bzw der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fungizaide
mit anderen Funginden erhait man in vielen Fiillen emne Vergroflerung des fungmden

Wirkungsspektrums.

Die folgende Liste von Fungiznden, mit denen die erfindungsgemafen Verbmdungen
gememsam angewendet werden kdnnen, soll die Kombmnatonsmdghchkerten erldutem,
nicht aber einschranken

e Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyi,

« Amindenvate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenpropidin,
Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tndemorph

+ Anihnopynmidine wie Pynmethanil, Mepanipynm oder Cyprodinyl,

» Anhbiobka wie Cyclioheximid, Gnseofuivin, Kasugamycm, Natamyoin, Polyoxin oder
Streptomycn,

3
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Azole wie Brtertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dintroconazol,
Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluguiconazol, Flusilazol, Hexaconazol, imazalil,
Metconazol, Myclobutanil, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz, Prothioconazol,
Tebuconazol, Tradimefon, Tnadimenol, Trflumezol, Tribconazol,
Dicarboxirnxie wie lprodion, Myciozohn, Procymidon, Vinclazolin,
Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Prop+
neb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,
Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyi, Boscalil, Carbendazim, Car-
boxin, Oxycarboxan, Cyazofamid, Dazomet, Dithianon, Famoxadon, Fenamidon,
Fenanmol, Fubendazol, Flutolanil, Furametpyr, Isoprothuolan, Meproml, Nuanmol,
Probenazol, Proquinazid, Pynfenax, Pyroquiion, Quinoxyfen, Siithiofam, Thiaben-
dazol, Thifiuzamid, Thiophanat-methyl, Tiadinil, Tncyclazol, Tnfonne,
Kupferfungzde wie Bordeaux Briihe, Kupferacetat, Kupferoxychlond, basisches
Kupfersutfat,
Nirophenyldenvate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, NitrophthaHsopropyl
Phenylpyrrole wie Fenpicion! oder Fludioxonl,
Schwefel
Sonstige Funginde wie Acibenzolar-S-methyl, Benthiavalicarb, Carpropamid, Chlo-
rothalonil, Cyfiufenamid, Cymoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet, Diethofen-
carb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentn-Acetat, Fenoxanil, Fenmzone,
Fluaznam, Fosetyl, Fosetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexachlorbenzol, Metrafenon,
Pencycuron, Propamocarb, Phthahd, Tolclofos-methyl, Quintozene, Zoxamid
Strobilunne wie Azoxystrobin, Dimoxystrobin, Fluoxastrobin, Kresaxim-methyl,
Metommostrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraciostrobin oder Tnfloxystrobin,
Sulfensduredenvate wie Captafol, Captan, Dichlofiuanid, Folpet, Tolytfluanid
ZimtsSureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph
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Synthesebelspiele

Synthese der Hydrand-Zwischenprodukie

Beispiel 1

iWF X X seg
H’N\ﬁlu @’ T \’OTJ\IIN"H:II\N at

1 9 g (5 mmol) des Hydrands wurden n 40 ml Diethylether vorgelegt. Dann gab man
08 g (55 mmol) des Aldshyds 2t und rohrte Gber Nacht bet Raumtemperatur nach
Reakhonskontrolle erfoigte Ober DC Nach dem Entfernen des Losungsmitiels im Rota-
tonsverdampfer wurde das Produkt s@ulenchromatographisch geremigt (DCM) Man
erhielt das Produkt als beigefarbene Kristalle Ausbette 64%

"M-NMR (CDClL) =12-13(bm,6H),14(d, 3H),34(m,1H),42(q,2H), 425 (d, 1
H, NH), 6 8 (m, 2H), 7 3 (d, 1 H), 8.2 (bs, 1 H)

Bersplel 2
oF CF,
e d Y
" y
N —_
l-l,lLl':ll ‘N aF Pyndm /o\gfn‘ﬂ’kn af

10 g (2.6 mmol) des Hydraziis wurden in 1 mi absolutemn Pyndin geibst. Dann gab
man 0 25 g (2.6 mmol) Methyichlorformiat und 5 ml Wasser zu Es wurde Gber Nacht
nachgerlhrt Reakbonskontrolle erfoigte Giber HPLC Zur Aufarbertung wurde der Fest-
stoff abgesaugt und nachemander mit 1 5 ml dest. Wasser, zweimal mtt 10%iger Es-
sigsure und abschiieRend dresmal mit Wasser gewaschen Nach dem Trocknen er-
hielt man 0 9 g des Produkies (75% Ausbeuts)
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Wirkstoffbaispiele

Beispiol 3

Xy Ay
).\ﬁ $ = % ii T
/oxn/kly”\N N” o1 F MeOH z N "Cl

1 4 g (3 mmol) des Hydrazons (Betspiel 1) wurden in 10 ml abs Methanol gelést Nach
Zugabe von 06 g (3 mmol) Natnummethylat-LSsung (30% in Methanol) wurde Ober
Nacht bes Raumtemperatur nachgerhrt. Reakhonskontrolle erfoigte Ober HPLC Nach
dem Entfemen des Ldsungsmittels tm Rotationsverdampfer wurde das Reakbionsge-
misch mit dest Wasser verrDhrt und mit 5% Saizsiure auf pH 1-2 eingestellt Es wurde
dremal mit DCM extrahiert und einmal mit gesathgter Natnumchlond-Ldsung nachge-
waschen Die vereimgien Extrakie wurden getrocknet und emgeengt. Der Rickstand
wurde mit Diisopropylether digenert, abgesaugt, mt Dusopropylether und n-Pentan
gewaschen und getrocknet. Das Produkt fiel als farbloser Feststoff an. Ausbeute 07 g
(55%)

'H-NMR (CDCh) ppm=11(d,3H), 14 (d,3H),20(s, 3H), 49 (d, 1H), 52(m, 1 H),
69(m 2H) 74(d, 1H)

Belspiel 4

/‘\ F CF,
NH )\NHF F
N Me,50,/ K,CO,

L A F — 1
bt AL
N
025 g des Pynmudins (Beispiel 3} wurden n 5 ml Methanol geldst und 015 g (12
mmof) Dimethyisulfat und 0 14 g (1 mmol) Kalumcarbonat zugegeben Man rlthrte drex
Stunden bas RT nach Reakhionskontrolle erfolgte Ober HPLC Es wurde nochmals Di-
methylsulfat (0 15 g, 1 2 mmol) zugegeben, so dass der Umsatz volistindig war Zum
Zerstoren Uberschiissigen Dimethyisulfats wurde mit 10%iger wéissnger Ammomiakid-
sung und Dichlormethan (DCM) gerihit. Nach der Phaseptrennung wurde die wissnge

Phase mit DCM extrahiert Die versingten organischen Phasen wurden mit Wasser
gewaschen und dann getrocknet. Nach dem Enifemen des L3sungsmittels im Rotah-

52
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onsverdampfer wurde das Produkt saulenchromatographisch geremnigt (Toluol Essig-
ester 9 1, 73) Ausbeute 100 mg (38%)

TH-NMR (CDCly) ppm =1 25 (d, 3H), 18 (s, 3H), 32 (s, 3H), 50 (m, 1 H), 5 1 (m, 1
H), 68 (m, 2 H), 7 0 (m, 1 H)

Die m den nachstehenden Synthesabeispielen wiedergegebenen Vorschriften wurden
unter entsprechender Abwandiung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer
Verbindungen | benutzt. Die so erhaltenen Verbindungen sind in der anschlieSenden
Tabelle A mit physikalischen Angaben aufgefihrt

Tabelle B
Rm‘@/ F
N -
R"“\N af )

Nr R NR'R? Phys Konstanten
Fp [C]

ol
I-01 H’c‘&r“ é

187-189
I- 02 "':c\é,&——- H’CIC'T—

CF, 217-218
I-03 H,C\élu—-—- H,c/'\IIIH
N

04 “"’{k,r [:‘j )

‘oH,

L
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Nr R* NR'R® Phys Konstanten
Fp IC]
I-05 /lf 215-217
H’c‘g;f"' He” M
CH,
I-06 CF, 194-196
H;ng‘!q—— I-I,C/LTH
N,
CHS
I- 07 CF, 207-211
H,C N— H,C I]IH
N, -
c—-
H,
I-08 Fy 200-204
H:lc‘g\,&—— H,ciTH
N\__\
I- 09 F, ol
HyC 1 N,::\d H,CilTH
I-10 Fy ol
| NH
N\_\ '
- 11 [o] /C 155-157
\_ .
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Nr R* NR'R? Phys Konstanten
Fp I'Cl
I-12 0 /E Ol

-13 /f 178-183
| N NH

Beisplele fOr die Wirkung gegen Schadpitze

Die fungnde Wirkung der Verbindungen der Formel | ieR sich durch die folgenden
Versuche zeigen

Die Wirkstoffe wurden geirennt oder gemeinsam als emne Stammidsung aufberertet mit
0,25 Gew -% Wirkstoff in Aceton oder DMSC Dieser L8sung wurde 1 Gew -% Emul-
gator Uniperol® EL (Netzmittel mit Emulgier- und Dspergierwirkung auf der Basis e-
thaxyllerter Alkyiphenole) zugesetzt und entsprechend der gewiinschten Konzentrahon
mit Wasser verdinnt

Anwendungsbeispele

1 Wirkeamkett gegen die Dirmfleckenkrankhert der Tomate verursacht durch Alfernana
solary bet protektiver Anwendung

Bistter von Topfpfianzen der Sorte "Grole Flesschiomate St Pleme” wurden mit einer
wissnger Suspension In der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropf-
ndsse bespriht Am folgenden Tag wamden die Biatter mit emner wassngen
Sporenaufschwemmung von Alfernana sofarn in 2 % Biomalzidsung mit emner Dichte von
0 17 x 10° Sporen/ml infiznert. Anschieend wurden die Pflanzen n emner wasserdampl-
gesattigten Kammer bet Temperahuren Zwischen 20 und 22°C aufgestellt. Nach 5 Tagen
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hatte sich die Krautfdule auf den unbehandelten, jedoch mfizerten Kontrolipfianzen so
stark entwickeit, dass der Befall visuell n % ermmuttek werden konnte

Die mit den erfindungsgeméafen Wirkstoffen behandelien Pflanzen zesgten emnen deutlich
genngeren Befall als die utnbehandelien Pflanzen
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Patentanspriiche

1 2-Substtuierte Pynmidine der Formel |

R\, .R?
N N\I : - l
|

R‘/LN, R’

in der der index und die Substituenten die folgende Bedeutung haben

n emne ganze Zahl von 1 bis 5, wobe! mindestens em Subsiiuent L in ortho-
Stellung am Phenyinng sizt,
10
L  Halogen, Cyano, Cyanato (OCN), Niro, C,-Ce-Alyl, Cr-CigAlkenyl, Cx-Cy- 7
Allanyl, C+-Ce-Alkoxy, -C{=0)}-A, -C(=0)-0-A, -C(=O-N(A)A, CA'N=N-O0A),
N(AA, N(A)-C(=O)-A, N(A"}-C(=OHN(ADA, S(=O)mrA, S(=0)u-O-A oder
S$(=0)a-N(AYA,

m O, 1oder2,

15

A A’ A" unabhingyg voneinander Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, C-Co

Alkemyl, Cx-Ce-Allanyl, C;-Co-Cycloalkyl, Cy-Co-Cycloalkenyl, Phenyl,
20 wobe: die orgarsschen Reste parbell oder volistandig halogenert sein

k&nnen oder durch Cyano oder C,-C,-Alkoxy substituert sein kénnen,

oder A und A* zZusammen mit den Atomen an die sie gebunden sind

for einen flinf- oder sechsglledngen geséttigten, parhell ungesattgten

oder aromatischen Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome
25 aus der Gruppe O, N oder S, stehen,

wobei die aliphatischen, alicyclischen oder aromatschen Gruppen der Res-
tedefintionen von L threrserts parbell oder volisifindig halogeniert semn oder
eine bis vier Gruppen R" tragen kdnnen

R" Halogen, Cyano, C,-CeAlkyl, Cx-Cio-Alkenyl, C-Cip-Allinyl, C+Ce-
Alkoxy, C=-Cg-Alkenyloxy, Cz-CrAlkinyloxy, Cs-Ce-Cycioalkyl, Cs-Co-
Cycloalkenyl, Cy-Co-Cycloalkoxy, C5-Ce-Cycloalkenyloxy, -C(=0)-A, -
C(=0)-0-A, -C(=0)}-N(AA, C(A)}(=N-0A), N(A")A, N(A")-C(=O)-A, N(A")-
35 C(=O)}-N{ANA, S(=0)arA, S(=0)n-0-A oder S(=0),-N(A)A, wobei m, A,
' A', A" die vorgenannte Bedeutung haben und wobei die aliphatischen,
ahcyciischen oder aromatischen Gruppen threrseits partell oder voll-
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56
standig halogerniert sein oder eme bis drei Gruppen R" fragen kdnnen,
wobei R' die glesche Bedeutung wie R® besitzt;

R, R* unabhingg voneinander C;-Cg-Alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl, Cr-Co-Alkenyl,

CrCo-Alknyl, C-Ce-Halogenalkyl, Cy-Ce-Halogencycloalkyl, Co-Ce-
Halogenalkenyl oder C-Cs-Halogenalkinyl,

R2kann zusitztich Wasserstoff bedeuten,

R' und R® kBnnen auch zusammen mit dem Stckstoffatom, an das sie
gebunden smd, emnsn gesitligten oder ungeséthgten fiinf- oder sechs-
gliedngen Ring bilden, der durch aine Ether—{—0-), Carbonyl -C[=0}-,
Thio—{-S~}, Sulfoxyl-(—S[=0}-) oder Sulfanyl-{(~SOs-) Gruppe unter-
brochen sein kann,

R® Halogen, Cyano, Ci-C-Alkyl, CrC-Alkenyl, Co-Cs-Allonyl, Cy-Co-Alkoxy,

R4

Cx>-C-Alkenyloxy oder Cy-C.-Allanyloxy, wobei die Alkyi, Alkeny! und Allanyl-
reste von R? durch Halogen, Cyano, Nitro, C;-C-Alkoxy oder C1-C-
Alkoxycarbonyl substituiert sem knnen,

ewmner dar Formeln
RS j‘n/ N
] \_/
Rb/N\RI N‘
R '®"),
entspncht, wobet

X 0 oder 1 bedeutet,

R*, R und R® unabhangig vonenander Wasserstoff, C-Ce-Alkyl, C-Cs-
Alkenyl, CrCs-Alkinyl, C3-Cs-Cycloalkyl, C+Cy-Cycloalkenyi,

R* R!zusammen mit dem Stckstoffatom, an das sie gebunden sind, die
Bedeutung R°-Z-C{R%)=N haben kénnen,

z Sauerstoff oder N-R* bedeutet;

Y  C(H)}R® C-R®, N-N(H)-R® oder N-R® bedeutet,

— eine Doppel oder Enfachbindung bedeuten kann,
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2

3

R R® die gleiche Bedeutungen wis R® haben und zusatzfich Halogen oder
Cyano bedeuten kdnnen,

RY zusammen mit dem Kohienstoff an das es gebunden ist, eine Carbo-
nyigruppe bedsuten kann,

wobel die aliphahschen, alicydischen oder aromatschen Gruppen der Res-
tedefinthonen von R*,R®,R®, R® oder R" ihrerselis parhell oder volistindig
halogeniert sein oder eine bis vier Gruppen R tragen kdnnen

RY Halogen, Cyano, C+-Ce-Alkyl, C-Cr-Alkenyl, Cr-Cig-Alkinyl, C1-Cy-
Alkoxy, Cr-CurAlkenyloxy, Co-Cyg-Allanyloxy, Cs-Ce-Cycioalkyl, C3-Cy-
Cycloalkenyl, C,-Ce-Cycloalkoxy, Cy-Ce-Cycioalkenyioxy, und wobei
zwe: der Reste R*, R® oder R® zusammen mit den Atomen an die sie
gebunden sind enen finf- oder sechagliedrigen gesathgten, partiell
ungesiitligten oder aromahschen Heterocyclus enthaitend em bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, bilden kBnnen

2-Substituierte Pyrmmidine nach Anspruch 1, wobet R? Chior, Cyano, Methyl, Ethyl
oder Brom bedeutst.

2-Substturerte Pynmidine nach Anspruch 1, wobes R* eine der Formeln

, D A
SR A
R R R R R o R

4

2-Substituierte Pynmdine nach Anspruch 1, wobey R* der Formel

R‘\zj\r

p-N< o

R R
entspricht
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2-Substhwerte Pyrimidine nach enem der Anspriiche 1 bis 6, in der die durch L,
substitunerte Phenyigruppe fur die Gruppe B
L4
L® L3

# L2

steht, worin # die VerknOpfungssteile mit dem Pyrimidin-Ger{ist i1st und

L Fluor, Chlor, CH; oder CF3,

L2L*  unabhangig voneinander Wasserstoff, CH, oder Fluor;

(g Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CH,, SCH,, OCHa, SOCHs, NH-
C(=0)CHs, N(CH}-C{=0)CH; oder COOCH, und

LS Wasserstoff, Fluor, Chlor oder CH, bedeuten

Verfahren zur Herstellung von 2-substituierten Pynmidinen der Formel | gema
Anspruch 3, wobei R* fir ein Pyrazolon steht, dadurch gekennzeichnet, dass
man eine Verbindung der Formel }l,
R‘\N,R’
L. il

NI =
H;N-..HJ\N/ R

n der die Substtuenten L, R, R? und R® die in Anspruch 1 genannte Bedsutung
haben mit emer 1,3-Dicarbonyiverbindung der Formel Hi
R.

R‘\[rklron i

o O

in der R und R® die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben und R fir et
nen C,-Cgs-Akkyirest steht, kondensiert und anschllel&gnd die erhaltene Verbin-
dung IV

R\ R

L,

R* NT
|
o RY H

mit einer Basezu |A
]
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R\ _R*
L,

-\%NJ\N: R® 1A

Rl
nngsechliieft und gegebenenfalls zu 1B

1 2
R~. R

N
)NI\ S
R"%’? NTUR IB
R R

7  Verfahren zur Herstellung von 2-substituierten Pynmidinen der Formel | geméB
Anspruch 3, wobei R* fir ein Tnazoldion steht, dadurch gekennzeichnet, dass
man eine Verbindung der Formel I,

isomerisiert.

R'\N,R’
L,

NI N
H:N'-ﬁ/'\N’ R M

10 in der die Substituenten L, R!, R? und R® die in Anspruch 4 genannte Bedeutung
haben mit enem Chiorameisensdureester der Formel CICO-R, wobei der Subsh-
tuent R C;-Cs-Alkyl bedeutet, acyliert und somit dle Verbindung V erhiit,

R‘\N,R'

L,
A
ROTN‘H N~ R’ v
o
Verbindung V anschiieRend mit einem Phosgenderivat zu VI umset=t,
Ry R’
N
L,
N
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V1 weiterhin mit einem Amin der Formel R°NH; bzw mit einem Hydrazin der
Formel R®NH-NH; zu den Verbindungen ICa bzw ICb nngschhieit und

Rl\n’ R’ R“\N,R:
b Ly
C))L /T'\ » R\ ?\L J\
N, N~
o)’ H ICa )’ N ICb
gegebenentalls mit einem Alkylierungsmittel der Forrnel R"X, wobei R" dis zuvor-
5 genannte Bedeutung besiizt und X fir eine Abgangsgruppe wie Halogenid oder

Sulfat steht zu ICa’' bzw zu ICb’

b Ly

RE— ?\LNJ\N R &
'}—ﬁ‘R' ICat )’ N, Ict'

10 8  Verfahren zur Herstellung von 2-substitulerten Pynmidinen der Formel | gemaB
Anspruch 3, wober R* fiir em Tniazoidion steht, dadurch gekennzeichnet, dass
man ene Verbindung der Formel |,

R\ _R*
N

Nl -
H,N\HAN/

in der die Substituenten L, R', R? und R® die m Anspruch 1 genannte Bedeutang
15 haben mit eiem Orthoester der Formel RUC(OR"),, wobel der Substituent R? die
zuvorgenannte Bedeutung und R" C,-Cs-Alkyl bedeuten, kondensiert und somit

die Verbindung V1l erhiit;

R1 . 2
Lﬂ

/T'\ >

RO . 3

lfu N N R viI

Verbindung YII anschlieBend mit einem Chlorameisensaureester der Formel

20 CICO:R", wobei der Subshituent R” C,-Ce-Alkyl bedeutet, zu Verbindung Vil
acyhert,

3

S7-
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60
R'\N,Rz .
R"D\lém.._N )NI\N/ -
I?&"‘o”“o vill

Vil weiterhin mit elnem Amin der Formel R"NH; zur Verbindung ID

R\ R
L
LA
RN’ NN R
_—H‘
R H D
5 ringschiiet.
9  Verbindungen der Formel IV
R R
N
L,

Rollig"‘uiu R’ v

wobel dis Substituenten R', R?, R?, L, R® und R® die in Anspruch 1 angegeben

10 Bedeutung haben und der Substituent R f0r einen C.-Ce-Alkyirest steht.
10 Verbindungen der Formel V
. R R
N
N L
H
RO, _N. 3
\ \l.!’u N R \'
wobel die Subsbtuenten R!, R?, R®und L, die in Anspruch 1 angsgeben Bedeu~
15 tung haben und der Substituent R fOr einen C,-Cg-Alkyirest steht.

11 Zur Bekampfung von Schadpitzen geegnetes Mittel, enthaltend emen festen o-
der fiissigen Tragerstoff und eine Verbindung der Farmel | gemaB Anspruch 1

20 12 Verfahren zur Bekidmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge-
- kennzeichnet, dass man die Piize oder die vor Pilxbefall zu schitzenden Materia-
fien, Pflanzen, den Boden oder Saatgiiter mit emner wirksamen Menge einer Ver-
bindung der Formel! ] gemé&B Anspruch 1 behandeit.

G
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Pinmidinas 2-susttuidas

Descnpcibn

La presente invencldn se reflere a pinmidinas de la férmula |,

|51 =
R‘J\N’ R’ |
en la que el indice y los susttuyentes tienen los significados siguientes

n es un nimero entero de 1 a 5, encontrandose por lo menos un sustituyente L en

la posicién orto en el anillo fenilo,

L significa halégeno, ciano, cianato (OCN) nitro, C,-Ce-alquilo, C2-Cig-alquenilo,
C=Co-alquinilo, C,-Ce-alcox, -C(=0O)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A, C(A")(=N-
OA), N(A)A, N(A')-C(=0)-A, N(A")-C(=O}-N(A"A, S(=O)a-A, S(=0)n-O-A0

S(=0)arN(A"A,
m e0,162

A, A', A"significan, independientemente, hidrégeno, C,-Cg-alqullo, C-Ce-
alquenilo, Cx-Cg-alquinilo, Cs-Cg-cicloalquilo, Cs-Cs-cicloalquenilo, fenilo,
pudiendo los radicales organicos estar parcial o completamente

halogenados o estar sustitwidos por clane o C,-C,-alcox, o pudiendo A 'y
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A' formar junto con los atomos, a los que estan ligados, un heterociclo

saturado, parcialments no saturado o aromatico de cinco o seis

miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O, No S,

pudiendo los grupos alifatcos, alicichcos o aromaticos de las definiciones de los
radicales de L a su vez estar parcial o completamente halogenados o llevar uno

a cuatro grupos R"

R" significa halégeno, ciano, C;-Ce-alquilo, C~Cso-alquenilo, Cz-Cig-alquiniio,
C,-Ce-alcoxi, Cz-Cg-alqueniox, C-Cio-alquiniloxi, Cs-Ce-cicloalquilo, Cs-
Ce-crcloalquenilo, Cy-Cy-cicioalcoxi, Cs-Ce-Cicioalquenilon, -C(=0)-A, -
C(=0)-0-A, -C(=0)}-N(A)A, C(A')(=N-OA), N(A')A, N(A')-C(=O}-A, N(A")-
C(=0)}-N(A)A, S(=O)n-A, S(=0)m-0-A 0 S(=0)-N(A")A, teriendom, A A,
A'los significados antes indicados y pudiendo los grupos alfaticos,
aliclclicos o arométicos a su vez estar parcial o completamente
halogenados llevar uno a tres grupos R", donde R" tiene el mismo

significado que R",

R',R* significan, independientemente, C,-Ca-alqullo, Cs-Ce-cicloalquilo, C2-Ce-
alquenilo, C-Cs-alquinilo, C,-Cg-halégenoalquilo, Cs-Ce-
halégenocicloalquilo, C2-Cs-halégenoalquenilo o C-Ce-

halégenoalquinilo,

R?puede significar, adicionalmente, hidrégeno,
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R'y R? también pueden formar junto con el &tomo de nitrégeno, al que estén
hgados, un anillo saturado o no saturado con cinco o seis miembros,
que puede estar interrumpido por un grupo éter (~O-), carbonilo C[=0]),
tio«{—S-), sulfoxilo (-S[=0}-) o sulfonilo—{(-SOz-),

R® significa halégeno, clano, C-Cs-alquilo, C-Cy-alquenilo, Co-C,-alquinilo,
Cy-Calcoxi, Cs-Cy-alquenilox o Cs-C-alquiniloxi, pudiendo los radicales
alquilo, alquenilo y alquinilo de R? estar susttuidos por halégeno, clano,
nitro, C-Czx-alcoxl o C,~-C,-alcoxicarbonilo,

10

R* comesponde a una de las férmulas

R"\zj\,;,/ j\ /

RN 13\__"”

15 donde
X es061,

R%, R®y R°® significan, independientsmente, hidrégeno, C,-Ce-alqullo, Cx
20 Cs-alquenilo, C»-Cy-alquinilo, Cy-Ce-cicloalquilo, C,-Ce-

cicloalquenilo,

R, R® pueden significarjunto con el tomo de nitrégeno, ai que estan
iigados, R%-Z-C(R%=N,
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Z esoxigeno o N-RS,

Y signffica C(H)}R® C-R®, N-N(H)}-R® o N-R’,

5 — representa un doble o simple enlace,

RY R® tienen los mismos significados que R® y significan, adicionalmente,

haldgeno o ciano,

10 R® puede significar junto con el 4tomo de carbono, al que est igado un

grupo carbonilo,

pudiendo los grupos alifaticos, aliciclicos o aromaticos de las definiciones de los
radicales de R* R®,R%, R? 0 R® a su vez estar parcral o completamente

15 halogenados o llevar uno a cuatro grupos R”

R" significa halégeno, cxano, Ci-Cealquilo, CxCye-alquenilo, Cx-Cyp-
alquinilo, C,-Ce-alcox, C-Cg-alqueniloxi, C2-Cig-alquiniloxi, Cy-Ce-
cicloaiquilo, Cs-Ce-cicioalquenilo, Cs-Ce-cicloalcox, Cs-Ce-

20 cicloalquenilox, y pudiendo dos de los radicales R*, R® o R® formar
Jjunto con lo 4tomos, a los que estan ligados, un heterociclo saturado,
parcialmente no saturado o aromatico de cinco o sels miembros, que

contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O,No S$
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Ademas, |a invencion se refiere a un procedimiento par a la obtencion de estos
compuestos, a productos que contienen estos compuestos, asl como al uso de los

mismos para combatir hongos fitopatégenos

De la WO-A 01/96314 se conocen pinmidinas fungicidas, que en la posicién 2 llevan
un sustituyente cianamino Ademds, se conocen de la WO 02/74753 pinmidinas
fungicidas, que en la posicion 2 llevan, generalmente, un radical heterociclilo Pero

solo se mencionan especificamente las pinmidinas susttuidas por heteroanio

Sin embargo, el efecto de [as pinmidinas amba indicadas es insatisfactorio en muchos

casos Por tanto, el objeto era hallar compuestos con eficiencia mejorada

Se encontraron, ahora, las pinmidinas amba definidas de la formula | Ademas, se
encontrd un procedimiento para su obtencidn, asl como productos que los contienen

para combatir hongos nocivos

Los compuestos | se pueden preparar mediante diferentes métodos

1) Por ejemplo, se puede partir de hidracinopinmidinas de la formula [l, cuya
preparacion esta descnta en detalle en la WO-A 02/074753 o la DE 10156279 9
En lo sucesivo se illustra una preparacién prefenda de los compuestos Ii partiendo

de sulfonas lla
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R1\N,R2 R'\ N’Rz
L, NH NH, L,
1 — NS
R...s H,N\H J\N/

lia i
La sintesis subsiguiente puede llevarse a cabo en la forma representada en el

esquema 1

5 Esquema1

R'\N,R’ 0 R1\N’Rz
L RO . L
' o X
H’”‘NJ\N R’ T N\N NTOR
N i or & H
1 v
R‘\N,R’ .
Base /le\ ReX/ Base )\ 3
R® [lq N R? — R
=N
R® 1A

El compuesto de hidracina Il es condensado con un compuesto de dicarboniio IlI,
donde los sustituyentes R', R?, R, L,, R? y R® ienen los significados amba indicados y
10 R'representa un grupo alquilo, anlo o bencilo (ver el Esquema 1), obteniéndose los
compuestos de la formula VI Los compuestos de dicarbonilo de la formula lll se
conocen de Angew Chem Int Ed Engl 1989 28, p 500 La condensacidn se efectla
en la forma descrita en la DE 19627002 La ciclzaci6n dando los compuestos segin la

invencaién IA se realiza, por ejlemplo, en presencia de bases, tales como,
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especialments, alcoxlatos de metal alcalino Se descnbe explicitamente la reaccion

con metilato s6dico (Synistt 1998, 667-8) En presencia de agentes de alquilacion R*X,

donde R* tiene el significado amba indiado y X representa un grupo disociabie, tales

como un haluro o sulfato, y una base fuerte, por ejemplo hidruro sédico o carbonato de

5 potasio anhidro, se obtenen los compuestos segun la invencién IB

2) El procedimiento de preparacion representado en el Esquemna 2 proporciona los

compuestos segun la invencién IC

10 Esquema 2
R\, R
N L,
NI 2 CICO,R"
HZN\H J\N/ R —
1l
i R'\N,R’
cl” ~ci N™™
I
— RO H‘NJ\N/ R®
OCI 0
Vi
R'\N,R’
,1 = ReX/Base
R‘-—-Ni\ll*lll\N, R?

J—NH
Ic

R"O\g,

R'\N,R’ .
NI x
I:LHAN,I .

v

1 ReNH,/RNHNH,

2 Base
——

R\_ _R?
N
L,

Ll S e

R ic'
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La sustancia de partida para |a sintesis de los compuestos IC y IC' es,
preferentemente, el compuesto de hidracina |l, cuya obtencién ya se ha descnto en
detalle mas amba La transformacidn con cloroformiato (R" representa un radical
alquilo) en los compuestos acilados V se realiza generalmente, en presencia de una
base La transformacién ulterior de V con fosgeno o bien un equivalente de fosgeno
dando VI y la subsiguientes cichizacién en presencia de una amina/hidracina y una
base, se puade efectuar en analogla al método descnto en Chem Ber 1808, 31,
paginas 2320 y sig La ciclizacidn en presencia de aminas R°NH; proporciona las
tnazohdindionas IC, mientras que la ciclizacién en presencia de hidracinas R°NH-NH2

proporciona los compuestos IC"
R

M-N

La alquilacion de los compuestos IC con agentes de alquilacién R"X, donde R* tiene el

Ic"

significado arriba indicado y X representa un grupo disociable, como p e} un haluro o

sulfato, en presencia de una base, se efectia segin la DE 3336693

3) tnazohdinonas del tipo ID se pueden preparar, ventajosamente, en la forma

representada en el Esquema 3
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Esquema 3
R\ R’ R\N’Rz
N L L,
ReC(OR"), N
H.N I1 ——— RO ~ )l\ 3
2NN SR Y’N N N R
H R’
" Vil
R'\anz R\'N’Rz
L, L
CICOR" \ i i S
Forke =
"0" "0 R
Vil D

10

Partiendo de los compuestos de hidracina Il y ortoésteres se obhene el compuesto
condensado VIl andlogamente al método descnto en J Am Chem Soc. 1985, 77,

p 1148 VIl es aciado subsiguientesmente con cloroformiato dando VIl en analogia al
método descnito en Compt Rend Acad Sci 1981, 293, N8, 573-76 R"“ en el ortoéter y
el cloroformiato representa C,-Ce-alquilo La cichzacion en los compuestos segan la
invencién ID tiene lugar en presencia de aminas R"NH; Si en lugar de aminas se usan
hidracinas de la formula R°NH-NH;, entonces se obtienen las tiazolidinonas de la

férmula ID"

IDII

El radical R® (especialmente, alqullo) en la posicion 6 en el anillo pinmidina puede ser

introducido por reaccién bajo catalisis de un metal transitono, como p ej] Nio Pd en
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algunos casos puede ser recomendable invertir el orden e introducir el susttuyente R?

antenormente al sustituyente NR'R?

Esquema 4
RN-R R‘\N,R'
NN b (R XM NN N
| E—— |
Reg AN Pg P
\'J Vi
R‘\N,R'
L,
éxido N
|
——
R;s’l\n’ Y

o)

En la formula (R’)H,x.-M" representa M un (6n de metal de la valencia Y, por ejemplo,
B, Zn, Mg, Cu o Sn, X representa cloro, bromo, yodo o hidroxi, R® representa,
preferentemente, alquilo con 1 a 4 atomos de carbono y w es un nimero enterode 0 a
3 Esta reaccion puede ser efectuada, por ejemplo, en analogla a los métodos
siguientes J Chem Soc. Perkun Trans 1, 1187 (1894), loc. cit 1, 2345 (1896), WO-A
99/41255, Aust. J Chem , Vol 43, 733 (1980), J Org Chem , Vol 43, 358 (1978), )
Chem Soc Chem Commun 866 (1979), Tetrahedron Lett., Vol 34, 8267 (1883),

loc cit, Vol 33, 413 (1992)

Las indicaciones amba dadas se refieren, especlalimente, a la preparacidn de

compuastos, en los que R® representa un grupo alquilo Cuando R® representa un

6 >
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grupo ciano o un susttuyente alcoxi, el radical R® puede ser introducido con cianuros

de metal alcalino o bien alcoholatos de metal alcalino

En las definiciones de los sImbolos indicados en las formula se han usado términos

colectivos, que sonh generaimente representativos de los siquientes sustituyentes

halégeno fllor, cloro, bromo e yodo,

alquilo hidrocarburos saturados, lineales o ramificados con 1 a 4, 6, 8 6 10 4tomos de
carbono, por ejemplo, alquilo con 1 a 6 atomos de carobno, como p ej metilo, etio,
propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-meti-proplio, 2-metilpropilo, 1,1-dimetiletiio, pentilo, 1-
metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-di-metiipropilo, 1-etlipropilo, hexio, 1,1-
dimetilpropilo, 1,2-dimetilproplilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentiio, 3-metilpentilo, 4-
metilpentilo, 1,1-dmetibutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutiio, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-
dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutiio, 1-etibutilo, 2-etibutio, 1,1,2-tnmetlpropilo, 1,2,2-

tnmetilpropilo, 1-eti-1-metilpropllo y 1-etil-2-metilpropilo,

halégenoalqullo grupos alquilo ineales o ramificados con 1 a 10 4tomos de carbono
(como los arriba mencionados), en cuyos grupos los atomos de hidrégeno pueden
estar sushtuidos por &tomos de haldgeno como los amba mencionados, p ej C-C+
halégenoalquil wie clorometilo, bromometilo, diclorometilo, tnciorometilo, fluorometilo,
difluorometilo, tnfluorometilo, cloroflucrometilo, diclorofiuorometilo, clorodflucrometilo,

1-cloroetilo, 1-bromoetilo, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetio, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-tnflucroetilo,
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2-cloro-2-fluoroetilo, 2-cloro-2,2-difluorostilo, 2,2-dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-tncloroetilo,

pentafluoroetil 6 1,1,1-tnfluoroprop-2-ilo,

alquenilo radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con2a4 6,8 6
10 atomos de carbono y un doble enlace en una posiclon arbitraria, p e) C»-Cg-alquenil
como p e] etenilo, 1-propenilio, 2-propenilo, 1-metilethenilo, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-
butenilo, 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-propenilo, 2-metl-2-
propenilo, 1-pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, 1-meti-1-butenilo, 2-mehl-
1-butenilo, 3-metli-1-butenilo, 1-metil-2-butanilo, 2-metil-2-butenilo, 3-metil-2-butenilo,
1-metil-3-butenilo, 2-metil-3-butenilo, 3-meti-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-propenilo, 1,2-
dimetil-1-propenilo, 1,2-dimeti-2-propenilo, 1-etil-1propenilo, 1-etil-2-propenilo, 1-
hexentlo, 2-hexsnilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, 5-hexenilo, 1-metl-1-pentenilo, 2-metil-1-
pentenilo, 3-metli-1-pentenilo, 4-meti-1-pentenilo, 1-metil-2-pentenlio, 2-metil-2-
pentenilo 3-metil-2-pentenilo, 4-metil-2-pentenilo, 1-metl-3-pentanilo, 2-metil-
3pantenilo, 3-metil-3-pentenilo, 4-metii-3-pentenilo, 1-metil-4-pentenilo, 2-meti-4-
pentenilo, 3-metll-4-pentenilo, 4-metil-4-pentenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,1-dimetl-3-
butenilo, 1,2-dimeti-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-butenilo, 2,2-dimetil-3-buteniio,
2,3-dimetil-1-butenilo, 2,3-dimetil-2-butenilo, 2,3-dimetil-3-butenilo, 3,3-dimeti-1-
butenilo, 3,3-dimetil-2-butenilo, 1-etil-1-butenilo, 1-etil-2-butenilo, 1-etil-3-butenilo, 2-
etil-1-butenilo, 2-etil-2-butenilo, 2-etil-3-butenilo, 1,1,2-tnmetil-2-propenilo, 1-eti-1-

metil-2-propenlio, 1-etil-2-metil-1propeniio y 1-etil-2-metil-2-propenilo,

alcadlenilo radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con 4, 8, 8 6 10

atomos de carbono y dos dobles enlaces en una posicion arbitraria,
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halégenoalquentlo radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con 2 a
10 4tomos de carbono y un doble enlace en una posicién arbitrana (como los amba
mencionados), en cuyos grupos los dtomos de hidrégeno pueden estar parcial 0
completamente sustrtuidos por 4tomos de halégeno como los amba mencionados,

especialments, fldor, cloro y bromo,

alquinllio grupos hidrocarburo lineales o ramificados con 2 a 4, 6, 8 6 10 tomos de
carbono y un inple enlace en una posicién arbitrana, p ej alquinilo C-Ce, como p g)
etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo, 1-butiniio, 2-butinilo, 3-butinilo, 1-metil-2-propinilo, 1-
pentiniio, 2-pentinilo, 3-pentinilo, 4-pentinilo, 1-metil-2-butinilo, 1-metil-3-butinilo, 2-
metil-3-butinilo, 3-metil-1-butinilo, 1,1-dmetil-2-propiniio, 1-etil-2-propinilo, 1-hexnilo, 2-
hexinilo, 3-hexinilo, 4-hexinilo, 5-hexinilo, 1-metil-2-pentinilo, 1-meti-3-pentinilo, 1-
metil-4-pentinilo, 2-metil-3-pentiniio, 2-meti-4-pentiniio, 3-metil-1-pentinilo, 3-metil-4-
pentinilo, 4-metil-1-pentinilo, 4-metil-2-pentinilo, 1,1-dimetil-2-butinilo, 1,1-dimetil-3-
butinilo, 1,2-dimetl-3-butinilo, 2,2-dimetil-3-butinilo, 3,3-dimetil-1-butinilo, 1-etil-2-

butinllo, 1-eti-3-butinilo, 2-etll-3-butinilo y 1-etl-1-metl-2-propinilo,

cicloalquilo grupos hidrocarburo mono o biciclicos, saturados con 3 a 8 miembros
anulares de carbono, p e] crcloalquilo C3-Ce, como p g} ciclopropilo, ciciobutilo,

ciclopentilo, ciclohexlo,

heteraciclo saturado, parciaimente insaturado o aroméatico de cinco a seis membros, que

contene uno a cuatro heteroatomos del grupo O,No S
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heterociclilio de cinco o sels miembros, que contiene uno a tres dtomos de
nitrégeno y/o un atomo de oxigeno o de azufre o uno o dos dtomos de oxigeno
y/o de azufre, p e 2-tetrahidrofuranilo, 3-tetrahidrofuranilo, 2-tetrahidrotienilo, 3-
tetrahidrotienilo, 2-pirrolidinilo, 3-pirrolidinilo, 3-isoxazolidinilo, 4-isoxazolldinilo, 5-
isoxazolidinilo, 3-sotiazokdinilo, 4-isotiazolidinilo, 5-1Isotiazolidinilo, 3-
prrazolidinilo, 4-pirazoldinilo, S-pirazolidinilo, 2-oxazolidinilo, 4-oxazolidinilo, 5-
oxazolidinilo, 2-lazolldinilo, 4-tiazolidinilo, 5-tazohdinilo, 2-imidazolidinilo, 4-
imidazolidintio, 1,2,4-oxadiazolidin-3-ilo, 1,2,4-oxadiazolidin-5-ilo, 1,2,4-
tadiazolidin-34lo, 1,2,4-tadiazolidin-5-ilo, 1,2,4-tnazolidin-3-lo, 1,3,4-
oxadiazolidin-2-lo, 1,3,4-tadiazolidin-2-ilo, 1,3,4-triazolidin-2-1lo, 2,3-dihidrofur-2-
llo, 2,3-dlhidrofur-3-ilo, 2,4-dihidrofur-2-ilo, 2,4-diidrofur-3-ilo, 2,3-dihidroten-2-
llo, 2,3-dihidrotien-3-ilo, 2,4-dihidrotien-2-ilo, 2,4-dihidrotien-3-ilo, 2-pirrolin-2-lo,
2-pirrolin-3-ilo, 3-pirrolin-2-lo, 3-pirrolin-3-lo, 2-soxazolin-3+lo, 3-isoxazolin-3-ilo,
4-isoxazolin-3-llo, 2-1soxazolin-4-lio, 3-isoxazolin-4-llo, 4-isoxazolin-4-io, 2-
Isoxazolin-5-lo, 3-lsoxazolin-5-ilo, 4-1saxazolin-5-ilo, 2-1Isotiazohn-3-lo, 3-
1sobazolin-3-lo, 4-1sotiazolin-3-ilo, 2-isotiazolin-4-lio, 3-lsotiazolin-4-ilo, 4-
isotlazolin-4-ilo, 2-isotiazolin-5-ilo, 3-isotiazolin-5-llo, 4-isobazolin-5-ilo, 2,3-
dihidropirazol-1-ilo, 2,3-dihidropirazol-2-ilo, 2,3-dihidropirazol-3-lo, 2,3-
dihidropirazol-4-lo, 2,3-dihidropirazol-5+lo, 3,4-dihidropirazol-1-ilo, 3,4-
dihidropirazol-3-ilo, 3,4-ditidropirazol-4-ilo, 3,4-dihidropirazol-5-lo, 4,5
dihidropirazol-1-llo, 4,5-dihidropirazol-3-ilo, 4,5-dihidropirazol-4-ilo, 4,5-
dihidropirazol-5-ilo, 2,3-dihidrooxazol-2-llo, 2,3-dihidrooxazol-3-ilo, 2,3-
dihidrooxazol-4-llo, 2,3-dihidrooxazol-5-lo 3,4-dihidrooxazol-2-ilo, 3,4-
dihidrooxazol-3-lio, 3,4-dihidrooxazol-4-ilo, 3,4-dihidrooxazol-5-lio, 3,4-

dihidrooxazol-2-ilo, 3,4-dihidrooxazol-3-ilo, 3,4-dihidrooxazol-4-ilo, 2-pipendinilo,
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3-pipendinilo, 4-pipendinilo, 1,3-dioxan-5-lo, 2-tetrahidropiranilo, 4—
tetrahidropiranilo, 2—tetrahidrotienilo, 3-hexahidropindacinilo, 4-
hexahidropindacinilo, 2-hexahidropinmidinilo, 4-hexahidropinmidinilo, 5-
hexahidropinmidinifo, 2-piperaciniio, 1,3,5-hexahidro-triacin-2-lo y 1,2,4-

hexahidrotnacin-3-ilo,

heteroarilo de cinco mlembros , que contiene uno a cuatro atomos de
nitrégeno o uno a tres 4tomos de mitrégeno y un dtomo de azufre o de oxigeno
grupos heteroanio pentaciclicos, que ademas de atomos de carbono pueden
contener uno a cuatro dtomos de nitrégeno o uno a tres dtomos de nitrégeno y
un atomo de azufre o de oxigeno como miembros del anillo, p &) 2-funio, 3-funio,
2-tienilo, 3-ienllo, 2-plrrolilo, 3-pirrolllo, 3-isoxazolllo, 4-lsoxazollio, 5-lsoxazoilio,
3-isotiazolilo, 4-isohazolilo, 5-1sotiazolilo, 3-pirazolilo, 4-pirazolilo, 5-pirazolilo, 2-
oxazolilo, 4-oxazolilo, 5-oxazolilo, 2-tiazolilo, 4-tiazollo, 5-tiazolilo, 2-imidazolilo,
4-midazolilo, 1,2,4-oxadiazol-3-lo, 1,2,4-oxadiazol-5-lo, 1,2,4-tiadiazol-3-lo,
1,2,4-tadiazol-54lo, 1,2,4-tnazol-3-llo, 1,3,4-oxadiazol-2-llo, 1,3,4-badiazol-24lo y

1,3,4-tnazol-2-lo,

heteroarilo de sels miembros , que contiene uno a tres o bien uno a cuatro
atomos de nitrégeno grupos heteroanlo hexacliclicos, que ademés de atomos de
carbono pueden contener uno a tres o bien uno a cuatro atomos de nitrégeno
como miembros del anillo, p € 2-pindinio, 3-pindinilo, 4-piridinilo, 3-pindacinilo,
4-piridacinlio, 2-pirimidinilo, 4-pirimidinilo, S-pinmidinilo, 2-piraciniio, 1,3,5-tnacin-

2-lo y 1,2, 4-tnacin-3-ilo,
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En el &mbito de la presente invencidn estan comprendidos los isémeros (R) y (S) y los

racematos (1) de los compuestos de la fédrmula |, que presentan centros de quiraiidad
En lo sucesivo se descnbe la invencién en mas detalie

Con respecto al uso a que estan destnadas las pinmidias de la formula |, se prefieren
los siguientes significados para los sustituyentes, tanto por st solos como en

combinaciones

Se prefieren los compuestos |, en los que R’ significa C,-Ce-alquilo, C,-Ce-
halégenoalquilo, C2-Ce-alquenilo, C,-Cs-alquinilo o Cy-Ce-cicloalquilo y R? significa

hidrégeno

Son especialmente prefendos los compusstos |, en los que R representa C,-Ce-alquilo

ramificado en la posicién a o Cy-Cs-halégenoalquiio

Ademaés, son prefendos los compuestos 1, en los que R' representa C,-C,-

halégenoalquilo y R? es hidrégeno

Adicionalmente, son prefaridas los compuestos |, en los que R' y R? forman junto con
el atomo de nitrégeno, al que estan ligados, un anilio de cinco o seis membros, que
puede estar interrumpido por un 4tomo de oxigeno y que puede llevar uno o dos

sustituyentes C,-Cg-alquilo
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Son especialmente prefendos los grupos NR'R?, como por ejempio pirrolidinas o

pipendinas metiladas, especiaimente, en la posicién a

Ademaés, son especlaimente prefendas la pinmidinas |, donde el Indice n y los

5 sustituyentes L' a L® tienen los significados siguientes

10

15

20

es1a3,
es halégeno, clano, C,-Cs-alquilo, C-C,s-alquentlo, Cx-Cip-alquinilo, C,-Ce-
alcoxi, C-Cp-alqueniloxi, C,-Cye-alquiniioxi, Ca-Ce-cicloalquilo, Cy-Ce-
cicloalquenlio, Cy-Ce-cicloalcox, -C(=0)-O-A, -C(=0)-N(A")A, C(A")(=N-OA),
N(A)A, N(A'-C(=0)-A 0 S(=0)x-A,

m es0,162,

A A A" significan, independientemente, hidrogeno, C,-Cg-alquilo, C-Cq-
alguenilo, C-Ce-alquinilo, pudiendo los radicales organicos estar parcial o
completamente halogenados o estar sustitwidos por ciano o C,-Cs-alcox, o
pudiendo A y A'representar junto con los &tomos, a los que estén ligados, un
heterociclo saturado de cinco o seis, que contiene uno a cuatro heteroadtomos

delgrupo O,N,0S

Son especiaimente prefendas las pirimidinas |, donde los sustituyentes L' a L® tenen

los significados siguientes
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L es halégeno, ciano, C;-Cy-alquilo, Cy-Ce-alcoxi, -C(=0)-0-A, -C(=O)-N(A")A,
m es0,162
A A", A" significan, independientemente, hidrégeno, C,-Ce-alquilo, C-Cs-
alquenilo, C-Cealquinilo

Son especialmente preferidos los compuestos | en los que R" significa halégeno,
aano, C,-Cs-gllquilo, C>-Cyo-alquenilo, C2-Cyg-alquinilo, Cy-Ce-alcoxi, Cz-Cig-alqueniloxi,
CxCio-alquiniioxd, Cy-Ce-cicloalquilo, Cs-Ce-cicloalquenilo, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A,
C(A")(=N-OA), pudiendo los grupos aliféticos o aliciclicos a su vez estar parcial ©
compiletamente halogenados o llevar uno a tres grupos R", donde R" tiene el mismo

significado que R"

Son especialmente prefendos los compuestos |, en los que R" significa halégeno,
ciano, C-Cs-alquilo, C-Ce-alquenilo, C2-Ce-alquinilo, C,-Ce-alcoxi, CCe-alquenilox,
CCealquiniloxi, C3-Ce-cicloalguilo, Cs-Ce-cicloalquenilo

Ademas, son preferidas las pinmudinas |, donde el grupo fenllo sustituido por L,

representa el grupo B

donde # representa e! lugar de enlace con el esquelsto de pirimidina y
L' significa fiGior, cloro, CHs 0 CFs,
L2L* significan, independientemente, hidrégeno, CH; o fltior,

>
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L*  significa hidrégeno, fiGior, cloro, bromo, clano, CHs, SCHs, OCHjy, SO,CHs,
CO-NH;, CO-NHCHj, CO-NHCzH5, CO-N(CHa)a, NH-C(=0)CH,, N(CHs)-
C(=0)CHy 0 COOCHj; y

L* significa hidrégeno, fiior, cloro o CH,

También son especlaimente prefendos los compuestos |, en los que R? significa C,-C-

alquilo, que puede estar sustituido por halégeno

Ademas, son especialmente prefendos los compuestos I, en los que R® significa

halégeno ciano, Ci-Ce-alquilo o C4-Cy-alcox

Son especlalmente prefendos los compuestos |, en los que R? significa metilo, etilo,

ciano, bromo o, sobre todo, cloro

Adicionalments, son prefendas las pirimidinas de la férmula I en ia que R* significa
L 8. X
R HN~ R%
N N N~
-
R‘ d

Son especlaimente prefendas las pinmidinas de la férmula |, en la que R* significa
O

Rt i R®
'-..3=NN/ \ NF/
0y R ®
Son especialmente preferdas las pinmidinas de la férmula |, en la que R* corresponde

a la férmula
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R‘\z/ﬁ\'}l;
RN g

Preferentements, R®, R® y R° significan, independientementa, hidrégeno, C;-Ce-alquilo,

C=Cg-alquenilo, C-Cs-alquinilo o Cs-Ce-cicloalquilo

Preferentaments, R", R® y R® significan, independientemente, hidrégeno, metilo o etllo

Para los productos intermedios de las formulas IV, V, VI y VI valen las mismas
preferencias que las antes mencionadas para los pnnciplos activos Aqul los
10  susttuyentes tienen las mismas definiciones prefendas, tanto por sl solos como

también en combinaciocnes

Son especialmente prefendos los productos intermedios de las formulas IVy V
R\ R
L

R' N
|
ROW \E /J\N R® v

R'\N,R‘

o\
RO\,rN \H )\N

o

15

R Y;

Especaimente, con respecto a su usc se prefieren los compuestos | representadas en
las siguientes Tablas Los grupos mencionados en las Tablas para un susttuyente

20 represantan, ademds, considerados por s solos, independientemente de la

P>
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combinacién an que se mencionan, una vanante especiaimente prefenda del

respectivo sustituyente

Z
I

Compuestos de la formula Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro,6-

cloro, R? significa metilo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

10

RY,.R*
N L,
I
Ib
CHNH™ N7 N R’
N
H,e” H
RN R
L,

R\, .R?
PeH
A
N N R® if
H,C |
\ N
CH,

so
&T )NI\N R Ih

“CH,

H,C—N



10

15

20

25

PF 54547

Tabla 1
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro R® signfica metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 2
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dicloro, R? significa metilo y R?, R? representan un compuesto de cada vez una iinea

de la Tabla A

Tabla 3
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro 6-metilo, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 4
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Igy ih, en los que L, significa 2,4,6-
trfluoro, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 5
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-fluoro, R? significa metido y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 6
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxicarbonilo, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 7
Compuestos de las féormulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig ¥ Ih, en los que L, signffica 2-
fluoro,4-CN, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 8
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2,4,5-
tnfluoro, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de ja Tabla A

Tabla 9
Compuestos de las férmuias la, b, Ic, 19, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
dicloro, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 10
Compuestos de las formulas la, Ib Ic |d le If gy lh en los que L, significa 2-cloro,

R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A
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Tabla 11
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro,
R® significa metilo y R®, R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 12
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ig, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4
difiuoro, R? significa metilo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 13
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-cloro, R? significa metilo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 14
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, I y Ih, en jos que L, significa 2-cloro-4-
fluoro, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 15
Compuestos de las fédrmulas la, Ib, Ic, Id le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,3-
diflucro, R* significa metlo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A
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Tabla 18
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2,5-
difluoro, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 17
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,3,4-
trfluoro, R? significa metilo y R?, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 18
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig y |h, en los que L, significa 2-metilo,
R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 18
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signffica 2,4-
dimetilo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de [a Tabla A

Tabla 20
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signfica 2-metl-4-
cloro, R? significa metio y R*, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

P2
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Tabla 21
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y th, en los que L, significa 2-fluoro -
4-metilo, R? significa metilo y R", R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 22
Compuestos de las formulas la, b, ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dimetilo, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de |la Tabla A

Tabla 23
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,6-
tnmetilo R significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 24
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difiuoro-4-crano, R® significa metilo y R', R? representan un compusesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 25
Compuestos de las formulas la, b, I, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro-4-matilo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 26
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, lg y Ih, en los que L, signffica 2,6-
difluoro-4-metoxdcarboniio, R? significa metilo y R?, R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 27
Compuestos de las férmulas ia, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro 4-
metox:, R® significa metio y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 28
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-cloro,4-
metilo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 28
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metoxicarbonilo, R? significa metilo y R’, R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 30
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
bromo, R* significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A
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Tabla 31
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, e, If Igy Ih en los que L, significa 2-cloro,4-

ciano, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 32
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig v Ih, en los que L, significa 2,8-
difluoro,4-metoxi, R® significa metilo y R, R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 33
Compuestos de las férmulas 1a, Ib, ¢, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,3-metilo, R? significa metilo y R' R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 34
Compuestos de las férmulas la, Ib, [c, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5-
dimetilo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una Iinea

de la Tabla A

Tabla 35
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, I, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-ciano, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 36
Compuestos de las férmulas la, b, ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
mettio,4-bromo, R? significa metilo y R, R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabila 37
Compuestos de las formulas la, Ib, ¢, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
metilo,5-fluoro, R® significa metilo y R!, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabia 38
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, e, If, ig v Ih, en los que L, significa 2-
metilo 4-metoxi, R? significa metilo y R' R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 38
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 40
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5
dimetilo,4-bromo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 41
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
fluoro,4-bromo, R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 42
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxi, R® significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

Iinea de la Tabla A

Tabla 43
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,5-metilo R? significa metilo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 44
Compuestos de las formulas la, |b, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa
pentafluoro, R? significa metilo y R' R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 45
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en log que L, significa 2-
fluoro 6-cloro, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A



10

15

20

25

PF 54547
31

Tabla 46
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dfluoro, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 47
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, g y Ih, en los que L, significa 2,6-
dicloro R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 48
Compuestos de las formulas ia, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signffica 2-
fluoro,6-metilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

I'lnea de la Tabla A

Tabla 49
Compuestos de las férmulas I8, Ib, Ic, Id, le, I, Ig y Ih, en igs que L, signrfica 2,4,6-
tnfluoro, R? significa cloro y R!, R? representan un compueato de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 50
Compuestos de las formulas la, Ib, lc, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-fluoro, R® significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 51
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxicarbonilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 52
Compuestos de las férmulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-CN, R?® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 53
Compuestos de las férmulas Ia, ib, ¢, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,5-
trfluoro, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 54
Compuestos de las férmulas Ia, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
dicloro, R? significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 56
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,
R® significa cloro y R', R? representan un compussto de cada vez una linea de la Tabla

A
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Tabla 56
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro,
R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la Tabla

A

Tabla 57
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
difiuoro, R® significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una Ifinea de

la Tabla A

Tabla 58
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-cloro, R? significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 59
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro-4-
fluoro, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 60
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,3-

difiuoro, R? significa cloro y R?, R? representan un compyesto de cada vez una linea de

la Tabla A
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Tabla 61
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5-
difluoro, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 62
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signffica 2,3,4-
tnfluoro, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

delaTabla A

Tabla 63
Compuestos de las férmulas la, Ib, I, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-metilo,
R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la Tabla

A

Tabla 64
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
dimetilo, R® significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una Iinea

de |la Tabla A

Tabla 65
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig vy ih, en los que L, significa 2-metil-4-

cloro, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A
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Tabla 66
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-metilo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 67
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,6~
dimetilo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 68
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,6-
tnmetilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 69
Compuestos de las formulas la, Ib, I¢, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6~

difluoro-4-ciano, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 70
Compuestos de las formulas Ia, Ib Ic, Id le, If Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-

difluoro4-metilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de ia Tabla A
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Tabla 71
Compuestos de [as férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro-4-metoxicarbonilo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 72
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metox, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 73
Compuestos de [as férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, lg y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 74
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, Is, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metoxicarbonilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 75
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
bromo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A
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Tabla 78
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, g y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
ciano, R* significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 77
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-

difiuoro,4-metox, R* significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 78
Compuestos de las férmulas la, Ib, I, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,3-metilo, R® significa cloro y R}, R? representan un compuesto de cada vez una

Iinea de la Tabla A

Tabla 78
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,5-

dimetilo, R® significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 80
Compuestos de las fdrmulas la, Ib Ic, Id, le If ig y Ih en los que L, significa 2-
metilo,4-cciano, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A



10

15

20

25

/e
PF 54547
38

Tabla 81
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, lg y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-bromo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 82
Compuestos de las férmulas |a, Ib, Ic, Id, le, I, Ig y |h, en los que L, signlfica 2-
metilo,5-fluoro, R® significa cloro y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 83
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig ¥ Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metox, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 84
Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 85
Compuestos de las férmulas la, Ib Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5
dimetilo,4-bromo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 86
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, ls, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-

fluorc 4-bromo R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 87
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, 14, I, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro 4-metox, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

Iinea de la Tabla A

Tabla 88
Compuestos de las férmulas [a, Ib, ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
fluoro,5-metilo, R? significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 89
Compuestos de las formulas ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig ¥ Ih, en los que L, signfica
pentafluoro, R® significa cloro y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 90
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,6-cloro, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

Iilnea de la Tabla A

25
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Tabla 91
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro, R? signfica bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una iinea

de la Tabla A

Tabla 92
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dicloro, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 83
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,8-metilo, R® significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 94
Compuestos de las férmulas ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,6-
tnfluoro, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 95
Compuestos de las férmulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-fluoro, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 96
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxicarbonilo, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 87
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-CN, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 98
Compuestos de las férmulas ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig v Ih, en los que L, significa 2,4,5-
trfluoro, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 99
Compuestos de las fdrmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
dicloro, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 100
Compuestos de [as formulas la, b, Ic, Id, le, If Igy Ih, en los que L, significa 2-cloro,

R? significa bromo y R', R? representan un compusesto de cada vez una linea de la

Tabla A
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Tabla 101
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-fluoro,

R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 102
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,4-

diflucro, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 103
Compuestos de las formulas fa, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en ios que L, significa 2-fluoro -
4-cloro, R? significa bromo y R", R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 104
Compuestos de las férmulas la, Ib, I, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signfica 2-cloro-4-
fluoro, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 105
Compuestos de las formulas la Ib, Ic, Id, le, If, Ig y th, en los que L, significa 2,3-
difluoro, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

-
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Tabla 108
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, signffica 2,5-
difluoro, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

deia Tabla A

Tabla 107
Compuestos de las formulas la Ib Ic, Id, le, If, ig y |h, en los que L, significa 2,3,4-
tnfluoro, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 108
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-metilo,
R® significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 109
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4-
dimetilo, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 110
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, 2-meti-4-cloro, R?
significa bromo y R!, R? representan un compuesto de cada vez una linea de la Tabla

A



10

15

20

25

2N

PF 54547

Tabla 111
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, [g ¥ Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-metilo R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 112
Compuestos de las fdrmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y th, en los que L, significa 2,6-
dimetilo, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 113
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, if, Ig y Ih, en ios que L, significa 2,4,6-
tnmetilo, R® significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 114
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signfica 2,6-
diflucro-4-ciano, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 115
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro-4-metilo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 116
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dfluoro-4-metoxicarbonilo, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 117
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y |h, en los que L, signfica 2-cloro,4-
metox, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 118
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metilo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una [inea

de la Tabla A

Tabla 118
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signiffica 2-Cloro.4-
metoxicarbonilo, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 120
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro.4-

bromo, R® significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A
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Tabla 121
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, id, e, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
ciano, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 122
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If. ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difluoro,4-metoxi, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 123
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signffica 2-
fluoro,3-metilo, R? significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 124
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5
dimetilo, R® significa brome y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 125
Compuestos de las férmulas (a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-ciano, R® significa bromo y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 126
Compuestos de las férmulas la, Ib Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-

metilo,4-bromo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 127
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-

mettlo,5-flucro, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 128
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metox, R? significa bromo y R*, R representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 128
Compuestos de las férmulas |[a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metlo,4-metoxicarbonilo, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 130
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5
dimetio,4-bromo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 131
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, g y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-bromo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 132
Compuestos de las férmulas fa, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxi, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 133

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-

ST

flucro,5-metilo, R? significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 134
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa
pentafiucro, R® significa bromo y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 135
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
fluoro,6-cloro, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de ia Tabia A
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Tabla 136
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
difiuoro R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 137
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, id, le, If, lg y Ih, en los que L, significa 2,8-
dicloro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 138
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,6-metilo, R® significa ciano y R’, R? representan un compuesto de cada vez una

Iinea de la Tabla A

Tabla 139
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y lh, en los que L, significa 2,4,6-
tnfluoro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de ia Tabla A

Tabla 140
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2-
metilo,4-fluoro, R® significa clano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 141
Compusestos de las formulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxicarbonilo, R® significa ciano y R, R? representan un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 142
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-CN, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 143
Compuestos de las farmulas Ia, Ib, ¢, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,5-
trfluoro, R? significa clano y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 144
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4~
dicloro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 145
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,
R® significa ciano y R?, R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A
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Tabla 148
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro,

R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 147
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, e, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4-

difluoro, R? significa cano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 148
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig ¥ Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-cloro, R® significa ciano ¥ R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 149 .
Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, le, If, ig v Ih, en los que L, significa 2-cloro-4-
fluoro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 150
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id e, If Ig y Ih, en los que L, significa 2,3-
difluoro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A
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Tabla 151
Compuestos de las formulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signffica 2 5-
diflucro, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 152
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, H, Ig y Ih, en los que L, significa 2,3,4-
tnfluoro, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 153
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-metilo,
R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla A

Tabla 154
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2 4-
dimetilo, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 155
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, sigrifica 2-metil-4-
cloro, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A
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Tabla 156
Compuestos de las fdrmulas la, Ib, Ic, Id, ls, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-fluoro -
4-metilo, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 157
Compuestos de las formuias la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
dimetilo, R? significa aano y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 158
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,4,6-
tnmetilo, R® significa clano y R, R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 159
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, signfica 2,6-
difluoro-4-ciano, R® significa aano y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 160
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,6-
diflucro-4-metilo, R? significa clano y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

~—
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Tabla 161
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en ios que L, significa 2,6-
difluoro-4-metoxicarbonilo, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 162
Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metox;, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 163
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metilo, R? signlifica clano y R?, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 164
Compuestos de las formuias la, Ib, Ic, Id, e, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
metoxicarbonilo, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 165
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, g y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
bromo, R? significa clano y R!, R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A
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Tabla 166
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-cloro,4-
ciano, R® significa cano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea de

la Tabla A

Tabla 167
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig y |h, en los que L, significa 2,6-
difluoro,4-metoxi, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 168
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,3-metilo, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

iinea de la Tabla A

Tabla 169
Compuestos de las férmulas la, Ib, I, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2,5-
dimetilo, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 170
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-clano, R® significa c:iano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de ia Tabla A
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Tabla 171
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-

metiio,4-bromo, R? significa clano y R?, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 172
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig v Ih, en los que L, significa 2-
metilo,5-fluoro, R? significa ciano y R?, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 173
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxi, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabia A

Tabla 174
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 175
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig y Ih, en los que L, significa 2,5-
dimetilo,4-bromo, R? significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 176
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-bromo, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 177
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxi, R® significa ciano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 178
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig y Ih, en los que L, significa 2-
fluoro,5-metilo, R? significa clano y R', R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 179
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig y |h, en los que L, signffica
pentafluoro, R? significa ciano y R, R? representan un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla A
No R' R?
A-1 CH;CH, H
A-2 CH2CH, CH,
A-3 CH,CH, CH;CH,
A4 CH,CH,CH, H
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A5 CHzCH,CH, CHs
A-6 CH3CH.CH, CHzCH,
A-7 CHZCH2CHj, CH2CHzCH,
A-8 CHCH,F H
A-9 CH.CHZF CH,
A-10 CHCH.F CHCH,
A-11 CH;CF,4 H
A-12 CH,CF, CH,
A-13 CH,CF, CHzCH;,
A-14 CH;CF, CH,CH;CH,
A-15 CH,CCl, H
A-18 CH,CCl, CH,
A-17 CH.CCly CH,CH,
A-18 CH,CCl, CH2CH2CH,
A-19 CH(CHs)» H
A-20 CH(CHs)2 CH,
A-21 CH(CHa), CHCH,
A-22 CH(CHa)2 CHzCH,CHjy
A-23 CH2C(CHs)s H
A-24 CH2C{CH,)y CH,
A-25 CH2C(CHa)s CH;CH,
A-26 CH2CH(CHj), H
A-27 CH2CH(CH3)2 CHj
A-28 CH,CH(CHs)2 CH2CHj;
A-28 (£) CH{CH;CH3)CH; H
A-30 (£) CH(CH2CH5)CH, CH;
A-31 (£) CH(CH2CH,)CH, CH,CHa
A-32 {R) CH{CH2CH))CH; H
A-33 (R) CH(CH2CH;)CH;, CH,
A-34 (R) CH(CH2CH,;)CH, CH>CH,
A-35 (S) CH(CH;CH3)CH; H
A-36 (S) CH(CH2CH3)CH, CH;
A-37 (S) CH{CHzCH3)CH, CH2CHa
A-38 (1) CH(CH,)-CH(CHs,), H
A-39 () CH(CH,)-CH(CHs); CH,
A-40 (£) CH(CH,;)-CH(CHj)z CH,CHs,
A-41 (R) CH(CH3)-CH(CH3), H
A-42 (R) CH{CHj;)-CH(CHs)a CH;,
A-43 (R) CH(CH,)-CH(CHs), CHzCH,
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A-44 (S) CH(CH3)-CH(CHs)2 H
A-45 (S) CH(CH3)-CH(CH,) CHs
A-46 (S) CH(CHs)-CH(CHs»)2 CH.CH,
A-47 (£) CH(CH3)-C(CHs), H
A-48 () CH{CH3)-C(CH3s)s CH;
A-49 () CH(CH3)-C(CH3)s CH,CH,
A-50 (R) CH(CHjy)-C(CHs)s H
A-51 (R) CH(CH,)-C(CH,); CH;
A-52 (R) CH({CH3)-C(CHs)3 CH;CH,
A-53 (S) CH(CHs)-C(CHy)s H
A-54 (S) CH(CH,y)-C(CHjy)s CH;
A-55 (S) CH(CH;)-C{CHs)s CHCH,
A-56 () CH(CH,)-CF, H
A-57 () CH(CH;)-CF» CH,
A-58 (£) CH(CH,)-CF, CH,CH;,
A-59 (R) CH(CH3)-CF5 H
A-60 (R) CH({CHs)-CF5 CH,3
A-61 (R) CH(CH5)-CF5 CH,CHs;
A-82 (S) CH(CH,)-CFy H
A-63 (S) CH(CH,)-CF; CH,
A-84 (S) CH(CH,;)-CFs CH,CH,
A-85 (1) CH(CHy)-CCly H
A-66 (1) CH(CH,)-CCly CH,
A-67 (%) CH(CHy)-CCly CHxCH,
A-68 (R) CH(CH,)-CCl, H
A-69 (R) CH(CHs3)-CCl, CH,
A-70 (R) CH{CH,)-CCl, CH.CHj4
A-71 (S) CH{CH3)-CCly H
A-72 (S) CH(CH;)-CCly CH,
A-T3 (S) CH(CH,\)-CCls CH;CHs
A-74 CH2C(CHs)=CH, H
A-75 CH,C(CH3)=CH, CH,
A-76 CH2C(CH3)=CH, CHzCH,;
A-77 ciclopentilo H
A-78 cclopentilo CH,3
A-79 ciclopentiio CH,CH,
A-80 =(CHa2)-
A-81 (£) {CH,)-CH(CH,)-CHr-
A-82 (R) -{(CH2)>-CH(CH,)-CHz-
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A-83 (S) -(CH3)z-CH({CH;)-CHz-
A-B4 ~(CH2)z-CH(OCHs)-CHy
A-85 +{CH»)-CH(CH;CH,)-CH-
A-86 «(CH2)-CH[CH(CH,)5]-CHz
A-87 (x) (CH.)y-CH(CH,)-
A-88 (2) -CH(CH3)-(CHg)z-CH(CHs)-
A-89 -CHCH=CH-CH
A-90 {(CHae
A-91 (£) -(CH1)4-CH(CH,)-
A-82 ~{CH3)2-CH(CH3)-(CH2)~
A-93 () -(CH2)s-CH(CH,)-CH-
A-84 (R) -(CH2)s-CH(CH3)-CHz
A-95 (S) -(CH2)s-CH(CH,;)-CH>-
A-88 ~(CH2)>-C(O[CH]20)-(CHa)--
A-97 -{CH2)2-C(O{CH;]50)-(CH2)
A-98 H,

—(CH); A (CH);
A-99 -(CH2)-CH=CH-CH

Los compuestos | son apropiades como fungicidas Se destacan por ser
excelentemente efectivos contra un amplio espectro de hongos fitopatdgenos,
espaciaimente, de la clase de los ascomicetos, deuteromicetos, comicetos y
basidiomicetos En parte son sistémicaments activos y pueden ser usados en la

proteccidn de plantas como fungicidas follares y del suelo

Son especialmente importantes para combatir maltiples hongos en diferentes plantas
de cultivo, tales como ingo, centeno, cebada, avena, arroz, malz, pasto, platanos,
algodén, soya, café, cafia de azlcar, wid, frutas y plantas de adomo y legumbres, tales

como fnjoles, tomates y cucurbitidceas, asl como en las semillas de estas plantas

Son especiaimente aproplados para combatr ias siguientes enfermedades de plantas

- —
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e @species de Afernana en legumbres y frutas,

o especies de Bipolaris y de Drechslera en cereales, amoz y césped,

e Blumena graminis (oldio) en cereales,

¢ Botrytis cinerea (moho gns) en fresas, legumbres, plantas de adorno y wid,
e Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fuliginea en cucurbiticeas,

e especies de Fusanum y de Verticilllum en diferentes plantas,

» especies de Mycosphaerolla en cereales, platanos y manl,

» Phytophthora infestans en papas y tomates,

o Plasmopara viticola en vid,

e Podosphaera lsucotncha en manzanas,

e Pseudocsrcosporella herpotnchoides en ingo y cebada,

e especies de Pseudoperonospora en lipulo y pepinos,

o especies de Puccinia en cereales,

s Pynculana oryzae en amoz,

» @aspecies de Rhizocionia en algodén, armoz y césped,

e Sepiona tntic: y Stagonospora nodorum en tngo,

e Uncinula necator en vid,

o @species de Ustilago en cereales y caiia de ax(car, asl como

e especies de Venturig-Arten (rofia) en manzanas y peras

Los compuestos | son apropiados, ademas, para combatir hongos noclivos, tales como
Paecilomyces vanoin en la proteccion de materiales (p e madera, papel, dispersiones

de pintura, fibras o bien tejidos) y en la proteccién de productos almacenados

Los compuestos | se aplican, tratando los hongos o las plantas, semillas, materiales o

el suelo a proteger frente a una infeccién fungosa con una cantidad activa fungicida de
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los ingredientes activos La aplhicacidn puede efectuarse antes o después de la

infaccién de los matenales, plantas o semillas por los hongos

Los productos fungicidas contienen, generalmente, entre 0,1 y 95, preferentements,

entre 0,5 y 90% en peso de princaipio activo

Cuandao se usan en la proteccion de plantas, las cantidades de aplicacidn oscllan

segun el tipo de efecto deseado de entre 0,01 y 2,0 kg de principio achvo por ha

Generalments, los productos fungicidas contienen de entre 0,1 y 85, preferentemente,

0.5 y 90% en peso de ingrediente activo

En {a proteccién de matenales o de productos aimacenados, las cantidades de
aphcacidn varian dependiendo del tipo del campa de aplicacién y del efecto deseado
Cantidades de aplicacidn usuales en la proteccibn de matenales varian, por ejemplo,
de 0,001 g a 2 kg, preferentements, de 0,005 g a 1 kg de pnincipio actvo por metro

cubico del material tratado

Los compuestos | pueden ser transformados en las formulaciones acostumbradas,
tales como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados La
forma de apticacién depende del fin respectivo, pero en todo caso debe estar

asegurada una dispersion fina y uniforme del compuesto segun la invencidn
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Las formulaciones se praparan de manera conocida, por ejemplo, diluyendo el
principio activo con disolventes y/o soportes, en caso de deseario, usando

emulsionantes y dispersantss Como disolventes/sustancias auxillares son aproplados,

substancialmente, para este fin

agua, disolventes aromaticos (p ) productos Solvesso, xileno), parafinas (p e}
fracciones de petrdleo), alcoholes (p 6 metanol, butanol, pentanol, alcohol
bencilico), cetonas (p €] ciclohexanona, gama-butirolactona), pirrolidonas (NMP,
NOP), acetatos (diacetato de glicol), glicoles, amidas de dcido dimetilgraso,
acidos grados y ésteres grasos Basicamente, se pueden usar también mezclas

de disolventes,

sustanclas soporte, tales como polvos de piedras naturales (p ej caolines,
arcillas, talco, tiza) y polvos de pledra sintéticos (p e] aaido sillcico altaments
disperso, silicatos), emulsionantes, tales como emulsionantes no ionégenos y
aniénicos (p e] éteres de poloxietileno-alcohol graso, sulfonatos de alquilo y
sulfonatos de arilo) y dispersantes, tales como lejias residuales sulfiticas y

maticelulosa

Tensoactvos apropiados son las sales de metal alcalino, alcalinotérreo y de amonio
del acido ligninosulfénico, acido naftalinsulfénico, acido fenolsulfénico, dado
dibutiinaftalinsulfénico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos de alquilo, sulfonato de
alquilo, sulfatos de alcohol graso, dcidos grasos y glicoléteres de alcohol graso
sulfatados, ademas, condensados de naftalina sulfonada y derivados de naftalina con

formaldehido, condensados de naftalina o de &cido naftalinsulfénico con fenol y
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formaldehido, éter octilfenilico de polloxietileno, isooctilfenol etoxilado, octilfenol,
nonilfenol, alquifen: poliglicol éteres, tnbutilfenil-polighcol éter, tnesteaniferil-poliglicol
éter poliéter alcoholes de alqullarilo, condensados de alcohol y de alcohol graso/oxdo
de etileno, aceite de ncino etoxilado, éteres alquilicos de polioxietileno, polioxipropileno

etoxlado, alcohol laurllico de poliglicoléter acetal, ésteres de sorbitol, iejlas residuaies

ignino-sulfitcas y metiicelulosa

Sustancias apropladas para |a preparacion de soluciones, emulsiones, pastas o
dispersiones de aceite directamente pulvenzables son fracclones de aceite mineral de
punto de ebullicaién mediano hasta elevada, como p ej keroseno o aceite diesel,
ademas, aceites de alquitran de carbén, y acentes de ongen vegetal o animal,
hidrocarburos alifaticos, ciclicos y arométicos, por ejemplo, tolueno, xileno, parafina,
tetrahidronaftalina, naftalinas alquiadas y sus derivados, metanol, etanol, propanol,
butanol, ciclohexanol, ciciohexanona, isoforona, disolventes fuertemente polares, por

ejemplo, sulféxido de dimetilo, N-metilpirrolidona y agua

Polvos, agentes de pulvenzacién y rociado pueden ser preparados mezclando o

moliendo conjuntamente las sustancias activas con un soporte sdlido

Los granulados (p e] granuiados recubiertos, impregnados o homogéneos) se pueden
preparar uniendo el ingrediente activo con un soporte séldo Ejemplos de cargas
sdlidas son terras minerales, tales como silicagel, dcidos silicicos, geles sillcicas,
silicatos, talco, caolin, caliza, cal, bol, loess, arcilla, dolomita, tierra de diatomeas,
sulfato de calcio y sulfato de magnesio, 6xxdo de magnesio, plasticos molidos, asl

como abonos, tales como sulfato de amonilo, fosfato de amonio, nitrato de amonio
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ureas y productos vegetales, tales como harina de cereales, poivos de corteza, de

madera y de cAscaras de nueces, polvos de celulosa u otros sopories sdlidos

Generalmente, las formulaciones contienen entre 0,01 y 85% en peso,
preferentemente, entre 0,1 y 90% en peso del pnncipio activo Los pnnapios activos se
usan en una pureza de 90% a 100%, preferentemente, de 95% a 100% (segin

especiro de NMR)
Ejemplos de formulaciones son 1 Productos para la dilucidn con agua

A) Concentrados solubles en agua (SL)

10 partes en peso de los pnncipios activos son disueltos en agua o en un disolvente
soluble en agua Alternativamente, se pueden adicionar humectantes u otros

auxlhares El ingrediente activo se disuelve cuando es diluldo con agua
B) Concentrados dispersabies (DC)
20 partes en peso de los pnncipios activos son disueltos en ciclochexanona

adicionando un dispersante, por ejemplo, polivinilpirrolidona Diluyando con agua, se

obtiene una dispersién
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C) Concentrados emulsionables (EC)

15 partes en peso de los pnncipios activos son disueltos en xileno adicionando
dodecilbencenosulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ncino (al 5%

respectivamente) Diluyendo con agua, se obtiene una emulsion
D) Emuisiones (EW, EQ)

40 partes en peso de los principios activos son disueltos en xileno adicionando
dodecilbencenosulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ncino (al 5%
respectivaments) Esta mezcla es introducida en agua por medio de un emulsionante
(Ultraturrax) y transformada en una emulsion homogénea Diluyendo con agua, se

obtiene una emulsién

E) Suspensiones (SC, OD)

En un molino de bolas se tnturan 20 partes en peso de los principios activos
adicionando un dispersante, humectante y agua o un disolvente organico,
obteniéndose una suspensién fina de ingrediente activo Diluyendo con agua, se

obtiene una suspension estable del ingredients activo
F) Granulados dispersables en agua y granulados solubles en agua (WG, SG)

50 partes en peso de los prnincipios acttvos son molidos finaments, adicionando

dispersantes y humectantes, y transformados en granulados dispersables en agua o
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solubles en agua mediante dispositivos técnicos (por ejemplo, extrusionadora, torre de
pulvenzacién, lecho fluidizado) Diluyendo con agua, se obtiene una dispersion o

solucidn estable del principio actvo

G) Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP, SP)

75 partes en peso de los pnncipios activos son molidos en un molino de rotor—estator

adicionando dispersante, humectantes y gel de sliice Diluyendo con agua, se obtene

una dispersion o solucion estable con el pnncipio activo

2 Productos para la aplicacién directa

H) Polvos pulverizables (DP)

5 partes en peso de los principlos activos son molidos finaments y mezclados
Inbtmamente con 85% de un caolin finamente dwidido Se obhense un polvo

puilvenzable

1) Granulados (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes en peso de los pnncipios activos son molidos finamente y asoclados con
95 5% de soporte Métodos actuales son extrusién, secado por pulvenzacidn y lecho

fludizado Se obtienen granulados que pueden ser aplicados sin dilucidén
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J) Soluciones de volumen ultrabajo (UL)

10 partes en peso de los pnncipios activos son disueltos en un disoivents organico, por

ejemplo, xileno Se obbene un producto que puede ser aplicado sin dilucién

Los prnincipios activos pueden ser usados como tales, en forma de sus formulaciones o
las formas de aplicacion preparadas a partir de ias mismas, por ejemplo, como
soluciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emuisiones, dispersiones de aceite
directamente pulvenzables, pastas, polvos puivenzables, agente de rociado o de
regado Las formas de aplicacsén dependen enteramente del fin de aplicacién, pero en
todo caso hay que asegurar una distnbucién lo méas fina posible del los ingredientes

activos segin la invencién

Las formas de aplicacién acuosas pueden ser preparadas a partir de concentrados de
emulsién, pastas o polvos humectables (polvos pulvenzables, dispersiones de aceite)
adicionando agua Para preparar emulsiones, pastas o dispersiones de aceite se
pueden homogeneizar las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente
en agua con la ayuda de un humectante, agente adherente, dispersante o
emulsionante Alteratvaments, se puaden preparar concenirados compuestos de la
sustancia activa, humectante, adherente, dispersante o emulsionante, en caso dado,

disolvente o aceite, y tales concentrados son apropiados para ser diluidos con agua

Las concentraciones en pnncipio activo en las preparaciones listas para el uso pueden

vanar amphamente En general, varian de 0,0001 a 10%, preferentemente, de 0,01 a
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Los pnnciplos activos también pueden ser usado con éxito en el procedimiento de
volumen ultrabajo (ULV), pudiéndose aplicar formulaciones con més del 85% en peso

de ingrediente activo, o aun el ingrediente activo sin adrtivos

A los pnncipios activos se pueden adicionar vanos tipos de aceite, humectantes,
adyuvantes, herbicidas, fungicidas, u otros pesticidas o bactencidas a los ingredientes
activos, en caso dado, recién antes de la aplicacibn (mezcla de tanque) Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentes segun la invencion en una relacién ponderal de

1 10 hasta 10 1

Cuando se usan como fungicidas, los fungicidas de la invencidn pueden estar
presentes también junto con otros ingredientes activos, por ajemplo, con herbicidas,
insecticidas, reguladores del crecimiento, fungicidas u otros fertilizantes Cuando se
mezcian los compuestos | o las composicliones segln la invencién como fungicidas
con otros fungicidas, entonces se alcanza, frecuentemente, amphar el espectro de

accidn

La siguiente Lista de fungicidas con los que se pueden mezclar los compuestos segin
la invencién sirve para ilustrar las combinaciones posibles, pero no debe entenderse

como imitativa

 acilalaninas, tales como benalaxilo, metalaxlo, ofurace, oxadixlio,
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denvados de amina, tales como aldimorf, dodine, dodemorf, fenpropimorf,
fenpropidina, guazatina, iminoctadina, tndemorf,

antinopirimidinas, tales como pinmetanilo, mepanipirima o clprodinilo,

anhbidticos, tales como ciclohexamida, gnseofulvina, kasugamicina, natamicina,
polioxina o estreptomiaina,

azoles, tales como bitertanol, bromoconazol, ciproconazol, difenoconazol,
dinitroconazol, eniiconazol, epoxiconazol, fenbuconazol, fluquiconazol, flusiiazol,
hexaconazol, imazalilo, metconazol, miciobutaniio, penconazol, propiconazol,
procloroaz, proioconazol, tebuconazol, triadimefona, triadimenol, trflumizol,
tnticonazol,

dicarboximidas, tales como Iprodiona, miclozolina, procimidona, vinclozolina,
ditiocarbamatos, tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram,
propineb, policarbamato, tiram,zram, zineb,

compuestos hetarociclicos, tales como anilacina, benomilo, boscalida,
carbendazima, carboxina, oxicarboxima, ciazofamida, dazomet, ditianona,
famoxadona, fenamidona, fenanmol, fuberidazol, flutolanilo, furametpir,
isoprotiolano, mepronilo, nuanmol, probenazol, proquinazida, pinfenox, piroquilona,
quinoxifeno, slitofam, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato-metilo, tiadiniio, triciclazol,
tnfonna,

fungicidas de cobre, tales como caldo de Burdeos, acetato de cobre, oxicloruro de

cobre, sulfato de cobre béasico,

denvados de nitrofenilo, tales como binapacnio, dinocap, dinobutona, nitroftal-
iIsopropilo,
fenilpirroles, tales como fenpiclonilo o fludioxonilo,

azufre,

A2
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s otros fungicidas, tales como acibenzolar-S-metilo, bentiavalicarb, carpropamida,
clorotalonilo, cifiufenamida, cimoxanilo, dazomet, diclomezina, diclocimet,
dietofencarb, edfenfos, etaboxam, fenhexamida, fentina-acetato, fenoxantlo,
fenmzona, fluazinam, fosetilo, fosetilo-aluminio, iprovalicarb, hexaclorobenceno,
metrafenona, pencicurona, propamocarb, ftalida, toloclofos-metilo, quintozeno,
zoxamida,

¢ estrobilurinas, tales como azoxistrobina, dimoxistrobina, fluoxastrobina, kresoxim-
metilo, metominostrobina, onsastrobina, picoxistrobina, piraciostrobina o
tnfloxistrobina,

* denvados de acido sulfénico, tales como captafol, captan, dicloflunanida,
tolifiuanida,

« amidas de acido cindmico y andlogos, tales como dimetomorf, flumetover o flumorf
Ejemplos de sintesis
Sintes:s de los productos intermedios de hidrazada
Ejempilo 1
F F o) 3
NH ~" i
X ey
|1 (o]
HaN A 2N F N
H “ 0 ‘NJ‘N af
§ H

1 9 g (5 mmoles) de la hidrazida se introdujeron en 40 mil de éter dietlico Entonces se
agregaron 0 8 g (56 5 mmoles) del aldehido y se agitd durante la noche a temperatura

ambiente El control de la reaccidn se efectué mediants cromatografia (DC) Después
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de haber eliminado el disolvente en el evaporador rotativo se punficod el producto
cromatograficamente (DCM) Se obtuvo el producto como cristales de color beige
Rendimiento 64%

'H-NMR (CDCly) =12-13 (bm,6H), 14(d,3H),34(m,1H),42(q,2H),425(d, 1

H,NH),68(m,2H),73(d, 1H),82(bs, 1H)

Ejemplo 2
CF,
/LNHF F
CICO,CH, y JNI\
O N F
/ L
H,N. )\ |: plrldlna \'r H N~ G

10 g (268 mmoles) de ia hidrazida se disolvib en 1 ml de pindina absoluta
Entonces se agregaron 0 25 g (2 6 mmoles) de cloroformiato de metio y 5 ml de agua
Se agitd durants la noche El control de la reaccion se efectué mediante cromatografia
HPLC Para la elaboracitn ultenor se filtrd el séido por succitn y se lavd
sucesivamente con 1 5 ml de agua destilada, dos veces con &cido acético al 10% y
luego tres veces con agua Después del secado se obtuvieron 09 g del producto

(rendimiento de un 75%)



10

15

PF 54547
73
Ejemplos de pnnciplos activos
Ejemplo 3
CF,
NaOMe
MeOH

1 4 g (3 mmol) de la hidrazona (Ejemplo 1) se disolvieron en 10 ml de metanol abs
Después de haber adicionado 0 6 g (3 mmoles) de solucién de metilato sédico (al 30%
en metanol) se agitd ultenormente durante la noche a temperatura ambiente El control
de la reaccion se efectué mediante cromatografia HPLC Después de haber ehminado
el disolvente en el evaporador rotativo se agité la mezcla de reaccién con agua
destlada y se regulé con &cido clorhidnico al 5% a pH 1-2 Se extrajo tres veces con
DCM y una vez con solucién saturada de cloruro sédico Los extractos reunidos se
secaron y se concentraron Es residuo se digend con éter dilsopropllico, se filtrd por
succién, se lavo con éter dusopropllico y n-pentano y se secd El producto se obtuvo
como sélido incoloro Rendimiento 0 7 g (55%)

'H-NMR (CDCls) ppm=11(d,3H), 14 (d,3H),20 (s, 3H),49(d, 1 H),52 (m, 1 H),

69(m,2H),74(d, 1H)
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Ejemplo 4
Lopo s P&
.
. I Me, S0,/ K,CO, w
__&E’"\u af _— ‘&,’J\N oF
N

0 25 g de la pinmidina (Ejemplo 3) se disolvieron en 5 mi de metanol y se agregaron
0 15 g (1 2 mmol) de sulito de dimetiio y 0 14 g (1 mmol) de carbonato de potasio Se
agit6 uiteriormente durante tres horas a temperatura ambiente El control de la
reaccion se efectué mediante HPLC Se agregé otra vez sulfato de dimetilo (0 15 g,

1 2 mmol), de manera que la conversion era completa Para destruir el sulfato de
dimetilo excesivo se agritd con solucibn acuosa de amonlaco al 10% y diclorometano
(DCM) Después de la separacion de las fases se extrajo la fase acuosa con DCM Las
fases organicas reunidas se iavaron con agua y luego se secaron Después de haber
eliminado el disoivente en el evaporador rotativo se punfict el producto mediante
cromatografia de columna (tolueno éster acético 9 1, 7 3) Rendimiento 100 mg
(38%)

'H-NMR (CDCls) ppm =125(d,3H), 18(s,3H),32(s,3H),50(m, 1H), 51 (m, 1

H).68{(m,2H),70(m, 1 H)

Las prescripclones indicadas en los siguientes ejemplos de sintesis se pueden usar,
vanando en forma comrespondiente los compuestos de partida, para la generacién de
otros compuestos | Los compuestos asl obtenidos estan indicados en la siguiente

Tabla A con sus datos flsicos
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TablaB
R'R? F F
R')\N af
No R* NR'R? Constantes fislcos
pf [°C]
aceite

I- 01 H’C&V

I- 02 H.Cep——
N

pf 187-189°C

H,C” “NH
j:\F, 217-218
I- 03 che‘,q—— H,C I1H
=N
aceite
HC |
o =D
'CH, T
I-05 /( 215-217
H,C
: NV’ HyC ITH
'CH,
I- 08 i, 194-196
Hac \ r‘—_ H,C H
N\
CH,
-07 CF, 207-211
H,C '
s N— HC M
h.\
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No R* NR'R? Constantes fisicos
pf [’Cl]
I- 08 CF, 200-204
H,C H c"\ H
i <
N

I- 09 CF, aceite
Hac\&’q—- H,c"\lTH

I- 10 0 ja acelte
\EQN‘ _ NH
’ H
N

-1

/( 155-157
NH

12

-13

\_\

\Eﬁn---
. .
- .
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Ejemplos del efecto contra hongos nocivos

El efecto fungicida de los compuestos de la férmula 1 puede demostrarse mediante los

ensayos siguientes

Los ingredientes activos se prepararon separadamente o conjuntamente como
solucidbn madre con 0,25% en peso de ingrediente activo en acetona DMSO A esta
solucién se adiciond 1% en peso del emulsionante Uniperol® EL (humectante con
efecto emulsionante y dispersante basado en alquilfenoles etoxilados) y las soluciones

madre se diluyeron con agua a la concentracion deseada

Ejemplos de aplicacién

1 Eficencia duradera contra la marchitez temprana del tomate causada por Alternana

solani en el tratamiento protector

Las hojas de plantas de tomate de la vanedad "Grofle Fleischtomate St. Pleme” se
pulvenzaron hasta chomear con una suspension acuosa e? la concentracidn en principio
achvo abajo indicada Al dla siguiente se Infectaron las hojas con uns suspension acuosa
de esporas de Alternaria solani en solucién de biornaita al ?% con una densidad de 0 17
x 10° esporas/ml A continuacidn, se colocaron las plantas en una cAmara saturada con
vapor de agua a temperaturas de entre 20 y 22°C Después de 5 dias se habla
desamoliado la marchitez tan fuerternente en las plantas de control no tratadas pero

infectadas, que la infestacién pudo ser evaluada visuaimente en por clen
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Las plantas tratadas con los pnnapios activos segin la invencidon presentaron una

infestacidn marcadamente menor que las plantas no tratadas
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Remnvindicaclones

1 Pinmidinas 2-sustituidas de la formula |

R‘\N,R’

N7
R‘)I\N/ Ra
en la que el Indice y los sustituyantes tienen los significados siguientes

n es un nimero entero de 1 a 5, encontrandose por lo menos un sustituyente
L en la posicién orto en e! anllo fenilo,
10
L signfica haldgeno, ciano, clanato (OCN), nitro, C4-Cy-alquilo, Cz-Cio-
alquenilo, Cz-Cc-alquinilo, C,-Cy-alcoxi, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0})-
N(A)A, C(A")(=N-OA), N(A)A, N(A'}-C(=0)-A, N(A")}-C(=O)-N(A"A, S(=0O)n-
A, S$(=0)x-0-A 0 S(=O)m-N(A)A,
15
m es0,162

A, A', A"signffican, Independientements, hidrégeno, C,-Ce-alquilo, C2-Cs-
alquenilo, C,-Ce-alquinilo, Cs-Cg-cicloalquilo, Cy-Cg-cicloalqueniio,
20 fenilo, pudiendo los radicales organicos estar parcial o
completamente halogenados o estar sustituidos por ciano o C,-C,-
alcoxl, o pudiendo A y A ‘formar junto con los 4tomos, a los que

estan ligados, un heterociclo saturado, parciaimente no saturado o
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aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a cuatro

hetercatomos del grupo O,No S,

pudiendo los grupos alifabcos, aliciclicos o aroméatcos de las definiciones
de los radicales de L a su vez estar parcial o completamente halogenados

o llevar uno a cuatro grupos R"

R' significa halégeno, clano, C,-Cs-alquilo, C+-Co-alqueniio, Cx-Cio-
alquinilo, C;-Ce-alcox, Cz-Cio-glquenilox, C2-C;p-alquiniioxs, C3-Ce-
ccloalquilo, Cs-Cs-cicloalquenilo, Cs-Ce-cicioalcoxi, Cs-Co-
cicioalqueniloxi, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A, C(A")(=N-OA),
N(A"A, N(A')-C(=0)-A, N(A’ )-C(=0)-N(A")A, S(=O)n-A, S(=0)n-0-A 0
S(=0)x-N(A")A, teniendo m, A, A', A“los significados antes indicados
y pudiendo los grupos alifaticos, alicichcos o arométicos a su vez
estar parcial o completamente halogenados llevar uno a tres grupos

R", donde R" tiene el mismo significado que RY,

R', R? significan, independientemente, C-Ce-alquilo, Cs-Ce-cicloalqulio,
CxrCe-alquenilo, C-Ce-alquinilo, C,-Cg-halégenoalquilo, Cs-Ce-
halégenocicloalquilo, C»-Ce-halégenoalquenilo 0 Cx-Cq-

halégenoalquinilo,

R?puede significar, adicionalments, hidrégeno,
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R! y R? también pueden formar junto con el 4&tomo de nitrégeno, al que
estan hgados, un anilio saturado o no saturado con cinco © seis
miembros, que puede estar nterrumpido por un grupo éter (-O-),
carbonilo C[=0]), tio—{-S-), sulfoxlo (-S[=0]-) o sulfonilo<{-S0,),

R® significa halégeno, ciano, C,-Cy-alquilo, C-Cq-alquenilo, C2-Cs-
alquinilo, C,-C,-alcoxi, Cs-Cs-alqueniloxi o Cy-C,-alquiniloxi, pudiendo
los radicales alquilo, alquenllo y alquinlio de R? estar sustituidos por
halégeno, ciano, nitro, C4-Cz-alcoxi o Cy-C-alcoxicarbonilo,

10

R* comesponde a una de las fdrmulas

R‘\ZJ\N/ j\ ~
R®” ':I “R" R,S\:N,:l

15 donde

X es0061,

R", R’ y R° significan, independientemente, hidrdgeno, C,-Ce-alquilo,
20 C-Cs-alquenilo, C-Ce-alquinilo, Cy-Ce-cicloalquilo, Cs-Cq-

cicloaiquenilio,

R*, R® pueden significarjunto con el dtomo de nitrbgeno, al que

estan ligados, R%-Z-C(R%)=N,
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Y4 es oxigeno o N-R°,
Y significa C(H)-R®, C-R*, N-N(H)-R® o N-R";
— representa un doble o simple enlace,

RY, R® tienen los mismos signficados que R® y significan,

adicionalmente, halégeno o ciano,

RY puede signfficar junto con el &tomo de carbono, al que esta

ligado, un grupo carbonilo,

pudiendo los grupos alifaticos, alicichicos o aromaticos de las definiaones
de los radicales de R*,R®,R%, R? 0 R® a su vez estar parcial o

completamente halogenados o llevar uno a cuatro grupos R¥

R" signiica halégeno, ciano, C,-Cs-alquilo, C2-Co-giquenilo, Cz-Cio-
alquinilo, C,-Cg-alcoxi, C>-Cg-alqueniloxi, C-Cio-alquiniioxi, Cs-Cs-
cicloalqulio, Cs-Ce-cicloalguenilo, Cs-Ce-cicloalcoxl, C-Ce-

cicloalqueniloxs, y pudiendo dos de los radicales R®, R® o R® formar
junto con lo atomos, a los que estan ligados, un heterociclo saturado,
parclaimente no saturado o aromatico de cinco o seis miembros, que

contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O,No S
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Pirimidinas 2-sustituldas segdn la revndicacién 1, donde R? significa cloro, ciano,

metilo, etilo o bromo

Pirimidinas 2-sustituidas segtn la relvindicacion 1, donde R* corresponde a una

Lon X \g KE WP
R A N~ HNS N R N R N HNs N
RJ—N R,%" » N\R. ” =N c}‘N‘R.

Pinmidinas 2-susttuidas segun la revindicacidn 1, donde R* corresponde a la
férmula

J_

F 4
N
b N
R R

Pinmidinas 2-sustituidas segin una de las rewvindicaciones 1 a 6, donde el grupo

fenilo sustituido por L, representa el grupo B

donde # representa el lugar de enlace con el esqueleto de pinmidina y

L significa fluoro, cloro, CH; 0 CFy,

L2L* signdfican, independientemente hidrégeno, CH, o fluoro,
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L significa hidrégeno, fluoro, cloro, c1ano, CHj,, SCHs, OCH,, SO.CH,, NH-
C(=0)CHj, N(CH,)-C(=0)CH; 0 COOCH; y

LS significa hidrégeno, fluoro, cloro o CHy

5 6 Procedimiento para la preparacion de pmmidinas 2-sustituidas de la fé&rmula |
seg(n la revindicacion 3, donde R* significa una plrazolona, caractenzado

porque se condensa un compuesto de la férmula [l

R\ R
L, Il
NI X
H,N N /I\N’ R
H
10 en la que los sustituyentes L, R', R?* y R? tienen los significados mdicados en Ia

reivindicacién 1, con un compuesto de 1,3-dicarbonilo de la férmula Il

R'\n)\,ron 1

O O
en la que Ry R® tienen los significados indicados en la remindicacién 1 y R
15 representa un radical C,-Cq-alquilo y luego se cicliza el compuesto IV obtenido
R\ _R*

N
L,

R* NI =
YR
o R

con una base dando IA

]
"
-
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L,
N| s
/kN, R IA
R

y se iIsomenza ,opcionalments, dando IB

R R
L,
A2
5
R
5 7 Procedimiento para la preparacién de pinmidinas 2-sustituidas de la férmula |

seg(n la revindicacién 3, donde R* significa una triazoldiona, caractenzado

porque se acila un compuesto de la formula ll,

R\_ _R?
N

L,
Nl =
H,N\H)\Nf " I

en la que los sustituyentes L, R', R? y R? tienen los significados indicados en la
10 revindicacion 1, con un cloroformiato de la férmula CICO,R, donde el

sustituyente R significa C-Ce-alquilo, obteniéndose el compuesto V,

1 2
R\N,R

iNR‘

L,

H
RO N.
T ﬂ
0



PF 54547 /(3

se transforma el compuesto V, juego, con un denvado de fosgeno en VI,

R‘\N,R’
L,
N
H |
Vi
°cn)"‘*o
5 se cicliza V1 , ademas, con una amina de la formula R°NH; o bien una hidracina

de la férmula R°NH-NH; dando los compuestos ICa o blen ICb

RN\R . RG R
30 « L0

R‘._._N E N Ra \ﬂ"'N)\v*N R’
or H ICa O)——N‘H ICb

y, opcionalments, se transforman estos ultenormente con un agente de
10 alquilacién de la férmula R*X, donde R® tiene el significados antes mdicado y X

representa un grupo disociable, como p & un haluro ¢ suifato, en iCa’ o bien en

ICb’
Ry RN\ R
N - .
| ]
R"—-N&E J\N R RG\N__N&?)\N R®
. H
o)’ R ICe’ o)' "o Icb’

15
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8 Procedimiento para la preparacién de pirimidinas 2-sustituidas de la formula |
segun la revindicacién 3, donde R* representa una tnazoldiona, caractenzado

porque se condensa un compuesto de la férmula N,

R‘\N R
L,
NI N |
H'N‘N’kn’ R’
H
5 donde los sustituyentes L, R', R? y R® tienen los significados indicados en la

reivindicacion 1, con un ortoéster de la formula R’C(OR™)s, donde el sustituyente
R® tiene ios significados antes indicados y R” significa C;-Ce-alqutlo,

obterniéndose el compuesto VI,

1 2z
R
R\N

N
RO _N.. A
j:uﬂ NTTR Vil
10

se acila el compuesto V|, luego, con un cloroformiato de la férmula CICOR",

donde el sustituyents R” significa C,-Cg-alquilo dando el compuesto Vil

R'\N,R'
\ L
RO '
\@“NJ\N R’
Q“O'L*O vill

15
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se cicliza VI, ademds, con una amina de la férmula R°NH; dando el compuesto

ID
R\N ’R2
L,
3
R—N’ N NR
)“”‘H
R’ ID
5
) Compuestos de las férmulas [V
R\
R N -
!
RONEJ\" " v
o R
10
donde los sutituyentes R', R?, R?, L,,, R® y R% tienen los significados Indicados en
la relvindicacién 1 y el sustituyente R significa un radical C,-Cs-gliquilo
10 Compuestos de las férmulas V
15

donds los sustituyentes R', R?, R*’L, tienen los significados indicados en la
relvindicacién 1 y el sustituyente R significa un radical C,-Ce-alquilo

T L
Har i
P
=
it wt
N R
Wi b
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11 Producto aproplado para combatr hongos nocivos, que contiene un soporte

solido o liquido ¥ un compuesto de la férmula | segin la reivindicacién 1

12 Procedimiento para combatir hongos nocaivos fitopatdgenos, caracterizado
porque se tratan los hongos o los materiales, plantas, el suelo o las semillas a
proteger frente a la infeccién por los hongos, con una cantidad activa de un

compuesto de la férmula formula | segn la revindicacién 1
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Pinmidinas 2-sustituldas

Resumen

La presente invencin se reflere a pirimidinas de la formula |,

1 2
RN, .R
N

R‘J\N/ R :

en la que el Indice n y los sustituyentes L, R' - R? tienen los significados Indicados en

la descnpcidn y

R*  comesponde a las fdrmulas

oy 3&:«”
R o,

asl como a procedmmientos y productes Intermedios para la preparacién de esios
compuestos, a productos que [as conbenen, asl como al uso de las mismas para

combatir hongos nocivos fitopatégenos

=1
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Patent docurmnent Publioxtion Patant tamily Publication
ciied In eserch report data mamber{s) data
WO 02074753 A 26-09-2002 BR 0207975 A 15-06-2004
CA 2440405 Al 26—-09-2002
o 4 20032475 A3 17-12-2003
EE 200300448 A 16-02-2004
WO 02074753 A2 26~-09-2002
EP 1373222 A2 02-01-2004
SK ' 11422003 A3 (06-04-2004
US 2004116429 Al 17-06-2004
DE 3419127 A 28~-11-1985 DE 3419127 Al 28-11-1985
AT 68493 T 15-11-1991
AU 571971 B2 28-04-1988
Al 4256585 A 28~11--1985
BR 8502395 A 21-01-1986
CA 1261331 Al 26—-09-~-1989
DE 3584393 D1 21-11-1991
DX 228385 A 24-11-1985
EP 0165448 A2 27-12-1985
ES 8606981 Al 01-11-1986
6R 851252 Al 25-11-1985
HY 38502 A2 30-06-1986
IL 75240 A 31-07-1988
JP 1941212 € 23-06-1995
JP 6070033 B 07-09-1994
JP 60255788 A 17-12-1985
NZ 212119 A 31-08-1987
PT 80466 A R 01-06-1985
us 4663327 A 05-05-1987
ZA 8503876 A 29-01-1986
N0 03043993 A 30-05-2003 CA 2467683 Al 30-05-2003
o 03043993 Al 30-05-2003
EP 1448532 Al 25-08-2004
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INTERNAT]I NALER RECHERCHENBERICHT

PCI’EPZOM/ 004957

WA """ﬁg'"fg:z "ggg'“"c"oﬁ’ﬁo T4 - CO7DA03/04 CO7D491/113 AOINA3/54

Nach der \plamationaien Palsptidessifielion (IPK) oder rach der aslonal ¥iaselieation oud der IPK

Nar Minaestprisstof und Kissstetionssywibole )
IPK 7 CO7D AOQIN

Racharchiaria abor nicht 2am Mintsstprifsiclf gehimecs VeriSmiliciumpan, sowel diess tnisr dis mcherchisrten Geblsie fallen

Wikrond der inlernanionaisn Recherchs konsulleis alslorenische Delsrbank (Name der Dalenbesik und svil. verwendeia Suchbegritie)
EPO-Internal, BEILSTEIN Data, WPI Data, PAJ, CHER ABS Data

C. AL WESENTLICH ANGEEEHENE UNTERLAGEN

Kategere® | Bezsichnung der Verblleniichang, sowell arfo siediich unss Angabs der In Batrachl kommsnonden Tells. Bair Antpruch Nr

Y WO 027074753 A (RHEINHEIMER JOACHIM , BASF 1-12
AG (BE), GEWEHR MARKUS (DE), LORENZ
GISELA) 26 September 2002 {2002-09-26)
in der Anmeldung erwdhnt

Seite 2, Zetle 30 - Zeile 46, Anspriiche,
compounds I1-1,I1-2,1-4,I-29,(I-33)-(1I-61)
Y DE 34 19 127 A (BAYER A8) 1-12
28 November 1985 (1985-11-28)

Seite 14, Zeile 1 - Zeile 12

Seite 28, Zelle 13, Anspriche, Beispiel 1,
Tabelle &

P.X WO 03/043993 A (GRAMMENOS WASSILIOS , 1-12
RHEINHEIMER JOACHIM (DE), BASF A6 (DE),
GEWEHR M) 30 Mai 2003 (2003-05-30)
Seite 17, Zelle 36 - Seite 19, Zeile 11,
Ansprilche 1,10,11, Betispiel 5, Tabslle 1,
compounds I-65,1-113,1-222,61-267
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WO 02074753 A 26-09-2002 BR 0207975 A 15-06-2004
CA 2440405 Al 26—-09-2002
(o 4 20032475 A3 17-12-2003
EE 200300448 A 16-02-2004
HO 02074753 A2 26-09-2002
EP 1373222 A2 02-01-2004
14 11422003 A3 06-04-2004
US 2004116429 Al 17-06-2004

DE 3419127 A 28-11-1985 DE 3419127 Al 28-11-1985
AT 68493 T 15-11-1991
AU 571971 B2 28-04-1988
AU 4256585 A 28-11-1985
BR 8502395 A 21-01-1986
CA 1261331 Al 26-09-1989
DE 3584393 D1 21-11-1991
DK 228385 A 24-11-1985
EP 0165448 A2 27-12-1985
ES 8606981 Al 01-11-1986
GR 851252 Al 25-11-1985
HU 38502 A2 30-06-1986
IL 75240 A 31-07-1988
JP 1941212 C 23-06-1995
JP 6070033 B 07-09-1994
JP 60255788 A 17-12-1985
NZ 212119 A 31-08-1987
PT B0466 A ,B 01-06-1985
us 4663327 A 05-05-1987
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WO 03043993 A 30-05-2003 CA 2467683 Al 30-05-2003
Wo 03043993 Al 30-05-2003
EP 1448532 Al 25—-08-2004
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' VERTRAG UBER DIE INTERNATI NALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM
GEBIET DES PATENTWESENS

PCT e

INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT UBER DIE
PATENTIERBARKEIT
(Kapttel !l des Vertrags Ober die Intemationale Zusammenarbert auf dam Gebiet des Patentwesens)

-a

Alkdenxeichen des Anmelders odar Anwalts

0000054547 WEITERES VORGEHEN siehe Formblatt PCTAPEAN16
Intamationales Aklenzelchen intemafionales Anmeidedatum (Taghfonatlahr) | Proriltsdatum (Tagifonatiiahr)
PCTEP2004004857 10 05.2004 20 05 2003

intemationale Patentidassifikation (IPK) oder nationale Kiassifia¥on und IPK
C07D239#48, CO7D403/14, CO7D403.04, CO7D491/113, AO1N43/54, AO1N43853

Anmeider
BASF AKTIENGESELLSCHAFT

1 Bel digsem Bericht handslt es sich um den Internationalen voriiufigen Prifungsbericht, der von der mit der
mmmbl:n mﬂ Prifung beaufimagten Behdrde nach Artikel 35 erutellt wurde und dam Anmelder gemaB
m

2  Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 5 Biitter einschileBlich dieses Decidbiatis.

3. AuBerdem llegen dem Bericht ANLAGEN bel, diase umfassen
a 01 (an den Anmeider und das Intemationale Biro gesand?) Insgesamt Blatiar dabel handalt ea sich um

O Biatter mit der Beschrelbung, Anspriichen undbder Zaichnungen die gedndert wurden und diesem Bericht
zugrunda llegen undbder Blltier mit Berichigungen denen die Bahdrde zugestimmt hat (sjehe Ragel
70 16 und Abschnitt 807 der Verwalhungsvorschrifien)

] Biatter die frihere Blatter ersetzen die aber gus den In Feld Nr 1 Punkt 4 und im Zusatxfeld angegebensn
Grlinden nach Auffassung der Behdrde eine Anderung enthalten die Ober den Offenbarungsgehalt der
Intemationalen Anmeidung n der urspriinglich eingersichten Fasaung hinausgeht

b O (nuran das intemationaie Baro gesandt)> inegesamt (bitte Art und Anzahl dertes elektronischen

Datentriger{s) angeben) , derAile ain Sequenzprotokoll undbder die daxugehBrigen Tabellen enthiltbnthalten
nur In computeriesbarer Form wie Im Zusatrield betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (élehe Abschnlit

802 der Verwaliungsvorschriften)

4  Dieser Bericht enthillt Angaben zu folgenden Punkien
B FeldNr |  Grundiage des Beachelds

] FeldNr I Prioritat
D FekdNr ' Keine Erstellung elnes Gutachtens Ober Neuhelt erfinderische Tatigkelt und gewerbliche
Anwendbarkeit

O FeldNr IV Mangsinde Einheltiichkek der Erfindung

& FeidNr V  Begrindste Feststellung nach Arikel 35{(2) hinsichiich der Neuheit, der erfinderischen Titigkeft
und der gewsrblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erikddrungen zur Stitzung dieser Featsisliung

B FeldNr VI Bestimmte angefOhrie Unterlagen
O FeldNr VI  Bastimmie Mangel der intemationalen Anmeldung
O Feid Nr Viii Bestimmte Bemerkungen zur Intemationalen Anmeldung

Datumn der Elnrelchung des Anirags Datum der Fertigsteliung dieses Barichts
02 10.2004 16 08.2005
Namg und Postanachuift der mit der intemationalan Prifung Bevolimichiigier Badiensteter
Europlilschea Patentamt
3 D-80268 Mlnchen Hansch, | { Q
Tel. +49 B9 2300 - 0 Tc 523656 epmu d ,l
—S%_  Fax +40602399 4485 Tel +48 B9 2398-7880 ‘\...

Formblatt PCTAPEA/408 (Deckbiatf) (Januar 2004)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Intemationales Aklenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTEP2004/004957

FeldNr ¢ Grundllge des Berichia

1 Hinschtlich der Sprache beruht der Bencht auf der imtemnationalen Anmeldung in der Sprache, 1n der sie
eingereicht wurde, sofem unter diesem Punkt nichts anderes angegeben Ist.

O Der Bencht beruht auf einer Obersetzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache,
bei der es sich um dle Sprache der Ubersetzung handelt, die for folgenden Zweck eingereicht worden st
O intematonale Recherche (nach Regeln 12 8 und 23 1 b))
O Ver3ffentichung der intemationalen Anmeldung (nach Regel 12 4)
0 intemationale voriaufige Prifung (nach Regeln 55 2 undbder 55 3)

2 Hinsichtiich der Bestandtslle® der Intemationalen Anmeldung beruht der Bencht auf (Ersatzbiitter, dwe dem
Anmeideamt auf sine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten Im Rahmen diesses Benchis als
‘urspringhch eingereicht” und sind ihm micht beigefagty

Beschrelbung, Ssiten

1-53 In der urspriinglich eingereichien Fassung
Ansprlchs, Nr

112 in der urepringlich eingersichten Faasung

O enem Sequenzprotokoll undbder etwaigen dazugehbrigen Tabellen - siehe Zusatzleld betreffend das
Sequenzprotokoll

3 O Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen forigefallen

O Beschrelbung Seite

O Anspriiche Nr

O Zewchnungen Blatt/Abb

O Sequenzprotokoll (genaue Angaben).

O etwaige zum Sequenzprotokoll gehSrende Tabellen (genaue Angaben)

4 [0 Dieser Baencht ist chne Berlicksichtigung (von elnigen) der diesem Bencht beigeflgten und nachstehend
aufgelistetan Anderungen erstellt worden, da dlese eus den im Zusatzfeld angegebenen Griinden nach
Auffassung der Bahdrde Ober den Offenbarungagehalt in der urspringilich singereichten Fassung hinausgehen
(Regel 70 2 ¢))

0 Beschreibung Serte
. O Anspriche Nr
O Zeichnungen BlattAbb
O Sequenzprotokoll (genaue Angaben)
1 etwaige zum Sequenzprotokoll gehdrende Tabellen {genaue Angaben)

* Wenn Punkt 4 gutrifft, kénmen einige oder alle dieser Bldtter mit der Bemerkung
rergetzt” versehen werden

Formblait PCTAPEA/400 (Januar 2004)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Internationales Aktenzerchen :
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT/&EP2004/004957 ‘

Feid Nr V Begriindete Festetellung nach Artlkel 35 (2) hinsichtlich der Neuhelt, der erfinderischen
E:lgha:: und der gewerblichen Anwendbarkest, Unterlagen und Eridarungen zur Stiitzung dieser
tsteliung

1 Feststellung
Neuhert (N) Ja Anspriche 1-12
Nein Anspriiche
Erfinderische Tatigkert (IS) Ja  Anspriche 1-8,11,12 -

Nein Anspriiche 10
Gewerbliche Anwendbarkalt (IA) Ja  Anspriche 1-12

Nein Anspriiche

2 Unterlagen und Erkiirungen (Regel 70 7)
siehe Beiblatt

Fold Nr VI Bestimmte angeflihrte Unterlagen
1 Bestimmte verdffentichte Unterlagen (Regel 70 10)
und /oder
2 Nicht-schriftliche Offanbarungen {Regel 70 9)
slehe Belblatt

Ea

LT

. g

Formblatt PCTAPEA/400 (Januar 2004) !
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Intematonales Aktenzeichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT

(BEIBLATT) PCT/EP2004/004957
Zu Punikt vV

Im vorliegenden Bescheid wird auf die folgenden Dokumente verwiesen
(A) WO 02074753
(B) DE 3419127

Neuhert
Die vorliegenden Fungizide und Zwischenprodukte der Anspriiche 1,9 und 10

schemen die Erfordemisse des Artikels 33(2) PCT zu erfiillen Der mit (A)
Oberlappende Teil der aligememen Formel wird als eine neue Auswahl aus {A)
angesehen und die vorliegenden Verbindungen unterscheiden sich von (B) im
wesentlichen durch die beiden Pynmidinsubstituenten "NR'R™ und *Phenyl-L, "

Erindensche Tatigkert

Die der vorliegenden Anmeldung zugrundehegende Aufgabe scheint die
Bereitstellung werterer Fungizide zu sein (A) wird als der nachste Stand der Technik
angesehen (A) offenbart Verbindungen mit der gewlinschten Aktivitét in einer
aligemeinen Formel, die einen Grossteil der vorliegenden Verbindungen umfasst Im
Falle eines derart nahen Stands der Technik kann eine erfinderische Tétigkelt im
Sinne von Artikel 33(3) PCT nur anerkannt werden, wenn die vorliegenden
Verbindungen eine unerwartete Verbesserung gegeniiber dem néichsten Stand der
Technik aufweisen Ein derartige unerwartete Verbesserung, die auf die voriegende
Carbonyligruppe im Substituenten R* zurlickflihrbar i1st, konnte durch den mit dem
Schreiben vom 09 03 05 eingereichten erstan Vargleichsversuch gezeigt werd n
Eine erfindensche Tatigkeit wird auch den vorliegenden Zwischenprodukten aus
Anspruch 8 zuerkannt, da sie die besagte Carbonylgruppe enthalten Jedoch gilt dies
nicht fur die Zwmschenprodukte aus Anspruch 10, die als eine von mehreren
mdghichen Standardvorgdngem der herzustellenden Fungizide nicht als per se
erfindensch angesehen werden

Zu Punkt VI
WO 03043993 (=Dokument (C)) wird als intermedidres Dokument wihrend der
intemationalen Phase nicht berlicksichtigt Es sollte jedoch bereits beachtet werden,
dass die vorliegende Anmeldung bis auf "L= NO," zu recht die beanspruchte Pnontat
zu genief3en scheint, so daB (C) kemnen Stand der Technik fur die Beurteillung der

Formbiatt PCT/Baibiatt/409 (Blalt 1) (EPA-Januar 2004)



INTERNATIONALER VORLAUFIGER
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT

(BEIBLATT)

N

intamationales Aktanzeichen

PCT/EP2004/004957

erfinderischen Tatigkelt darstelit Die Verbindungen von (C) unterscheiden sich von

den vorliegenden durch den Substtuenten "R*

Formbiait PCT/Baiblait/408 (Blati 2) (EPA-Januar 2004)
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RELACION DE ANEXOS =
No de Follo
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1 |CD
2 |DVD
3 |REVISTA
4 |UBRO
§ |PERIODICO
6 |DISQUETES
7 |SOBRE DE MANILA R
8 [SOBREBLANCOT. CARTA A
9 S(_)BRE BLANCO TAMANO OFICIO
10_|OTROS:
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Ragicacion 3 06156385 00000000 Folios:

3 )e 2085-14-16 19:20:10 .
'F::iitem 1 O FCT-PATEND 379 FASE NRCT 4l PRESENIAC
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Rarardo s

SUPERINTENDENCIA BE INDUSTRIA Y COMERCIO

HIT : 860176089-2

RECIBO OFICIAL DE CAJA
FECHA

0% - 8,03
NOVIEMBRE 15 BE 2005

<

528k CONSIGNACION usans

DEPOSITANTE TIPD PABO BANCO CUENTA No. PAGO FECHA P60 Vr. PAGD

CAVELIER ABOBABGS CONSIGNACION  BANCO POPULAR  050-00110-b 27496710  15/11/2005 5b,100,000.00

I C 0O NCEPT O i

CANT. RENTISTICO CONCEPTD TOTAL COMCEPTO
1 350005-01-01 SOLICITUDES 1 TRAMITES DE SGL. DE PATENTE DE IN 443,000.00
) TOTAL : $ 443,000.00

@\sN:  CUMROCIENTOS CUARENTA ¥ TRES MIL PESOS

RESPONSABLE :

RECIBO DE CAJA APLICABD AL EXPEDIENTE Mo.
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REPUBLICA DE COLOMBIA g i
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO \
Eolio’(

2020
Bogotd D C ,

Doctor({a)

FERRERO EMILIO

Apoderado(a) y/o Representante de
BASF AKTIENGESELLSCHAFT

REFERENCTA Radicacifn No 05 116329
Solicitud intermacional EP2004/004957
Fecha inicio fape nacional 20/12/2005

Trémite 11
Evento 79
Actuaclén 416
Oficio No 13
Folios 1

Tenlendo en cuenta que la sclicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicedo en la referencia, refne los requisitos de forma establecidos en
la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacifn en
Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Clrcular Unica de la Buperintendencia
de Industria y Comercio, se& envia el extracto de la solicitud a la O0ficina de
Comunicaciones para efecto de su publicacisn en la Gaceta de Propiedad Industrial




