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ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE
& Patente de Invencion [J Patente de Modelo de Utilidad
Capitulo | [J Capftulo Il
@ Nombre BASF AKTIENGESELLSCHAFT
sociedad consttuida y existente bajo las IDENTIFICACION
5°L|?’|I)ANTE leyes de Republica Federal de Alemania { ¢ ¢ | NIT ]
Direccion 67056 Ludwigshafen CE O Otro OJ
Republica Federal de Alemania Cual
Domicilio Ludwigshafen Numero
Republica Federal de Alemania —
@ Nombre EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccion Camera :' No 72-35 cec NIT [
Teléfo 347 36 1
REPRESENTANTE |-~ 5118650 CE m oo [
O APODERADO E mail clientes@camyp com Cual
Domicilio Bogota Colombia Numero 438019 TP 31928

@ 1 Jordi TORMO I BLASCO
Carl Benz Strasse 10-3

69514 Laudenbach
INVEN(-;gF (ES) Republica Federal de Alemania
2 Carsten BLETTNER
Richard Wagner-Strasse 48
68165 Mannheim

Republica Federal de Alemania

3 Bernd MULLER
Stockingerstrasse 7
67227 Frankenthal
Republica Federal de Alemania

4 Markus GEWEHR
Goethestrasse 21
56288 Kastellaun
Republica Federal de Alemania

5 Wassillos GRAMMENOS
Alexander Fleming Strasse 13
67071 Ludwigshafen
Republica Federal de Alemania

6 Thomas GROTE
Im Hohnhausen 18
67157 Wachenheim
Republica Federal de Alemania

7 Andreas GYPSER
B4 4
68159 Mannheim
Republica Federal de Alemania

10 Frank SCHIEWECK
Lindenweg 4
67258 Hessheim
Republica Federal de Alemania

11 Anja SCHWOGLER
Heinrich Lanz Strasse 3
68165 Mannhem
Republica Federal de Alemaria

12 Oliver WAGNER
Im Meisental 50
67433 Neustadt
Republica federal de Alemania

13 Eberhard AMMERMANN
Von-Gagern Strasse 2
64646 Heppenheim
Republica federal de Alemania

14 Siegfried STRATHMANN
Donnersbergstrasse 9
67117 Limburgerhof
Republica Federal de Alemania

15 Ulrich SCHOFL
Luftschiffning 22¢.
68782 Bruhl
Republica Federal de Alemania

16 Marla SCHERER
Hermann Jurgens Strasse 30
76829 Landau
Republica Federal de Alemania
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8 Joachim RHEINHEIMER 17 Reinhard STIERL
Merziger Strasse 24 Jahnstrasse 8
67063 Ludw.gshafen 67251 Freinsheim
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania

9 Peter SCHAFER
Romerstrasse 1
67308 Ottersheim
Republica Federal de Alemanhia

®

PCT (86)
Solicitud Internacional No PCT/EP2004/004067 Fecha 16 de abril de 2004
Publicacion Internacional No WO 2004/092175 A1 Fecha 28 de octubre de 2004

©

TITULO (54) COMPUESTOS BICICLICOS Y SU EMPLEO PARA _COMBATIR

HONGOS NOCIVOS

O,

Clasificacion Internacional (51) CO7D 487/04

Priondad | (33) Pais de Ongen (32) Fecha (31) Numero de Sclicitud
sil Nold DE 17/04/2003 103178988
Comprobante de pago No Fecha

K ONO O000 EROX® IZIDIEG'

Anexos

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 443 000 oo
Comprobante de pago por reivindicacion de prionidad

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

Poderes si fuere el caso

Pocumento de cesion del inventor al solicitante o a su causante

Declaraciones

Copia de la solicitud internacional {Resumen descnpcion reivindicaciones dibujos)

Traduccidn de la solicitud internacional al castellano (Resumen descnpcién rewvindicaciones
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA

Traduccion del examen preliminar efectuado por la IPEA

De ser el caso copia del contrato de acceso

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

De ser el caso certificado de depésito del matenal biolégico

Arte final 12x12

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

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

Otros VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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CAVELIER ABOGADOS COLO 00361 841 060-3 ID-4241/WPCL0361

DOCUMENTOS ANEXOS

1 Publicacion Internacional WO 2004/092175 A1
Descripcion
Paginas 76 en el idioma onginal
Paginas 114 en espaiiol
Reiwvindicaciones Numero (s)16
Figuras Numero (s) -

2 (X Forma PCT/ISA/210 Informe de Busqueda Internacional

3 [X Forma PCT/IB/304 Notificacion relacionada con la presentacién o transmision del
documento de priondad

4 [X|Extracto de publicacién

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN FASE
INTERNACIONAL
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(Pir Putente, Modelie und Zeilchnungen Warenzeichen
und Servicexzeichen, Handelsnamen und-zetchen),

BASF Aktlengeselischaft

domicihiado(s) en  Ludwaigshafen, Reptiblica

Federal de Alemanie

por el presente nombramos a GERMAN CAVELIER,
tpa 832 GONZALO PERDOMO. tpe. 831 ERNESTO
CAVELIER, tpa 11518 y EMILIO FERRERO ipa
31920 domuciados en la Carrera 4 N° 72-33 Bogotd
Colombia, en obedecimiento a lo dispucsto en el pard
grafo 1° del Articulo 543 del Cédigo de Comercio el
primero como principal ¥ los demés como suplentes, en
su orden, como nuestros representantes en todos los
asuntos de propiedad industrial con facultad para recibir
notificaciones y nombrar apoderados judiciales o ex
trajudiciales El primer representante suplente reem
plazard al principal en casoc de ausencia o impedimento
temporal o defimtivo de aquél La miema regla se aplh
card cuando el segundo representante suplente haya de
reemplazar al primero. o el tercero al segundo En tales
casos. el representanie principal o el primero, o segun
do suplente en su caso o amhos, declararin su
intencién de no ejercer la representacibn mediante
declaracién autenticada por Notario Pablico en Colom
bia, ¢ por Notario u otro Funeionano Pablico, o Cénsul
de Colombia, en el extranjero y s se tratare de im
pediments, con el certificado respectivo Si alguno de
los nombrados faltare definutivamente el siguiente to
marfi su lugar Cuando cesare la ausencia o imped:
mento del representante principal o de su primero o
segundo suplente. en su caspo podridn ejercer la repre
sentacidn en su orden uno u otros segun el ¢aso. asu
iéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando en
cse momento el ejercicio de la representacién por el
primero, segundo o tercer suplente en su caso.
Adema4s, y bajo las mismas regles, conferimos poder a
los abogados armba nombrados, para obtener la pro
tecciSn de mi (nuestra) propiedad industrial ¥ contra
la competencia deslea), a cuyo efecto mutorize (amos)
a los dichos apoderados para que me(nos) representen
ante cualesquiera entidades o personms ejerzan ¢ no
jurisdiccibén, especialmente ante las del orden adminis
trativo contencioso adminmistrativo y judicial en todo lo
concermieante a los iguientes asuntos a) Obiencién de
patentes de invencitn, modelos y dibujos industriales
el registro de marcas de fabrica colectivas defenmves
y de servicios ¢l depdsito de nombres comerciales y
ensefias su renovacidn, traspaso. cambio de nombre o
domicilio. cancelacién voluntaria y el registro de L1
cenciag de uso de esos derechos b) Las acciones de
oposicion, cancelacién nulidad, medidas cautelares, con
cemdn de licencias y en general las juicios civiles, pe
nales, administrativos o contencioso administrativos
relacionados con estos derechos acciones y juicios que
promovamos o se nos promuevan Y para que en todos
los asuntos arriba determinados, puedan sustituir este
mandato transigir desistir cancelar recibir renunciar
y ratificar los actos hechos por agentes oficiosos

Dado s frmado hoy 17 de marzo de 19889

\ en D-6700 Ludwigshafen

A\ BASF Aktiengesellschaft

\ s

ppa Welzel

BASF Aktiengesellschaft.

wohnhatt 1n Ludwaigshafen, Republica Federal
de Alemania

verlethen durch dieges Schreiben an GERMAN CAVE-
LIER, tpa. 832 GONZALO PERDOMO tpa 831 ER
NESTO CAVELIER, tpa 1151% und EMILIO FERRERO
tps 31920 wohnhaft 1n der Carrera 4* N* 72-35, Bogoth,
Kolumbien, um die Verfligung des Absatzes 1 1m Ar
tikel 543 dea Handelsgesetzbuch zu beachten, der erste
als Hauptvertreter und die tibrigen als Stellvertreter
beziehungaweize als unsere Verterter in allen was mich
auf das industrielle Eigentum bezieht, berechtigt Mel
dungen zu empfangen und gerichttlche und ausserge
richtilche Bevollmiighgte zu ernennen Der erste Stell
verireter wird den Hauptvertreter ersetzen wegen
zeitwelligen oder definitiven Abwesenhest oder Hinder-
nisses des ersten. Dieselbe Regel wird angewandt wer-
den wenn der zweite Stellvertreter den ersten erse
muss, oder der dritte den zweifen. In golchen Fille dev
Hauptvertreter oder der erste oder der zweite Stell
vertreter bezichungsweise oder beide werden ihre f

Absicht aussprechen um nicht die Vertretung auszul
ben mittelst Aussage notariell beglaubigt in Kolumbien,
oder vor Notar oder vor emem anderen 6ffentlichen
Beamter oder Kolumblanischen Konsul im Auslande {
und wenn es ein Hinderniss sei, mittels der betreffenden,
Beglaubigung Wenn ener der Gennanten rmmerfort ﬁ
abwesend wilre der_ olgengp,mrdnhnfmetm Im )

Falle dese'dld Abwesephait.oder MapiHindernis des
Huuptvertrglers, odep dujenipest pllyibs eriten, zwe ten
oder dritlen” Vertretef!'Ybéziéhiingswelse, beendeten,
ener o&fg b::de kn, ordnux;gsweiseﬁm werden; dletvct;rtrea
tung a um ¢n nur auf Grun \
u:gu.lzu - : ﬁfmc?fgu&%ﬂt der Auslibung der {

A—den ersten den zweiten oder den

dritten S beriebungeweuse. 3%,

Ausserd inter diesel ﬂg&gﬁ; wir verleihen 1
den gena h v ie ollma(.:pt, und um

den SchutzWimeine}, (inseres) :industrielleh Egentum
zuerhalten d Zélen den unlauteren Wettbewerb zun \
dessemn Zwe ich{{wir) die genannten Bevollmiich |
tigten ermnen t sie uns vor beliebigen Institu \
tionen oder h die Rechtasprechung susiiben

er® vor denen mit Verwaltungs,

Anltungs, und juristischem Charakter ‘
Asuf folgende Angelegenheiten bexieht

zu vertreten a)WErlangung von Patenten, w
und Zeichnungen Registrierung von Waren 1

Defensive- und Service zeichen Aufbewahrung won —
Handelsnamen- und zeichen jhre Erneurerung und “
Ubertragung Names und Wohnsitzlinderung, frelwlllige
Annulierung und die Registrlerung von Vertragslizenz
b} Die Oppositionsklagen, Annulierung Ungllltighest,
Vorsichtsmagsnahmen, Lizenzen und 1m allgemeinen
dle Zivil Straf Verwaltungs- oder streitigen Verwal }
tungsprozesse cdie mit diesen Rechien verbunden mnd, e~y
oder die man uns vorantreibt und c) damit ale in allen }

o |

Aktionen und Verhandlungen, die wir vorantreiben
oben bestimmten Angelegenheiten dieges Mandat erset-
zen, regeln, davon Abstand nehmen, annulieren empfan
gen veizichten Meldungen annehmen und gerichtliche
und aussergerichtliche Bevollmilgtigte ermennen, und
die Handlungen der halbamtlichen Vertreter bestitigen.
Unterzeichnet heute am 17 Mira 1984

in D=6T00 Ludwigshafen

.
T !
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Unterschrtt &

Pt

s

ppa Richters ,
|



U R Nr 1407/89

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorste .
elgenhéindig vor mir vollzogenen Unterschriften der fﬁr
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein

handelnden Herren

D W

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

2 Dr Peter R1cht er s , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein

—n

Die Herren Dr Welzel und Dr Richters sind mir persdnlich |
bekannt

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister

beim Amtagericht Ludwigshafen am Rhean HR B 3000 be- |
scheinige 1ch, dag die Herren Dr Welzel und Dr Richters

als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und

Zeichnung der Firma BASPF Aktiengesellschaft mit dem

Sitz in Ludwigshafen am Rheain berechtigt sind —

Ludwigshafen am Rhein, den 17 M4rz 1989
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Die Echigei rstehender Unterschrift des Notarassessors
Thomas Walter

[ 3
als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr Kohler .
1n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedruckten i N }
Dienststempels werden hiermit bestatigt 2Zugleich wird bescheinigt @ @
“ daB der Vorgenannte zur vsrnahme der Amtshandlung befugt war 2 5%.3
X < ’
Frankenthal (Pfalz) den einundzwanzigsten Marz neunzehnhundert- 58@ *
neunundachtzig Ng'v o
o I.‘
asident des ( i }
!
/
{Franz Serfas) Kostenvermerk Gebuhr 20 -- DM :S;&\
/
| /
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Ll suscrito Zonsul General de Colombia en ™ ankfurt
an Main, Revuolica Fedaral de Alemania, vistos _os
documertos nresentados por los interesados,

CTRTIFICA

—e— -

Gue el sefior Thomas Walter--—----ece—mmcmcccccccccnmmn——n
auisn como Notario en Ludwigshafen am Rhein---———=——===e--
autentico la(s) firma(s) del(os) signataric(s) del
Poder vrecedente, ejercia las funciones indicadas y

su firma corresvonde a la re<istrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)--=====m-eeccccccccceee—a——-
nie la comnafila RASF Aktienaegallerhaft—————--m-eor - === -

ga una sociedad constituida de acuerdo con las leves
ae la Republica Federal de Alemania y cumple su obgetp

conforme a las mismas, que el(los) sefiertes)-Dr-+Gunther
COWO hOT It I3 2INTO (6] DeL CI-L‘.“:'-

WELZEL y el Dr Peter RICHTERS----}ﬁiﬁ?}&;ﬁ%&%‘gs{{é’g&ﬂ%——-

- ; GUCHE TEMION A LAV 3T
quien{es) en sus caracter(es) ae apoderados-=---;----= 2=

_ 9 NOV 2905 «
______________________________ ¥y e ya ‘5) Dflma(_s fub
J b A S
¢ ; £
Qobliomas Walter----
KOTAR O 2

A (8) reBreseit ans

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

L
,“qﬁ’ AN %1 Chnsul General no asume resvongsabilidad nor el con-
S tenido del documento

Esta Certificacién se expide en Frankfurt am Main,
el seis de Abril de mil novecientos ochenta y nueve _—

Franiturt a M 06 AS, 1989
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Die konsularische Legalisierug ist notwendig

NOTA PARA EL SENOR CONSUL COLOMBIANO Segin los articulos 65 del C de P C y 480 del C de

Cc sl el poderdante es una sociedad el sefior Consul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de

su exisiencia que ejerce su objeto soclal que quien confiere el poder es su representante y puede otorgar
podpr seguidemente autenticar la firma de éste
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TRADULCION OFICIAL NDO 2056
de un documento escrito en Aleman el cual para su iden-

titicacidn se sella con el sello de la traductora 1o mismo

que la presente -

(A continuacion del poder conterido a GERMAN CAVELIER GON-
ZAL0 FERDOMO ERNESTO CAVELIER y EMILIO FERRERO domiciliados
en la Cra 4 No 707-33 Bogotd el 17 de marzo de 1989 por

la saciedad BASF Al tiengesel lschaft domiciliada en

Ludwigshafen RFA )
Frotocolo_notarial Ne _1407/89

Certitico la aulenticidad de 1las firmas anteriores puestas

ante ma por los seRaores

1 Dy Gunther W e 1 ~etl quimico domiciliado en

Ludwigshaften am Rhein

- Lr Peter Rachtrs guamico domicliliado en

Ludwigshafen am Rhein

A los doctores Welzel y Richters los conozco en persona

- IS LT e —— A Sy o
coMD xNTARML 89 Yo (21 DEL cmc.u.o*

Lo
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Certificp por haber tenido a la vista el registro de comer-

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

Wlzel y Richters en su calidad de apoderados estan facul-

tados para representar conjyuntamente y firmar por la sociedad

BASF Al tiengesellschaft con sede en Ludwigshafen

Ludwigshafen am Rhein 17 de marzo de 1989

(sello redondo )

Dr Siegfried kohler Fdo firma 1leqgible

Notario de Ludwigshafen Th Watter

Asesor del notario como repre
sentante oficialmente designado

del notario Dr BSieqfried kohler

Le certiftica la autenticidad de la firma anterior del asesor

-
del notario consejero de Justicia Dr kohler domaciliado en

Ludwigshafen am Rhein vy 1la del sello oficial que la acom—
'\.-‘"-"‘(
pafia Al mismo tiempo se certifica que eel mencionado notario

estaba facultado para realizar ese actn oficial

strankenthal (Ftalz) veintiuno de marzo de mil novecientos
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ed Fresidente del Tribunal Regional

Fep firma tlegible (sellio redondo )

(Franz Serfas) El Presidente del Traibunal Reqional

de Frankenthal (Pfalz)

Nota Derrechos 20 —— DM

EN ESPANMIL La legalizacidn de las firmas anteriores por el

Consulado de General de Colombia en Frantfurt bajo el No

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

Minieterio de HRelaciones Esteriores de Cnlamb;aﬂpajowe%wNn.”zl
N5ty Ld R
8‘:'061 dEI =4 de a‘hrll de 1989 F‘(‘JT;:.IDCI_'!; :;:;n:;ran:;unmmni

o LLC KE TENIDD LA VISTA ]
p
3

39w

"09 NOV 2005 «

Fagado impuesto de timbre US$ & oo

__ eyl

-
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T
—_— PAPLO MLCNDE. 470 2 AS 3
. 1@311;‘11&}“.& ¢ <
ES FRADUCCION F1lEL Y COMPLETA de la cual dgia coprLa en
las archivos de estas oticinas para su confro n
Bogota .46 de abril de 1989
LUZ ARRIAGA DE HERBEN
TRADUCT E NERFRETE CIHCIAL
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. CAVELIER
ABOGADOS CORREO ELECTRONICO MUND AL CAVE
EDIFICIO SISKI TELEFONO (57] (1] 2120100
CARRERA 49 No 72 35 CaBLES CAVELEYES
" BOGOTA 8 COLOMBIA
Lo

Sefior Jefe de la \‘\\\

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de Industria y Comercio
C S D

Poderdante  BASF AKTIENSESELLSCHAFT /

Poder conferido el 17-03-89

4

<

Yo GERMAN CAVELIER obrando en mi1i calidad de apoderado ¥

t

principal del poderdante arriba menc1onado o ﬂ%ﬁﬂﬁameﬁie |
manifiesto a Usted que sustituyo el ,poder confexridd pn el

dfctor EMILIO FERRERO Abogado con Tarjeta Profeqionq; kﬁ
Ax

! i‘\ \r

Hago 1la anterior sustitucion conforme al articulo 66+~ del

No 31 929 con todas las facultades que me fueron confnraﬁa"

Codigo de Procedimiento Civil ya que 1los otros sustitutod®

. .
taltan en este momento M
i

L

/-

e By e ewraene
COMD NETARLY SEXTE (€ OEL CIRCULD'
Seflor Jefe r bogr-a HATC COMSTAN ALl L%
FOTOCTFA COMiL] JCONE GRICINM. o

h

’ol.ll:h- e a.mv'; A s@ \ u—‘ ﬁ{

09 NOY 2005 |
I  GCRMAN-CAVELIER e !

T PA No 832
No 2 877 924 de Bogota \

Pl e ol Bale b TN P

Acepto (5;T—w iy
< o
Ny
EMILIO FCRRFRO !.
‘ T PA Ne 31 929 I}
CC No 438 019 de Usaguen "L
'\n
- -
2e-780-2
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A3
CAVELIER O Colombia

ABOGADOS

EDIFICIO SISKI
CAKRERA 4* N° 72-35
BOGOTA,8 COLOMBIA
0000054471

CESION ASSIGNMENT

Yo (nosotros) abajo firmado(s) [ (we) the unders1g7 —_

Jord: Tormo 1 Blasc
; Carl Benz-Str 10 3 69514 Laudenbach

Germany
Citizen of Spain /
Carsten Blettner.

Richard-Wagner-Str 48, 68165 Mannheim

Germany
Citizen of Ger7£ly
Bernd Muller
- Stockingerstr7 67227 Frankenthal
Germany
Citizen of Germaff
Markus Gewehr
Goethestr 21 56288 Kastellaun
Germany
Cinzen of Germany
Wassilios Grammenos
Alexander-Fleming,Str 13 67071 Ludw:gshafen
Germany
Curzen of Greec
Thomas Grote
Im Hohnhausen 18. 67157 Wachenheim
Germany
Ciizen of Germa
, Andreas Gypser
B 4 4 68159 Mannheim
Germany
Czen of Germany
Joachim Rheinheuner
—b Merziger Str24 67063 Ludwigshafen
Germany
Crtizen of Germgny
Peter Schafer
Romerstr 1 67308 Otigrsheim
Germany
Cuizen of German
Frank Schieweck
Lindenweg 4. 67258 Hefheim

Germany
Citizen of Germany

¢ domicihado(s) en

® CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-3M3

CO Assignmen Fvm 11 1188



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

Bieickicos g v Chpleo pPara
Comaotrn Hungeds Necived

declaro{amos) as1 mismo que cedo(emos) y
transfiero(erimos). sin hmitacion a favor de la sociedad

Past  prtiengesslls chaet

constituida y existente de conforridad con las leyes de

Nleman a-

domiciliada en

&Fose Ludawigs CA—#‘«« Al ecuma -

todos los derechos inherentes a dicha invencion y que la
citada Compania queda facultada para sohicitar en su
nombre la patente correspondiente en la Republica de
Colombia

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Assignme it Fxm {1 1158

Colombia
o Seite 2
0000054471

Anya Schwogler

Heinnich Lanz Str 3 68165 Mannheun

Germany
Citizen of Germghy
Olhver Wagner

Im Messental 50 67433 Neugtadt
Germany

Citizen of Germany

Eberhard Ammermann

Von-Gagern Str2 64646 Heppenheim
Germany

Citizen of Germany

Siegfried Strathmann

Donnersbergstr9 67117 Lunburgerhof
Germany

Citizen of Germghy

Ulrich Schofl

Luftschuffring 22c 68782 Bruhl
Germany

Ciizen of Germa

Maria Scherer
Hermann-Jurgens-Sir30 76829 Landau
Germany

Citizen of Germany,

Renhard Stier!

Jahnstr 8 67251 Freinsheim
Germany

Citizen of Germany

state(s) under cath to be sole and true inventor(s) of the
mvention

Bicyclic compounds and their use for
controlling harmful fungi

state as well that assign without reservations or limitations
in favour of

BASF Aknengesellschaft

a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of

Germany
domiciled 1n
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 in the Republic of Colombia

¥



© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE 343

CO Asngnmen. Farm DI 1198

Dado y firmado hoy Given and signed this 18, Marz 2004

Firma Signature

=

\/Jarﬂi'i‘armo 1 Blasco

(ortte Rl

Carsten Blettner

oo d s

Bernd Muller

Lot fronm
Vs

Wa < thol OpNDmsgudcn

Wasstlios Grammenos

Tdoaes b to

Thomas Grote \

S

Andreas ayyeey/
all KL CL

Joachim RHeinheimer

bt 2244

Peter § chafe{

R g

Frank Schieweck

pp—

P

Colombia
Seite 3

0000054471



(akm

Anja gle

Ohver agner

% bec[aacel Q‘“w QeUAUL~

Eberhard Ammermann

AL

Stegfried Strathmann

Gl 1Y

Ulrich Schofl y

[l e Sl

e Maria Scherer

KL

Rewnhard Stterl

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

00 Amignm it Form 01 11/98

A

Colombia
Seite 4

0000054471



AUTENTICACION NOTARIAL (INDIVIDUO)

Alos dias del mes de de 200
ante mi Notario Publico de

comparecid(eron) personatmente

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

~

Notano Publico

Notarization and legahzed by means of Apostille

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE M43

00 Asvignment Form 01 1158

\/%_—
Colombia
Seute 5

0000054471

NOTARIAL AUTHENTIFICATION (INDIVIDUAL)

On this 18P day of March 2004

before me. a Notary Publicksf at Ludwigshafen,

Federal Republic of Germany
personally appeared Jordi Tormo 1 Blasco, Carsten

Blettner Bernd Miiller Markus Gewehr,
Wassilios Grammenos Thomas Grote, Andreas
Gypser, Joachim Rheinheimer, Peter Schéfer,
Frank Schieweck, Anja Schwbgler, Oliver
Wagner Eberhard Ammermann Siegfried
Strathmann, Ulrich Schofl, Maria Scherer and
Reinhard Stierl

to me known and known to me to be the person(s) who
executed that foregoing document. and who 2 (have)
legal capacity to execute it

Notary Public



Urk R Nr 517/2004

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

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

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

3 Mr Bernd Muller residing at Stockingerstr 7
67227 Frankenthal Germany personally known to
me

4 Mr Markus Gewehr residing at Goethestr 21

56288 Kastellaun, Germany personally known to
me

5 Mr Wassilios Grammenos residing at Alexander-

Fleming-Str 13 67071 Ludwigshafen Germany
personally known to me

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

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

8 Mr Joachim Rheinheimer residing at Merziger
Str 24 67063 Ludwigshafen Germany perscnally
known to me

9 Mr Peter Schafer residing at Romerstr 1 67308
Ottersheim Germany, persgonally known to me

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

11 Mrs Anja Schwdégler residing at Heinrich-Lanz-
Str 3 68165 Mannheim Germany perscnally known
to me

12 Mr Oliver Wagner residing at Im Meisental 50
67433 Neustadt Germany personally known to me

Y



13 Mr Eberhard Ammermann residing at Von-Gagern-
Str 2 64646 Heppenheim Germany personally

known to me

14 Mr Siegfried Strathmann residing at
Donnersbergstr 9 67117 Limburgerhof Germany

personally known to me

15 Mr Ulrich Sch6fl residing at Luftschiffring
22c 68782 Bruhl Germany personally known to

me

16 Mrs Maria Scherer residing at Hermann-Jurgens-
Str 30 76829 Landau Germany personally known

to me

17 Mr Reinhard Stierl residing at Jahnstr 8
67251 Freinsheim Germany perscnally known to

me

are true and valid

Ludwigshafen on Rhine this 18"™ day of March 2004

,- ~ -~
-‘\
s ~
73 ¢
\ Notary Public
\
~ 4
} ]

Wert 5 112 92 Euro
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APOSTILLE

{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

Land Bundesrepublik Deutschland
Diese 8ffentliche Urkunde

1st unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

in seiner Eigenschaft als

8ffentlicher Notar

gie 1st versehen mit dem Siegel/Stempel
des Notars Ludwig Draxel-Fischer

in Ludwigshafen am Rheain

Bestdtigt

in Frankenthal (Pfalz)

am 23 Mirz 2004

durch den Prdsidenten des Landgerichts
unter Nr 91 Eb - 351-353/04

Siegel/Stempel 10 Unterschrift
Im Auftrag

.

(Christian Kdneke)
Richter am Landgericht

L L Kostenvermerk
- N U:\‘ Geblthr 12 -- €
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TRADUCCION OFICIAL 254/2005 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
ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN MARKUS GEWEHR GOETHESTR 21 56288
RASTELLAUN ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN WASSILIOS GRAMMENOS
ALEXANDER - FLEMING-STR 13 67071  LUDWIGSHAFEN ALEMANTA
CIUDADANO GRIEGO THOMAS GROTE IM HOHNHAUSEN 18 67157
WACHENHEIM, ALEMANIA CIUDADANO DE ALEMANIA ANDREAS GYSPER B4
4 68159  MANNHEIM ALEMANTIA CIUDADANO  ALEMAN JOACHIM
RHEINHEIMER MERZIGER STR 24 67063 LUDWIGSHAFEN ALEMANTA
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 HEPPENHEIM
ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN SIEGFRIED STRATHMANN
DONNERSBERGSTR 9 67117 LIMBURGERHOF, ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN
ULRICH SCHOFL  LUFTSCHIFFRING 22C 687882 BPBRUHL ALEMANIA
CIUDADANO ALEMAN MARIA SCHERER HERMANN-JURGENS-STR 30 76829
LANDAU ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN REINHARD STIERL JAHNSTR 8
67251 FREINSHEIM ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN INVENTORES UNICOS Y
VERDADEROS DE LA INVENCION COMPUESTOS BICICLICOS Y SU EMPLEO

PARA COMPATIR HCONGOS NOCIVOS DECLARAN POR EIL. 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 18 DE MARZO DE 2004

FIRMADQO 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 EBERHARD AMMERMANN SIEGFRIED
STRATHMANN ULRICH SCHOFL MARIA SCHERER Y REINHARD STIERL
AUTENTICACION NOTARIAL

A los 18 dias de marzo de 2004 ante mi notario plblico de
Ludwigshafen RepGblica Federal de Alemania comparecieron
personalmente JORDI TORMO I BLASCO CARSTEN BLETTNER BERND
MULLER MARKUS GEWEHR WASSILIOS GRAMMENOS THOMAS GROTE ANDREAS
GYPSER JQACHIM RHEINHEIMER PETER SCHAFER FRANK SCHIEWECK ANJA
SCHWOGLER OLIVER WAGNER EBERHARD AMMERMANN SIEGFRIED
STRATHMANN ULRICH SCHOFL MARIA SCHERER Y REINHARD STIERL a
quienes doy fe de conocer y me consta que son las personas
firmantes del documento precedente y que tienen la capacidad
legal para otorgarloc

Firmado (notario publico)

Ludwig Drazel-Fischer notario

URK R NR 517/2004

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

1l JORDI TORMC I BLASCO CARL-BENZ-STR 10-3 68514 LAUDENBACH

ALEMANIA personalmente conocido mio

2L



2 CARSTEN BLETTNER RICHARD-WAGNER-STR 48 68165 MANNHEIM
ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN, personalmente comocido mio

3 BERND MULLER STOCKINGERSTR 7 67227 FRANKENTHAL ALEMANIA
personalmente conocido mio

4 MARKUS GEWEHR GOETHESTR 21 56288 KASTELLAUN ALEMANIA
personalmente conocido mio

5 WASSILIOS GRAMMENOS , ALEXANDER-FLEMING-STR 13 67071
LUDWIGSHAFEN ALEMANIA personalmente conocido mio

6 THOMAS GROTE IM HOHNHAUSEN 18 67157 WACHENHEIM ALEMANIA
personalmente conocido mic

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 SCHAFER ROMERSTR 1 67308 OTTERSHEIM ALEMANIA
personalmente conocido mio

10 FRANK SCHIEWECK LINDENWEG 4 67258 HESSHEIM  ALEMANIA
personalmente conocido mio

11  ANJA SCHWOGLER  HEINRICH-LANZ-STR 3, 68165 MANNHEIM
ALEMANIA CIUDADANO ALEMAN personalmente conocida mia,

12 OLIVER WAGNER IM MEISENTAL 50 67433 NEUSTADT ALEMANITA,
personalmente conocido mio

13 EBERHARD AMMERMANN VON-GAGERN-STR 2, 64646 HEPPENHEIM
ALEMANIA personalmente conocido mio

14 SIEGFRIED STRATHMANN DONNERSBERGSTR 9 67117 LIMBURGERHOF
ALEMANIA personalmente conocido mio,

15 ULRICH SCHOFL LUFTSCHIFFRING 22C 687882 BRUHL ALEMANTIA

personalmente conocido mio

2>




16 MARTA SCHERER HERMANN-JURGENS-STR 30 76829 LANDAU
ALEMANIA personalmente conocida mia
17 REINHARD STIERL JAHNSTR 8 67251 FREINSHEIM ALEMANTA

personalmente conocido mio

son validas y veridicas

Ludwigshafen on Rhine 18 de marzo de 2004
Firmado (ilegible)

Valor 5 112 92 euros

NOTA DE APOSTILLA # 91 EB- 351-353/04

24 DE MARZO DE 2004

FIRMADO CHRISTIAN KONEKE

APOSTILLA
(Convencidén de La Haya del 5 de octubre de 1961)
1l Suiza
Este documento ptblico
2 ha sido firmado por HJ WIDMER
3 quien actGa en su calidad de NOTARIO PUBLICO
4 lleva el sello de NOTARIO PUBLICO
CERTIFICADO
5 en (nombre i1legible)
6 el 16 de enero de 2002
7 por Ralph Telber, jefe de la oficina de pasaportes
8 Namero 6128
9 Sello Cancilleria del Estado Cantén Thurgau
10 Firma (1legible)
COLO-12877-841-001-8
WPCL002G ID 3102

Bogota 19 de febrero de 2002



-~

s
4
16 MARIA SCHERER HERMANN-JURGENS-STR 30 76829 LANDAU
ALEMANIA personalmente conocida mia
17 REINHARD STIERL JAHNSTR 8 67251 FREINSHEIM ALEMANTA
personalmente conocido mio
son validas y veridicas
Ludwigshafen on Rhine 18 de marzo de 2004
Firmado (1legible)
Valor 65 112 92 eurcs
NOTA DE APOSTILLA # 91 EB- 351-353/04
24 DE MARZO DE 2004
FIRMADO CHRISTIAN KONEKE
COLO-00361-841-060-3
WPCLO02G ID 7231
Bogota 2 de noviembre de 2005 ™
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TRADUCCION OFICIAL No 11908
de un documento escnto en Aleman efectuada por Luz Amaga de Herber
resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 6 de marzo 1978 -

Traduccidn de las legalizaciones en aleman que se encuentran a continuaciéon de
un documento de cesidén escnto en espaiol e ingiés por medio del cual los
sefiores

Jordi Tormo i Blasco
domicilado en_Carl Benz Str. 10 3, 89514 Laudenbach Alemania
Cwudadano de Espafa

Carsten Bletiner
domiciiado en Richard Wagner Str 48 68165 Mannheim Alemania
Ciudadano de Alemania

Bernd Muller
domiciiado en Stockingerstr 7 67227 Frartkenthal Alemania
Ciudadano de Alemania

Markus Gewehr
domiciiado en Goethestrape 21 56288 Kastellaun Alemania
Ciudadano de Alemania

Wassilios Grammenos
domiciiiado en Alexander Fleming Str 13 67071 Ludwigshafen Alemania
Ciudadano de Grecia

Thomas Grote
domiciiado en Im Hohnhausen 18 67157 Wachertheint Alemania
Ciudadano de Alemania

Andreas Gypser
domiciliado en B 4 4 68159 Mannheim Alemania
Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer
domiciliado en Merziger Str 24 67083 Ludwigshafen Alemania
Cudadano de Alemamia
- Peter Schafer
domiciliado en R6merstr 1 67308 Ottersheim Alemania
Ciudadano de Alemania

Frank Schieweck
domiciliado en Lindenweg 4 67258 HeBheim Alemania
Cwudadano de Alemania

Anja Schwigler
domiciliada en Heinnch Lanz Str 3 68165 Mannheim Alemania
Ciudadana de Alemania

LUZ ARRIAGA DE HERDER
TRADPLTC ' b TENPAETE OFICIAL

Resolucion No 599 Minjusticia



Oliver Wagner
Im Meisental 50 67433 Neustadt, Alemania
Ciwudadano de Alemania
- Eberhard Ammermann
Von Gagem Str 2 64646 Heppenheim Alemania
Ciudadano de Alemania
Siegfned Strathmann
domicihado en Donnersbergstr 8 67117 Limburgerhof Alemania
Ciudadano de Alemania
Ulnch Schofl
domiciiado en Luftschiffring 22¢ 68782 Brithl Alemania
Cwudadano de Alemania
Maria Scherer
domicihada en Hermann Jurgens Str30 76829 Landau Alemania
Ciudadana de Alemania
Reinhard Stierl
domiciliado en Jahnstr- 8 67251 Freinsheim Alemania
Cwdadano de Alemania

declaran bajo juramento ser los unicos y verdaderos inventores de la invenclén
Compuestos biciclicos y su empleo para combatir hongos noclvos

y ceden sin hmitacidn a la sociedad BASF Aktiengeselischaft 67056
Ludwigshafen Alemania todos los derechos inherentes a dicha invencion y que la
ctada compafiia queda facultada para solicitar en su nombre la patente
correspondiente en la Republica de Colombia Hay diecisiete firmas ilegibles
Dado y firmado el 18 de marzo 2004

Autenticacion notanal en inglés de las diecisiete firmas antecedentes (individuo)
por el notario de Ludwigshafen am Rhein Ludwig Draxel Fischer el 18 de marzo
2004 Fdo firma illegible sello notanal en tinta '

Autenticacion notarial en inglés de las firmas quince antecedentes por el notanoc de
Ludwigshafen am Rhein Ludwig Draxel Fischer el 18 de marzo 2004 bajo el No

513/2004 (Hilo y oblea notanal) Valor 5 112 92 Euros
k"&»‘fﬁro ":?Nﬁaﬁﬁzgﬁéﬁ
Y,
Resolucidn No 599 Mnjusticia



28

3
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
3 Actuando en calidad de notario publico
4 Lleva el sello oficial del notano Draxel Fischer
notano de Ludwigshafen am Rhein
Certfficado
5 en Frankenthal (Pfalz) o
6 el 23 de marzo 2004
7 por el Presidente del Tnbupal Regional
8 bajoelNo 91 Eb 351 353/04
9 Sello 10 Firma
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo firma ilegible
N4 (Christian Kéneke)
Juez del Tribunal Regional
- -
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Friinder und
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Jordi |[5/DL] Carl Benz Strasse 103 69514 Lau
denbach (DEY BLETTNER, Carsten [DL/DE]
Richanl Wagner Strasse 48 68165 Mannhein (DE)
MUI I FR Bernd [DE/DE} Stockingerstrasse 7 67227
Irinhenthal (DL) GEWEHR Markus [DE/DL|
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MEFNOS WassHlios [CR/DF] Alexander Fleming-Strassc
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(D1) STRATHMANN Siegfried [DE/DE] Donners
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Ulrich [DL/DE] Lufischiffing, 22c¢ 68782 Bruht (DE)
SCHERER Maria [DI/DE] llermann Jurgens Srusse
30 76829 Landau (DL) STIKRL, Reinhard [DE/DF]
Jahnstrasse 8 67251 Frunsheim (DEF)
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(54) Bescichnung  HFTEROBICYCLISCHE Vi RBINDUNGIN ALS FUNGIZIDE

(Fe),

Rz

)

(57) Abstract  The invention relates to bicyche
compounds of general formula (1) in addiion
to the agriculturally compatible salts of said
compounds to agricultural pestiides containing
at least one compound ot gencral lommula ()
and/or the agncultarally compatible salt of ()
and tc at least ¢ne hquid or solid support  The
wvention 4 o relates W 3 methad for controlhng
harmiul phytopathogeme fung

o (57) Zusummwnfassung Dic Erfindung butnfft bicychsche Verbindungen der allgemeinen lommel () sows  dic Tandwirtse hafilich
vertiaghehun Sabzc von Verbindungen (1) Pllanzenschutzmitt 1 enthaltend wemigsien cine Verbindung der allgemcinen Formel (1)
und/udu landwirtschalthch vertraghches Salz von (I) und wemg, tens cinon flussigen oder festen Tragerstoff sowie exp Verlahren
2ur Beh nnp hing, von pflansenpathogenen Schadmlzen
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HETEROBICYCLISCHE VERBINDUNGEN ALS FUNGIZIDE

Beschreibung

Die vorliegende Erfindung betnfft neue. bicyclische Verbindungen und jhre Verwen-
dung zur Bekampfung von Schadpilzen sowie Pllanzenschutzmittel die derartige Ver-
bindungen als wirksamen Bestandtell enthaiten

Die EP-A 71792 US § 994 360 EP-A 550113 WO 02/48151 beschreiben fungizid
wirksame Pyrazolo[1 5-a]pyrimidine und Triazolo[1 5a)pyrimidine die in der 5-Position
des Pynmidinrings eine gegebenenfalls substituierte Phenylgruppe tragen Aus der
WO 03/022850 sind Imidazolo[1 2 a]pyrimidine mit fungizider Wirkung bekannt

Die EP-A 770615 beschrelbt ein Verfahren zur Herstellung von 5-Arylazolopyrimidinen
die in der 4~ und In der 6-Positlon des Pyrimidinrings ein Chlor- oder Bromatom aufwel

sen

Die aus dem Stand der Technlk bekannten Azolopynmidine sind hinsichtiich lhrer fun-
giziden Wirkung teilweise nicht zufriedenstellend oder besitzen unerwiinschte Eigen-
schaften wie eine geringe Nutzpflanzenvertraghchkeit.

Der vorliegenden Erfindung liegt daher die Aufgabe zugrunde neue Verbindungen mit
besserer fungizider Wirksamkelt und/oder elner besseren Nutzpflanzenvertraglichkeit
bereltzustellen Diese Aufgabe wird geldst durch bicyclische Verbindungen der alige-
meinen Formel |

(R%),,
Aa/" TATN ()

worn

A, oder As fUr C steht und die andere der belden Variablen A, Asfar N C oder C-R?*
steht,

Az A; Ay unabhinglg vonelnander fir N oder C-R® stehen
wohel eine der Vanablen A; Ag oder A, auch flr S oder elne Gruppe N-R*
stehen kann wenn A; und A beide fur C stehen worin
Ay mit Az und As mit A, oder
Az mit A; und A; mit Ag oder

PCT/EP2004/004067 ;
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A4 mit As und Az mit A; oder

Ay mit As und Ay mit A, oder

A; mit Az und A, mit Asdurch Doppelbindungen miteinander verbunden
sind,

firO0 1 2 3 4 oder 5 steht

fur Halogen Cyano C;-Cg-Alkyl C, Cg-Alkoxy C.-Cs Haloalkyl Ci-Ce-
Haloalkoxy Cz-Cs-Alkenyl Cr-Ce-Alkenyloxy oder C(O)R® steht

Halogen Cyano C:-Cio-Alkyl worin eln Kohlenstoffatom der C4-Cyo-
Alkylkette durch ein Slliciumatom ersetzt sein kann C-Ce-Haloalkyl Co-
Cic-Alkenyl Cx-Ce-Haloalkenyl Cx-Cg-Alkinyl Cs Ce-Cycloalkyl Ca-Cq
Cycloalkyl-C4-C;-alkyl wobei der Cycloalkylteil der zwel letzigenannten
Gruppen1 2 3 4 5 oder 6 unter C; C4 Alkyliden C,-C;-Alkyt Halogen
C, C4-Halogenalkyl und Hydroxy ausgewahlte Substituenten aufweisen
kann und der Alkylteil in C5-Cg Cycloalkyl-C+-Cs-alkyl 1 2 3 oder 4 unter
Halogen C,-Cs-Halogenalkyl und Hydroxy ausgewahite Substituenten auf-
weisen kann Cs-Cg-Cycloalkenyl das 1 2 3 oder 4 unter C;-C,-Alkyl Ha
logen C,-C;-Halogenalkyl und Hydroxy ausgewihlte Substituenten aufwel
sen kann OR® SR® NR'R® eine Gruppe der Formel
C(R"{R)C(=NOR™)}(R") oder sine Gruppe der Formel
~C(=NOR™)C(=NOR")(R"") bedeutet

Halogen Cyano C,-Ce-Alkyl C; Ce-Haloalkyl Cr-Ce-Alkenyl CCe
Haloalkenyl C-Cs-Alkinyl C3-Cg-Cycloalkyl Cs-Cs-Cycloalkenyl OR® SR*
oder NR’R® bedeutet:

unabhéngig voneinander fliir Wasserstoff CN Halogen C4-Cq Alkyl oder
Cx-Ce-Alkenyl stehen

Wasserstoff C, Ce-Alkyl oder C-Cs-Alkenyl bedeutet,

Wasserstoff OH C;-Cg-Alkyl C,-Cy-Alkoxy C,-Cs-Haloalkyl C-Cy-
Haloalkoxy Ca-Ce-Alkenyl C,-Cg-Alkylamino oder Di- Ci-Cs-alkylamino Pt
peridin-1-yl Pymolidin 1-yl oder Morpholin-4-yl bedeutet

Wasserstoff C{-Ce-Alkyl C-Cs-Haloalkyl Cx-Cas-Alkeny! oder COR® bedeu-
tet;

unabhéngig vonelnander fir Wasserstoff Cy-Cqo-Alkyl C2-Cs-Alkeny! C4-
Cio-Alkadlenyl C»Ciq Alkinyl Cs-Cs-Cycloalkyl Cs-Co-Cycloalkenyl Cg
Cyo-Bicycloalkyl Phenyl Naphthyl

ein 5- oder 8-gliedriger gesattigter oder tellweise ungesattigter Heterocyc-
lus der 1 2 oder 3 Heteroatome ausgewahitunterN O und 8§ als Ring
glieder aufwelsen kann oder

eln 5- oder 6-gliedriger aromatischer Heterocyclus der 1 2 oder 3 Hetero-
atome ausgewahlt unter N O und 8 als Ringglieder aufweisen kann
wobel die als R’ R® genannten Reste teilweise oder vollstandig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 2 oder 3 Reste R® aufwelsen kdnnen wobei
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3

R® ausgewahit Ist unter Cyano Nitro OH C4-Ce-Alkyl Cy-Ce-Alkoxy Ci-
Ces-Haloalkyl C4-Cp Haloalkoxy C; Ce-Alkylthio Cx-Cy-Alkenyl CxCe-
Alkenyloxy CzCg-Alkinyl Cr-Cs-Alkinyloxy Ci-Cs-Alkylamino Di-Cy Ce-
alkylamino, Piperidin 1-yl Pymolidin 1-yl oder Morpholin-4-yl

R'mitR® auch gemelnsam mit dem Stickstoffatom an das sie gebunden sind einen
5 6 oder 7-gliedrigen gesattigten oder ungesattigten Heterocyclus bilden
kbnnen der1 2 3 oder 4 weitere Heteroatome ausgewahit unterO S N
und NR' als Ringglled aufwelsen kann der teilwsise oder vollstandig halo-
geniert sein kann und der 1 2 oder 3 der Reste R® aufweisen kann

R* R  unabhinglg voneinander Wasserstoff oder C1-Ce-Alkyl bedeuten und

R" R™ R™ R" R'* R R" unabhingig vonelnander Wasserstoff oder C,-Cg-Alkyl
bedeuten

wobei A, nicht far N steht wenn A fir C steht und glelchzeltig A; As und A, die fol-
genden Bedeutungen aufweisen Ajsteht fir N oder C-R* A, steht fir C-R® und A,

steht fOr N oder C-R*
sowie die landwirtschaftlich vertraglichen Salze von Verbindungen |

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind somit die bicyclische Verbindungen der
allgemeinen Formel | und deren [andwirtschaftiich vertraglichen Salze ausgenommen
Verbindungen der allgemeinen Formel | worin R* und R? gleichzeitig fur OH oder
gleichzeitig fir Halogen stehen wenn A4 fir N und Ag flr C stehen und die Variablen
Ax A; und A, unabhangig voneinander N oder C-R™ bedeuten

Gegenstand der vorliegenden Erfindung Ist welterhin die Verwendung der bicyclischen
Verbindungen der aligemeinen Formel | und ihrer landwirtschattlich vertréglichen Salze
zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Pilzen (=Schadpilzen) sowie ein Verfahren
zur Bekémpfung von pflanzenpathogenen Schadplizen das dadurch gekennzelchnet
ist dass man die Plize oder die vor Pllzbefall zu schiGtzenden Materialien Pflanzen
den Boden oder Saatgliter mit emner wirksamen Menge einer Verbindung der allgemel-
nen Formel | und/oder mit einem landwirtschaftlich vertriglichen Salz von | behandelt

Gegenstand der vorliegenden Erfindung Mittel zur Bekampfung von Schadplizen ent-
haltend wenigstens eine Verbindung der allgemeinen Formel | und/oder ein landwirt-
schaftlich vertragliches Salz davon und wenigstens einen flissigen oder festen Triger-

stoff

Dte Verbindungen der Formel | kdnnen e nach Substitutionsmuster ein oder mehrere
Chiralititszentren aufweisen und ltegen dann als Enantlomeren- oder Diastereomeren-
gemische vor Gegenstand der Erfindung sind sowohl die reinen Enantiomere oder

B~
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4
Diastereomere als auch deren Gemische Gegenstand der Erfindung sind auch Tau-
tomere von Varbindungen der Formel |

Unter landwirtschaftiich brauchbaren Salzen kommen vor allem die Salze dernenigen
Kationen oder die Saureadditionssalze derjenigen Sauren in Betracht, deren Katlonen
beziehungsweise Anionen dle fungizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ be-
eintrachtigen So kommen als Kationen insbesondere die lonen der Alkalimetalle vor-
zugswelse Natrium und Kallum der Erdalkalimetalle vorzugsweise Calcium Magnesl
um und Barium und der Ubergangsmetalle vorzugsweise Mangan Kupfer Zink und
Eisen sowie das Ammoniumion das gew{inschienfalls ein bis vier C,-C;-
Alkylsubstituenten und/oder einen Phenyl- oder Benzylsubstituenten tragen kann vor-
zugsweise Diisopropylammonium Tetramethylammonium Tetrabutylammonium Tri-
methylbenzylammonium des weiteren Phosphoniumionen Sulfoniumionen, vorzugs-
weise Trn(C, C,-alkyl)sulfonium und Sulfoxoniumionen vorzugsweise Tri(Cy-Cy-
alky!)sulfoxonium in Betracht.

Anionen von brauchbaren Séureadditionssalzen sind in erster Linie Chlorid Bromid
Fluorid Hydrogensulfat Sulfat Dihydrogenphosphat Hydrogenphosphat Phosphat
Nitrat Hydrogencarbonat Carbonat Hexafluorosliikat Hexafluorophosphat Benzoat
sowie die Anionen von C4+-C-Alkans&uren vorzugswelse Formlat Acetat Propionat
und Butyrat Sie k8nnen durch Reaktlon von | mit einer Saure des entsprechenden
Anions vorzugswelse der Chlorwasserstoffsaure Bromwasserstoffsdure Schwefel~

siure Phosphorsaure oder Salpetersaure gebiidet werden

Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Deflnitionen der Vanablen werden
Sammelbegrife verwendet die allgemein reprisentativ fur dle Jeweiligen Substituenten
steshen Die Bedeutung C,-C,, gibt die Jewells mbgliche Anzahl von Kohlenstoffatomen
in dem jeweiligen Substituenten oder Substituententeil an

Halogen Fluor Chlor Brom und Jod

Alkyl sowie alle Alkyttelle in Alkoxy, Alkylthlo, Alkylamino und Dialkylamino ge
sattigte geradkettige oder verzwelgte Kohlenwasserstoffreste mit 1 bis 4 bis 6 bis 8
oder bis 10 Kohlenstoffatomen z.B C4-Ca-Alkyl wis Methyl, Ethyl Propyl, 1-
Methylethyl Butyl 1-Methyl-propyl 2-Methylpropyl 1 1-Dimethylethyl Pentyl 1-
Methylbutyl 2-Methylbutyl 3-Methylbutyl 2 2-DI methylpropyl 1-Ethylpropyl Hexyt

1 1-Dimethylpropyl 1 2-Dimethylpropyl 1-Methylpentyl 2 Methylpentyl 3-
Methylpentyl 4 Methylpentyl 1 1-Dimethylbutyl 1 2 Dimethyibutyl 1 3-Dimethylbutyl
2 2-Dimethylbutyl 2 3-Dimethylbutyl 3 3 Dimethyibutyl 1 Ethylbutyl 2-Ethylbutyl

1 1 2-Trimethylpropyl 1 2 2-Tnmethylpropyl 1 Ethyl 1-methylpropyl und 1 Ethyl-2-
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methylpropyl

Halo(gen)alkyl geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 4 oder bis 6 Koh-
lenstoffatomen (wie vorstehend genannt) wabei in diesen Gruppen tellweise oder voll-
stAndig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wle vorstehend genannt ersetzt
sein kbnnen zB C,-Cx-Halogenalkyl wie Chlormethyl Brommethyl Dichlormethyl
Trichlormethyl Fluormethyl Difluormethyl Trifluormethyi Chlorfluormethyl Dichlorflu-
ormethyl Chlordifluormethyl 1-Chlorethyl 1-Bromethyl 1-Fluorethyl 2 Fluorethyl 2 2-
Difluorethyl 2 2 2-Triflucrethyl 2-Chior 2-fluorethyl 2-Chlor-2 2 difluorethyl 2 2-
Dichlor 2-fluorethyl 2 2 2 Trichlorethyl Pentafluorethyl und 1 1 1-Trifluorprop-2-y!

Alkenyl einfach ungesittigte geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste
mit 2 bis 4 bis 6 bis 8 oder bis 10 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in e}-
ner beliebigen Position zB Cx>Cg Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl 2-Propenyl, 1-
Methylethenyl 1-Butenyl 2-Butenyl 3 Butenyl 1-Methyl-1-propenyl 2-Methyl 1
propenyl 1 Methyl-2-propenyl 2 Methyl-2-propenyl 1 Pentenyl 2-Penteny! 3-
Pentenyl 4-Pentenyl 1 Methyl-1-butenyl 2-Methyl-1-buteny! 3-Methyl 1 butenyl 1-
Methyl 2-butenyl 2 Methyl 2-butenyl 3 Methyl-2 butenyl 1-Methyl 3-butenyl 2-Methyl-
3 buteny! 3-Methyl-3-butenyl 1 1-Dimethyl 2-propenyl 1 2-Dimethyl-1-propenyl 1 2
Dimethyl-2 propenyl 1-Ethyl-1-propenyl 1-Ethyl 2-propenyl 1-Hexenyl 2 Hexenyl 3
Hexeny! 4-Hexenyl 5-Hexenyl 1-Methyl-1-pentenyl 2-Methyl-1-pentenyl 3-Methyi-1-
pentenyl 4-Methyl 1-pentenyl 1-Methyl-2-pentenyl 2-Methyl-2 pentenyl 3-Methyl-2-
pentenyl 4-Methyl-2 pentenyl 1 Methyi-3-pentenyl 2-Methyl-3 pentenyl 3-Methyl-3-
pentenyl 4 Methyl 3 pentenyl 1 Methyt-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-Dimethyl-2-butenyl 1 2-Dimethyl 3 butenyl 1 3-Dimethyi-1-
butenyt 1 3-Dimethyl 2-butenyt 1 3 Dimethyl-3-butenyl 2 2-Dimethyl-3-butenyl 2 3-
Dimethyl-1-butenyl 2 3-Dimethyl-2-buteny! 2 3 Dimethyl 3-butenyl 3 3-Dimethyi-1
buteny! 3 3-Dimethyl-2-butenyl 1-Ethyl-1-butenyl 1-Ethyl 2 buteny! 1-Ethyl-3-butenyl
2-Ethyl-1-butenyl 2-Ethyl-2-butenyl 2-Ethyt 3-butenyl, 1 1,2-Tnmethyl-2 propenyl, 1
Ethyl-1-methyi-2-propenyl 1-Ethyl-2-methyl-1propenyl und 1-Ethyl 2-methyl-2-
propeny)

Alkadienyl zwelfach ungesattigte geradkettige oder verzweligte Kohlenwasserstoff-
reste mit 4 bis 10 Kohlenstoffatomen und zwel Doppelbindungen In einer bellebigen
Position zB 1 3-Butadienyl 1-Methyl-1 3 butadienyl 2-Methyl-1 3-butadienyl Penta-
1 3-dien-1-yl Hexa-1 4-dien-1-yl Hexa-1 4-dien-3-yl Hexa-1 4-dien-6-yl Hexa-1 5-
dien-1 y} Hexa-1 5 dlen-3 yl Hexa 1 5-dien-4-yl Hepta-1 4-dlen 1 yl Hepta-1 4-dlen-
3yl Hepta-1 4-dien 6-y1 Hepta 1 4-dien-7-yl Hepta-1 S-dien-1-yl Hepta-1 5-dien-3-yl
Hepta 1 5-dien4-yl Hepta-1 5 dlen 7-yl Hepta-1 8-dien-1 yl Hepta-1 6-dien-3-yl, Hep
ta-1 6-dien-4-yl Hepta-1 6-dien 5-yl Hepta-1 6-dlen-2-yl Octa-1 4-dien-1-y, Octa-1 4-
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6
dien-2-yl Octa 1 4-dien-3-yl Octa 1 4 dlen 6 yi Octa-1 4-dlen-7-yl Octa-1 5-dien-1-yl
Octa-1 5-dien-3-yl Octa-1 5-dien4-yl Octa-1 5-dien-7-yl Octa-1 6-dlen-1-y} Octa-1 6-
dien-3 y! Octa-1 6-dlen-4-yl Octa 1 6-dlen-5-yi Octa-1 6-dien-2-yl Deca 1 4-dienyl
Deca 1 5-dlenyl Deca-1 6-dienyl Deca 1 7-dienyl Deca-1 8-dienyl Deca-2 5-dienyl
Deca 2 8-dlenyl Deca-2 7-dlenyl Deca-2 8-dlenyl und dergleichen

Alkinyl geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen mit2bis4 2bis6 2
bis 8 oder 2 bis 10 Kohlenstoffatomen und einer Dreifachbindung in einer bellebigen
Position z B CxCs-Alkinyl wie Ethinyl 1-Propinyl 2-Propinyl 1-Butinyl 2 Butinyl 3
Bulinyl 1-Methyl-2-propinyl 1-Pentinyl 2-Pentinyl 3-Pentinyl 4-Pentinyi 1-Methyl-2-
butinyl 1-Methyl 3 butinyl 2 Methyl-3-butinyl 3 Methyl-1-butinyl 1 1-Dimethyl 2
propinyl 1 Ethyl 2-propinyl 1-Hexinyl 2-Hexiny! 3-Hexinyl 4 Hexinyl 5-Hexiny! 1-
Methyl-2-pentinyl 1-Methyl-3-pentinyl 1 Mathyl-4-pentinyl 2-Methyl-3 pentinyl 2-
Methyi-4-pentinyl, 3-Methyl-1-pentinyl 3 Methyl-4-pentinyl 4-Methyt 1-pentinyl 4-
Methyl 2-pentinyl 1,1-Dimethyl 2-butinyi 1,1-Dimethy-3-butinyl, 1,2 Dimethyl 3-
butinyl 2 2-Dimethyl 3-butinyl 3 3-Dimethyl 1-butinyl 1-Ethyl 2-butinyl 1-Ethyl-3-
butinyl 2-Ethyl-3-butinyl und 1-Ethyl-1-methyl-2-propinyl

Alkyllden geradkettige oder verzwelgte Kohlenwasserstoffgruppe mit 1 bis 4 vor
zugsweise 1 bis 2 Kohlenstoffatomen das an einem Kohlenstoffatom 2 Wasserstoff-
atome weniger enthalt als das Stammalkan z B Methylen Ethyliden Propyliden |
sopropyliden und Butyliden

Cycloalkyl monocyclische gesattigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 3 bis 8 vor
zugsweise bis 6 Kohlenstoffringgliedemn wie Cyclopropyl Cyclobutyl Cyclopentyl und
Cyclohexyl das unsubstituiert oder 1 2 3 4 5 oder 6 unter C; C4 Alkyliden C; C,-
Alkyl Halogen C;-C,-Halogenalkyl und Hydroxy ausgewahite Substituenten aufweisen
kann

Cycloalkenyl monocyclische einfach ungeséttigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 5
bis 8 vorzugsweise bis 6 Kohlenstoffringglledern wie Cyclopenten-1-yI Cyclopenten-
3 yi Cyclohexen-1-yl, Cyclohexen-3-y1 und Cyclohexen-4-yi das unsubsttuiert oder 1
2 3 oder 4 unter C;-C4-Alkyl, Halogen C;-C,-Halogenalky! und Hydroxy ausgewahite
Substituenten aufwelsen kann

Bicycloalkyl bicyclischer Kohlenwasserstoffrest mit 5 bls 10 C-Atomen wie Bicyc-
lo[2 2 1]hept-1-yl Bicyclo[2 2 1]hept-2 yl Bicyclo[2 2 1]hept-7-yl Blcyclo[2 2 Z]oct 1-yl
Bicyclo[2 2 Zjoct-2-yl Bicyclo[3 3 0Joctyi und Bicyclo[4 4 Oldecyl
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C; C, Alkoxy flir eine QOber ein Sauerstoff gebundene Alkylgruppe mit 1 bis 4 C-
Atomen z B Methoxy Ethoxy n Propoxy 1-Methylethoxy Butoxy 1 Methylpropoxy
2-Methylpropoxy oder 1 1-Dimethylethoxy

C4-Ce Alkkoxty fur C,-C,-Alkoxy wie voranstehend genannt sowie z. B Pentoxy 1-
Methylbutoxy 2-Methylbutoxy 3-Methylbutoxy 1 1-Dimethylpropoxy 1 2-
Dimethylpropoxy 2 2-Dimethylpropoxy 1-Ethylpropoxy Hexoxy 1-Methylpentoxy 2-
Methyipentoxy 3-Methyipentoxy 4-Methylpentoxy 1 1 Dimethylbutoxy 1 2-
Dimethylbutoxy 1 3-Dimethylbutoxy 2 2-Dimethylbutoxy 2 3-Dimethylbutoxy 3 3
Dimethylbutoxy 1-Ethyibutoxy 2 Ethylbutoxy 1 1 2-Trimethylpropoxy 1 2 2-
Trmethylpropoxy 1-Ethyl-1-methylpropoxy oder 1-Ethyl-2-methylpropoxy

C; C,; Halogenalkoxy fir einen C;-C; Alkoxyrest wie vorstehend genannt der partiel)
oder volistandig durch Fluor Chlor Brom und/oder lod vorzugsweise durch Fluor sub-
stituiert ist also z.B OCH;F OCHF; OCFs OCH,Cl OCHCI, OCCls Chlorfluor-
methoxy Dichlorfluommethoxy Chiordifluonrmethoxy 2-Fluorethoxy 2-Chlorethoxy

2 Bromethoxy 2-lodethoxy 2 2-Difluorethoxy 2 2 2-Trifluorethoxy 2-Chlor-2
fluorethoxy 2 Chlor-2 2-difiuorethoxy 2 2 Dichlor-2-fluorethoxy 2 2 2-Trichlorethoxy
OC:Fs 2-Fluorpropoxy 3-Fluorpropoxy 2 2 Difluorpropoxy 2 3 Difluorpropoxy
2-Chiorpropoxy 3-Chlorpropoxy 2 3-Dichlorpropoxy 2-Brompropoxy 3-Brompropoxy
3 3 3-Trfluorpropoxy 3 3 3-Trichlorpropoxy OCHzC.Fs OCF2-CaFs 1-(CHF)-2-
fluorethoxy 1 (CH:CI)-2-chlorethoxy 1-{CH,Br)-2 bromethoxy 4 Fluorbutoxy 4
Chiorbutoxy 4-Brombutoxy oder Nonafluorbutoxy

C,-Cy-Halogenalkoxy flr C,-Cs-Halogenalkoxy wie voranstehend genannt sowie
z B 5 Fluorpentoxy 5-Chlorpentoxy 5-Brompentoxy $-lodpentoxy Undecafiuorpento-
xy 6 Fluorhexoxy 6 Chiorhexoxy 6-Bromhexoxy 6-lodhexoxy oder Tridecafluorhexo-

Xy

Alkenyloxy Alkenyl wie vorstehend genannt, das Giber ein Sauerstoffatom gebunden
ist zB Cx-Cy Alkenyloxy wie Vinyloxy 1 Propenyloxy 2-Propenyloxy 1
Methylethenyloxy 1-Butenyloxy 2-Butenyloxy 3-Butenyloxy 1-Methyl-1-propenyloxy
2-Methyl-1-propenyloxy 1 Methyl 2-propenyloxy 2 Methyl-2-propenyloxy 1-
Pentenyloxy 2-Pentenyloxy 3-Pentenyloxy 4-Pentenyloxy 1-Methyl-1-butenyloxy 2-
Methyl-1 butenyloxy 3 Methyl 1-butenyloxy 1-Methyl-2-butenyloxy 2-Methyl-2-
butenyloxy 3-Methyl-2-butenyloxy 1-Methyl-3-butenyloxy 2-Methyi-3-butenyloxy 3-
Methyl 3-butenyl 1 1-Dimethyl-2-propenyloxy, 1 2-Dimethyl-1-propenyloxy 1 2-
Dimethyl-2 propenyloxy 1 Ethyl 1 propenyloxy 1-Ethyl-2-propenyloxy 1-Hexenyloxy
2-Hexenyloxy 3-Hexenyloxy 4-Hexenyloxy S-Hexenyloxy 1-Methyl-1 pentenyloxy 2-
Methyl-1 pentenyloxy 3-Methyl-1-pentenyloxy 4-Methyl-1-pentenyloxy 1-Methyl 2-
pentenyloxy 2-Methyl-2-pentenyloxy 3-Msthyl 2 pantenyloxy 4-Methyl-2-pentenyloxy
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1-Methyl-3-pentenyioxy 2-Methyl-3-pentenyloxy 3-Methyl-3 pentenyloxy 4-Methyl-3
pentenyloxy 1-Methyl-4-pentenyloxy 2-Methyl-4-pentenyloxy 3-Methyl-4-pentenyloxy
4-Methyl-4-pentenyloxy 1 1-Dimethyl-2-butenyloxy 1 1-Dimethyl-3 butenyloxy 1 2-
Dimethyi-1-butenyloxy 1 2-Dimethyl 2-butenyloxy 1 2-Dimethyl 3-butenyloxy 13
Dimethyl-1-butenyloxy 1 3-Dimethyi-2-butenyloxy 1 3-Dimethyl-3-butenyloxy 2 2-
Dimethyl 3-butenyloxy 2 3-Dimethyl 1 butenyloxy 2 3 Dimethy! 2-butenyloxy 2 3-
Dimethyl-3-butenyloxy 3 3-Dimethyl-1-butenyloxy 3 3-Dimethyl-2-butenyloxy 1 Ethyl-
1-butenyloxy 1-Ethyi-2-butenyloxy 1-Ethyl-3-butenyloxy 2-Ethyl-1-butenyloxy 2-
Ethyl 2-butenyloxy 2-Ethyl 3-butenyloxy 1 1 2-Tnimethyl-2-propenyloxy 1 Ethyl-1-
methyl-2-propenyloxy 1-Ethyl 2-methyl-1-propenyloxy und 1-Ethyl-2-methyl-2-
propenyloxy

Alkinyloxy* Alkinyl wle vorstehend genannt das {iber ein Sauerstoffatom gebunden
ist zB C,-Cy-Alkinyloxy wie 2-Propinyloxy 2-Butinyloxy 3-Butinyloxy 1-Methyl 2
propinyloxy 2 Pentinyloxy 3 Pentinyloxy 4-Pentinyloxy 1-Methyi-2-butinyioxy 1-
Methyl 3-butinyloxy 2 Methyl 3-butinyloxy 1 Ethyl-2-propinyloxy 2-Hexinyloxy 3-
Hexinyloxy 4-Hexinyloxy 5-Hexinyloxy 1 Methyl 2-pentinyloxy 1-Methyl 3 pentinyloxy
und dergleichen,

funf- oder sechsgliedriger gesiittigtes oder partlell ungesittigter Heterocyclus,
enthaltend ein, zwel oder drel Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Stickstoff
und Schwefel z.B mono- und bicyclische Heterocyclen (Heterocyclyl) enthaltend ne-
ben Kohlenstoffringgliedem ein bis drel Stickstoffatome und/oder ein Sauerstoff- oder
Schwefelatom oder ein oder zwei Sauerstoff- und/oder Schwefelatome zB 2
Tetrahydrofuranyl 3 Tetrahydrofuranyl 2-Tetrahydrothienyl 3-Tetrahydrothlenyl 2
Pyrrolidinyl 3-Pyrrolidinyl 3-lsoxazolidinyl 4-Isoxazolidinyl 5-lsoxazolidinyl 3-
Isothiazolidinyl, 4-Isothlazolidiny! 5-lsothiazolidinyl 3-Pyrazolidinyl 4-Pyrazolidinyl 5-
Pyrazolldinyl 2-Oxazolidinyl 4-Oxazolidinyl 5-Oxazolidinyl 2-Thiazolidinyl 4-
Thiazolidinyl 5-Thiazolidinyl 2-Imidazolidinyl 4-Imidazolidinyl 1 2 4-Oxadiazolidin-3
yl 1 2 4-Oxadiazolldin-5 yl 1 2 4-Thiadlazolidin-3-yl 1 2 4-Thiadiazolidin-5-yt 12 4-
Triazolldin-3 yl 1 3 4-Oxadiazolidin-2-yl 1 3 4-Thiadlazolidin-2-yl 1 3 4-Triazolidin-2 yl
2 3-Dihydrofur-2-yl 2 3-Dihydrofur-3 yl, 2 4-Dihydrofur-2-yl 2 4-Dihydrofur-3-yl 2 3-
Dihydrothien-2-yl 2 3 Dihydrothien-3-yl 2 4-Dihydrothien-2-yl 2 4-Dihydrothien-3-yl 2-
Pyrrolin-2-yl 2-Pymrolin-3-yl 3-Pyrrolin-2-yl 3-Pyrrolin-3-yl 2-Isoxazolin-3-yl 3-
Isoxazolin-3 yl 4-Isoxazolin-3-yl 2-Isoxazolin4 yl 3-lsoxazolin-4-yl 4 Isoxazolin-4-yl
2-lsoxazolin-5 y! 3-Isoxazalin-5-yl 4-lsoxazolin-5-yl 2-Isothlazolin-3-yl 3-Isothlazolin-
3-yl 4 Isothlazolin-3 yi, 2-Isothlazolin-4-yl 3-Isothlazolin-4 yl 4-Isothiazolin4-yl 2-
Isothiazolin-5-yl 3 Iscthiazolin 5-yl 4-1sothiazolin 5-yl 2 3 Dihydropyrazol-1-yl 2 3-
Dihydropyrazol-2-yl 2 3-Dihydropyrazol-3-yl 2 3 Dihydropyrazol-4-yi, 2 3-
Dihydropyrazol-5 yl 3 4-Dihydropyrazol-1-yl 3 4-Dihydropyrazol-3-yi, 3,4
Dihydropyrazol-4-yl 3 4-Dihydropyrazol-5-yl 4 5-Dlhydropyrazol-1-yl, 4,5
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Dihydropyrazol-3-yl 4 5-Dihydropyrazol4-yl 4 5-Dihydropyrazol-5-yl 2 3-
Dihydrooxazol 2-yt 2 3-Dihydrooxazol-3-yl 2 3-Dihydrooxazol-4-y1 2 3-Dihydrooxazol-
5-yl 3 4 Dihydrooxazol-2-yl 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-Dlhydrooxazol
4 yl 2-Pipendinyl 3-Pipendinyl 4-Piperidinyl 1 3-Dioxan-5-yl 2-Tetrahydropyranyl
4-Tetrahydropyranyl 2-Tetrahydrothienyl 3-Hexahydropyndazinyl 4-
Hexahydropyridaziny! 2-Hexahydropyrimidinyl 4 Hexahydropyrimidinyl 5-
Hexahydropynmidinyl 2-Plperazinyl 1 3 5 Hexahydrotriazin-2-yl und 1 2 4-
Hexahydrotriazin-3-yl

finf oder sechsgliedriger aromatischer Heterocyclus, snthaltand eln, zwel oder
drel Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel ein- oder
zweikerniges Heteroaryl z.B C-gebundenes 5-gliedriges Heteroaryl enthaltend ein bis
drel Stickstoffatome oder ein oder zwel Stickstoffatome und ein Schwefel oder Sauer-
stoffatom als Ringglieder wie 2 Furyl 3-Furyl 2-Thlenyl 3 Thienyl 2-Pyrrolyl 3-
Pyrrolyl 3-Isoxazolyl 4-Isoxazolyl 5-lsoxazolyl 3 Isothiazolyl 4-Isothiazolyt 5-
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-yi

1 2 4-Oxadiazol-5 yl 1 2 4-Thladiazol-3-yi 1 2 4-Thiadiazol-5-y1 1 2 4-Trnazok-3-yl

1 3 4-Oxadiazol-2-yl 1 3 4-Thiadlazol-2-yl und 1 3 4-Triazol-2-yl, Ober Stickstoff ge~
bundenes 5-gliedriges Heteroaryl enthaltend ein bis drei Stickstoffatome als Ringglie-
der wie Pyrrol 1-yl Pyrazol 1 yl Imidazol-1-yl 1 2 3-Trazol-1-yl und 1 2 4-Triazol-1-yl
6-glledriges Heteroaryl enthaltend eln bis drel Stickstoffatome als Ringglleder wie Py-
ndin-2-yl Pyridin-3-yl Pyndin4-yl 3-Pyrnidaziny! 4 Pyridazinyl 2-Pyrimidinyl 4-
Pyrimidinyl 5-Pynmidinyl 2-Pyrazinyl 1 3 5-Triazin-2-yl und 1 2 4-Triazin 3-yl

Eine erste bevorzugts Ausflhrungsform der voriiegenden Erfindung betnfit Verbindun-
gen der Formel 1 worin A mit A, sowle A; mit A, jewsils durch eine Doppelbindung
mitelnander verbunden sind In der Regel stehen dann A, fir C und As fir N Die
verbleibenden Gruppen Az As und A, stehen dann unabhéngig voneinander fir N oder
C-R* Hierzu zAhlen beisplelsweise die Verbindungen der allgemelnen Formeln | a, | b
undlc

=P
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N’N""N/ R2
(1b)
N (R%),
N,N\ N
e
R e

Hierunter sind Verbindungen bevorzugt worin A, flir C steht Az und A; fiir N stehen
und die verbleibenden Gruppen As und A, unabhéngig voneinander N oder C-R* be-
deuten z.B dle Verbindungen der Formeinibund 1 ¢

Eine weitere bevorzugte Ausfihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifit Ver-
bindungen der Formel | worin Az mit As sowie A; mit A Jewells durch elne Doppel
bindung miteinander verbunden sind In der Regel stehen dann A, for N oder C-R® und
As fur C Beispiele hierfar sind Verbindungen | wonn Az und Ag fir C R* stehen und A,
N oder C-R* bedeuten beisplelsweise die Verbindungen der Formeln Idund [ e A,
steht vorzugsweise fir N

N ¥ (Re), N (R,
Re—yd N \ Re— S
N/ R2 N N/ R2
R*  1a) (le)

Unter den Verbindungen der Formel | worin A; mit As und A; mit A jewells durch eine
Doppelbindung mitelnander verbunden sind A, fir N und A; fir C stehen sind solche
Verbindungen bevorzugt, worln As fir N steht und Az und A, unabhanglg vonelnander
C-R* oder N bedeuten Hierzu zahlen beispielsweise die Verbindungen der Formeln

i1fig lhundlk
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5 Eine weitere bevorzugte Ausfihrungsform der vorliegenden Erfindung betnfft Ver-
bindungen der Formel | worin A, mit As und A; mit Ay oder A; mit As; und A; mit A, je
weils durch elne Doppelbindung miteinander verbunden sind In der Regel stehen dann
A, und A; fir C Hierunter bevorzugt sind Verbindungen | worin eine der Variablen A;
oder A4 fur S und die verbleibenden Varlablen A; As und A, unabhéingig voneinander

10 far N oder C-R* stehen belsplelsweise die Verbindungen der FormelnIm in lo |p

lgiritsundit
R R1
(R,
73 N
N, | P
N R2
(i m)
1
N\ (R%),
I/N \
Nl P
S N Rz
(10)

S % (R®),
=
Re—¢ I _

15 (19)

9
R (Re),

R&—éq |\
e

S N Rz
(n

(R®)n

(R,
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Raa R R1
(R*), (R9),
RS S
Res | Ree |
S N R2 N R2

(is) R® v

Hierunter bevorzugt sind auch Verbindungen | worin elne der Varlablen A; oder A, far
N R* steht und die verbleibenden Vanablen A, A; und A, unabh#ngig vonemnander fur
N oder C-R* stehen beisplelswaise die Verbindungen der Formeln luund I v

1 1
RS X
Re-¢ Re— |l
)" N/ R N N/ R2
R4

2
(v (iv)

In den Formeln 1 a bis | v haben die Variablen R* n R* R?2 R® R* und R* die zuvor
genannten Bedeutungen insbesondere die im Folgenden als bevorzugt angegebenen
Bedeutungen R® und R* haben dla fir R® angegebenen Bedeutungen

Unter den Verbindungen der Formeln | a bis | v sind Insbesondere die Verbindungen
1c 1f ) gund ik bevorzugt Bevorzugt sind aulterdem die Verbindungen der Formeln

Iiminlololqlirisitliuundlv

Im Hinblick auf die Verwendung der erfindungsgeméaRen Verbindungen | als Funglzide
weisen die Variablen n R®* R' und R? unabhanglg voneinander und vorzugswelse in
Kombination dle folgenden Bedeutungen auf

n 1 2 3 oder4 Insbesondera 2, oder 3

R* Halogen Insbesondere Fluor oder Chlor C4-C4 Alkyl Insbesondere Methyl Alko
xy, insbesonders Methoxy, C,-CzFluoralkyl insbesondere Difiuormethyl und
Trifluormethyl, und C,-Co-Fluoralkoxy insbesondere Difluormethoxy und Triflu-
ormethoxy Besonders bevorzugt ist R® ausgewahlt unter Halogen, speziell Fluor
oder Chlor C4-C4-Alkyl spezlell Methyl und C,-C,-Alkoxy speziell Methoxy

R' CyCsAlkyl CrCg-Alkenyl CoCs-Alkinyl Cs-Cy-Cycloalkyl Cs-Cy-Cycloalkenyl
oder insbesondere eine Gruppe NR'R®
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R?® Halogen speziell Chlor oder C-Cs-Alkyl speziell Methy!

Sofem R! far C,-Cg-Alkyl C3-Cg Cycloalkyl Cs-Cs Cycloalkenyl Cx-Ce-Alkenyl oder Co-
Cs Alkinyl steht bedeutet R? vorzugsweise C-C.-Alkyl und speziell Methyl

Sofern R' for eine Gruppe NR'R® steht. Ist R? vorzugswelse ausgewd&hit unter Chior
und C4-C4 Alkyl und spezlell unter Chlor und Methyl

Sofem R fur elne Gruppe NR'R?® steht Ist vorzugsweise wenigstens einer der Reste
R’ R® von Wasserstoff verschieden Insbesondere steht R” fir C,-Cs-Alkyl C4-Cg-
Haloalkyl C»Cg-Alkenyl oder C,-Cs-Alkinyl R® steht Insbesondere fir Wasserstoff oder

C-Cs-Alkyl

Zu den bevorzugten Gruppen NR'R® z&hlen auch solche die fOr elnen gesattigten
oder teilweise ungesattigten heterocyclischen Rest stehen der neben dem Stickstoff
atom 1 weiteres Heteroatom ausgewahit unter O S und NR* als Ringglied aufweisen
kann und der 1 oder 2 Substituenten aufwelsen kann die ausgew&hlt sind unter C,-
Ces-Alkyi und C;-Ce-Haloalkyl Vorzugswelse weist der heterocyclische Rest 5 bis 7 A-
tome als Ringglieder auf Beispiele fir derartige heteracyclische Reste sind Pyrrolidin
Pipendin Morpholin Tetrahydropyndin zB 1 2 3,68-Tetrahydropyridin, Piperazin und
Azepan die In der vorgenannten Welse substituiert sein knnen

Im Hinblick auf dle Verwendung der erfindungsgemagen Verbindungen | als Fungizide

Q—(Rm

Ra2
Rﬂ1 Raa

steht der Rest vorzugsweise fir einen Rest der Formel

Ra4
RI5
WOrin
R*'  for Fluor Chlor oder Methyl
R*?  fOr Wasserstoff oder Fluor
R*® flir Wasserstoff Fluor Chlor C,-C.-Alkyl speziell Methy, oder C,-C-Alkoxy
spezisll Methoxy
R* far Wasserstoff oder Fluor,
R*™ fur Wasserstoff Fluor Chlor oder C,-C,-Alkyl speziell Methyl stehen

v Lo
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Hierbel Ist wenigstens einer der Reste R® R™ von Wasserstoff verschieden insbe-
sondere steht wenigstens einer und besonders bevorzugt beide Reste R®2 R* fir
Wasserstoff

im Ubrigen welsen die Vartablen R* R*® R™ R* R* R’ und R® unabhéngig vonein-
ander und vorzugswelse in Kombination mit den bevorzugten Bedeutungen der Variab-
lenn R* R' und R? dle folgenden Bedeutungen auf

rR? Wasserstoff

R* Wasserstoff-

R Wasserstoff oder CN

R Wasserstoff

R* C-Co-Alkyl

Rs Wasserstoff C-C4 AlkY| ader C1-C4-Alkoxy‘

R® Wasserstoff C; C,-Alkyl CHO oderC,-C, Alkylcarbonyi

R' steht vorzugswelse fir H oder C,-C,-Alkyl z B Methyl R'' und R stehen unab-
hangig voneinander vorzugsweise fur H oder Methyl insbesondere H R™® R und R™
stehen vorzugswaeise fOr C,-C,-Alkyl R™ und R'? stehen vorzugsweise for C-C4-Alkyl

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel 1 sind die Verbindungen
der allgemeinen Farmel { ¢ wonn R? fir Chlor oder Methyl steht und (R"), fir 2 Fluor-6-
chlor steht (Verbindungen | ¢ 1) Beispieie hlerfar sind Verbindungen | ¢ 1 worin R2
Chior bedeutst. R** fir Wasserstoff steht R fir NR'R® steht wobel R7 R® gemeinsam
jewells dle In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R’
die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedsutung aufwsist Beispiele hierfOr sind
auch Verbindungen | ¢ 1 worin R? Methyl bedeutet R fir Wasserstoff steht R’ far
NR'R® steht, wobei R’ R® gemeinsam jewsils die in einer Zeile der Tabelle A angege-
benen Bedeutungen aufwelsen, oder R die in einer Zelle der Tabelle B angegebene

Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | ¢, worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
for 2 6-Difluor steht (Verbindungen | ¢ 2) Beispiele hierfar sind Verbindungenlc 2
worin R? Chlor bedeutet R™ for Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobei R” R®
gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst. Beisple-
le hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 2 worin RZ Methyl bedeutet R f(ir Wasserstoff
steht R' fur NR'R® steht, wobai R” R? gemelnsam Jewells die in elner Zelle der Tabelle
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A angegebenen Bedeutungen aufwelsen, oder R die In einer Zelle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufwelst.

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver
bindungen der allgemeinen Formel | ¢ worin R? flir Chlor oder Methyl steht und (R*),
for 2 6-Dichlor steht (Verbindungen | ¢ 3) Belsplele hierfOr sind Verbindungen I ¢ 3
worin R? Chlor bedeutet R*™ fur Wasserstoff steht R' for NR'R® steht wobel R R®
gemeinsam jewells die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belspie-
le hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 3 worin R? Methyl bedeutet R*™ for Wasserstoff
steht R® far NR'R® steht wobel R’ R® gemelnsam jewsils die in einer Zelle der Tabelle
A angegebeanen Bedeutungen aufweisen oder R' die in elner Zelle der Tabelle B an
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemelnen Formel | ¢ worin R2 for Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2 Fluor-6 methyl steht (Verbindungen | ¢ 4) Beisplele hierfur sind Verbindungen

| ¢4 worln R? Chlor bedeutet R™ fliir Wasserstoff steht R! far NR'R® steht wobel R?
R® gemeinsam jeweiis die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Beispiele hierfor sind auch Verbindungen i ¢ 4 worn R? Methyl bedeutet, R* fir Was
serstoff steht, R fir NR'R® steht wobel R R® gemeinsam Jeweils die in einer Zelle der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In elner Zeile der Tabelle
B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel ! ¢ wonn R? fOr Chlor oder Methyl steht und (R*),
fur 2 4 6-Trfluor steht (Verbindungen | ¢ §) Belspiele hierfr sind Verbindungenlc 5
worln R2 Chlor bedeutet R®' far Wasserstoff steht R’ far NR'R® steht wobel R” R®
gemeinsam jeweils die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
son oder R' die In elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belspie-
le hierftr sind auch Verbindungen | ¢ 5, worin R? Methyl bedeutet R fOr Wasserstoff
steht R' fur NR'R® steht wobel R’ R? gemeinsam jeweils die in elner Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in elner Zelle der Tabelle B an
gegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | ¢ worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R%),
far 2 8-Difluor-4-methoxy steht (Verbindungen | ¢ 6) Beispiele hierfar sind Verbindun-
gen ! ¢ 6 worin R2 Chior bedeutet, R*™ for Wasserstoff steht R' for NR’R® steht, wobel
R" R® gemeinsam jewells die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
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aufweisen oder R' die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst
Beispiele hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 6 worin R? Methyl bedeutet R* flir Was-
serstoff steht R' fir NR'R® steht, wobel R” R® gemeinsam jewells dle In elner Zeile der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' dle in elner Zeile der Tabelle
B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | ¢ worln R? far Chlor oder Methyl steht und (R®),
ftr 2-Methyl-4 fluor steht (Verbindungen |1 ¢ 7) Beispiele hierflir sind Verbindungen

j ¢ 7 worin R? Chior bedeutet R™' fiir Wasserstoff steht R’ fir NR'R® steht wobei R’
R® gemelnsam Jewells die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R’ die in elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Beisplele hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 7 wonn R? Methyl bedeutet, R* far Was
serstoff steht R' fir NR'R® steht, wobel R” R® gemeinsam jewells die in elner Zelle der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die In elner Zelle der Tabelle
B angegebene Badeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Forme! | ¢ worin R® fir Chlor oder Methyl steht und (R%),
fur 2-Fluor steht (Verbindungen | c 8) Beispiele hierflr sind Verbindungen | ¢ 8 worin
R? Chlor bedeutst, R*™ fOr Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht, wobel R” R® gemein-
sam jeweils die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst. Beispiele
hlerfar sind auch Verbindungen | c 8 worin R% Methyl bedeutst R* fOr Wasserstoff
steht R’ for NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewsils die In einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R die in einer Zeile der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | ¢ worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Chior steht (Verbindungen | ¢ 8) Beispiele hierfir sind Verbindungen 1 ¢.9 worin
R? Chior bedeutet, R* fir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobet R7 R® gemeln-
sam Jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Belsplele
hierftr sind auch Verbindungen | ¢ 9 worin R? Methyl bedeutet, R® fOr Wasserstoff
steht R fir NR'R® staht, wobei R” R® gemeinsam jewells dle in elner Zelle der Tabslle
A angegebenen Badeutungen aufweisen oder R dle in einer Zelle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind waiterhin die Ver-
bindungen der aligemelnen Formel | ¢ worin R? for Chior oder Methyi steht und (R"),
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fur 2 4-Difluor steht (Verbindungen | ¢ 10) Beispiele hlerfQr sind Verbindungen 1 ¢ 10
wonn R? Chior bedeutet R™ for Wasserstoff steht, R' fir NR'R® steht wobei R’ R®
gemeinsam Jewsils dle in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei
sen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist. Beispie-
le hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 10 wonn R? Methyl bedeutet R* fir Wasserstoff
steht R' far NR7R® steht wobel R’ R® gemeinsam Jeweils die in elner Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B an-
gegebene Badeutung aufweist

Besonders bavorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel ! sind welterhin dle Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | ¢ worin R? fur Chior oder Methy! steht und (R"),
fur 2-Fluor-4 chlor steht {Verbindungen 1 ¢ 11) Belspleie hlerflir sind Verbindungen

1c 11 wonn R? Chior bedeutet, R* fir Wasserstoff steht R for NR'R® steht, wobei R’
R® gemeinsam jewelis die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R’ die in einer Zeile der Tabelle B angegebens Bedeutung aufweist.
Beispiele hierfor sind auch Verbindungen I ¢ 11 worin R? Msthyl bedeutet, R fur
Wasserstoff steht R* fir NR'R® steht, wobel R’ R" gemeinsam Jeweils dle in einer
Zelie der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In einer Zelle
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind welterhin dle Ver
bindungen der aligemeinen Formel | ¢ worln R? for Chlor oder Methyl steht und (R®),
far 2-Chlor-4-fluor steht (Verbindungen | ¢ 12) Belspiele hlerflr sind Verbindungen

{ ¢ 12 worin R? Chilor bedeutet R™ fiir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobei R’
R® gemeinsam jewells die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedsutungen
aufweisen oder R dle In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.
Beispiele hierfar sind auch Verbindungen | ¢ 12 wornin R? Methyl bedeutet R fiir
Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobel R” R® gemeinsam Jewells die in elner
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R? die in einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | ¢ worin R? for Chilor eder Methyl steht und (R®),
for 2-Methyl steht (Verbindungen | ¢.13) Belsplele hierfOr sind Verbindungen l ¢ 13
worin R? Chior bedeutet R*® fiir Wasserstoff steht R for NR'R® steht wobel R’ R®
gemeinsam jeweils die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R' die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispie-
le hierfur sind auch Verbindungen | ¢ 13 wonn R? Methyl bedeutet, R*™ flir Wasserstoff
steht R' for NR'R® steht wobei R" R® gemeinsam jewells die In elner Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In einer Zefle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist
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Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel [ sind welterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formel | ¢ worln R? fir Chior oder Methyl steht und (R),
far 2 4 Dimethyl steht (Verbindungen |1 c.14) Beispiele hierflr sind Verbindungen

| ¢ 14 worin R? Chlor bedeutet R*' fiir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobel R
R® gemeinsam Jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' die in elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Beispiele hierfOr sind auch Verbindungen | c.14 worin R? Methyl bedeutst R* for
Wasserstoff steht R' for NR'R® steht wobel R7 R® gemeinsam Jewells die In einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin dle Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | ¢ worin R? fiir Chlor oder Methyl steht und (R%),
fur 2-Fluor-4-methyl steht (Verbindungen 1 c. 15) Belspiele hierflr sind Verbindungen

| ¢ 15 worin R? Chior bedeutet R fiir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobel R’
R?® gemeinsam jewells die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R’ die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Belspiele hlerfor sind auch Verbindungen | ¢ 15 worin R2 Methyi bedeutst, R*® far
Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht, wobel R” R® gemeinsam jewells die [n einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die In siner Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bavorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel [ sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | ¢ worln R? far Chior oder Methyl steht und (R"),
fir 2 6 Dimethyl steht (Verbindungen | ¢ 16) Beispiele hierfr sind Verbindungen

I ¢ 16 worin R2 Chlor bedeutet R* flir Wasserstoff steht R' fir NR’R® steht wobel R’
R® gemeinsam Jewells dle In elner Zelle der Tabelle A angegebsnen Bedautungen
aufweisen oder R' die In elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst
Beispiele hierfir sind auch Verbindungen | ¢ 16 worin R? Methyl bedeutet R* for
Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobel R” R? gemeinsam Jewells die in einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In elner Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst.

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind dle Verbindungen
der aligemeinen Formel | f worin R? far Chior oder Methyit steht und (R®), fiir 2-Fluor-6-
chlor steht (Verbindungen | f 1) Belsplele hlerfiir sind Verbindungen | f 1 worin R2
Chilor bedeutet R*® und R™ for Wasserstoff stehen R’ flir NR'R® steht wobel R” R®
gemeinsam jewells dle in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R die in elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Belsple-
le hierflr sind auch Verbindungen |1 worin R2 Methyl bedeutet, R* und R* fur Was-
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Wasserstoff stohen R' fir NR'R® steht, wobei R’, R? gemelnsam jeweils die in elner
Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zelle
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist ) Beispiele hierflr sind auch Verbin-
dungen | f 1 wonn R® Chlor bedeutet R*' far CN und R> fiir Wasserstoff stehen R’
fur NR'R® steht wobel R’ R® gemelnsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A ange
gebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zelle der Tabelle B angegebene
Bedeutung aufweist Belsplele hierfir sind auch Verbindungen | f 1 worin R? Methyl
bedeutet R* fir CN und R™ flir Wasserstoff stehen R' fir NR’R® steht wobei R’ R®
gemeinsam Jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei
sen oder R! die in einer Zeile der Tabells B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | f worin R? fiir Chlor oder Methyl steht und (R®),
ftir 2 6-Difiuor steht (Verbindungen |1 f2) Beisplele hierflir sind Verbindungen § f 2 wor
in R? Chior bedeutet R* und R*" for Wasserstoff stehen R’ far NR’R?® steht wobei

R’ R® gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Belsplele hlerfar sind auch Verbindungen | f 2 worln R Methyl bedeutet R* und R*
for Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht wobei R” R® gemeinsam Jeweils die In el
ner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in elner
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst. Belsplele hierfQr sind auch Ver
bindungen ! f 2 worin R? Chlor bedeutet R* fiir CN und R* flir Wasserstoff stehen R'
fur NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam Jjeweils die In einer Zeile der Tabelle A ange-
gebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene
Bedeutung aufweist Beispiele hierfir sind auch Verbindungen | f 2 worin R? Methyl
bedeutet R* for CN und R* for Wasserstoff stehen R’ fur NR'R® steht wobei R’ R®
gemeinsam jewells die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R’ dle in emner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind welterhin dle Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | f, worin R? fr Chlor oder Methyt steht und (R%),
ftr 2 6-Dichior steht (Verbindungen [ f 3) Beisplele hierfdr sind Verbindungen { f3 war-
In R? Chlor bedeutet R* und R*’ fir Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht wobe:

R’ R® gemeinsam Jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R’ die i elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst
Beisplele hiarfar sind auch Verbindungen | f 3 worin R* Methy! bedeutet, R® und R*"
fUr Wasserstoff stehen R fir NR'R? steht wobei R’ R® gemeinsam Jewells die in e}
ner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedsutungen aufweisen oder R! die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierfiir sind auch Ver-
bindungen | f 3 worin R? Chlor bedeutet R™ foir CN und R* fur Wasserstoff stehen R’
far NR'R® steht wobei R’ R® gemelnsam jewells die in elner Zeile der Tabelle A ange-
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gebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in elner Zelle der Tabelle B angegebene
Bedeutung aufweist. Belsplela hlerfir sind auch Verbindungen | f 3 worin R? Methy!
bedeutet R* fir CN und R™ fir Wasserstoff stehen R’ for NR'R® steht wobei R’ R®
gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R! die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeulung aufweist

Besonders bevorzugte Varblndungen der aligemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | f worin R? for Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Fluor-8 methyl steht (Verbindungen 1 f4) Beispisle hierfOr sind Verbindungen

I f4 wonn R? Chior bedeutet R und R™ for Wasserstoff stehen R' for NR'R? steht
wobel R” R® gemelnsam jewslls die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufwelsen oder R' die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist Beispiele hierfor sind auch Verbindungen | f 4 worin R? Methyl bedeutet R*®
und R*® fOr Wasserstoff stehen R! fir NR'R® steht wobei R R® gemeinsam Jeweils
die In einer Zeilo der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die in
einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beisplele hierfir sind auch
Verbindungen | f 4 worin R? Chlor bedeutet R* far CN und R*® fOr Wasserstoff ste-
hen R'fir NR'R® steht wobei R’ R® gemeinsam Jewells die In elner Zelle der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist Belsplele hierfar sind auch Verbindungen | f 4 wonn R?
Methyl bedeutet R* fir CN und R fir Wasserstoff stehen R! fir NR'R® steht wobei
R’ R® gemelnsam jewsils die in einer Zeile der Tabelie A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R? die in elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwsist

Besonders hevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | f worin R? fur Chlor oder Methyi steht und (R*),
fur 2 4 6 Tnfluor steht (Verbindungen |1 f 5) Beispiele hierfir sind Verbindungen | f 5
worin R? Chilor bedeutet R* und R* fOr Wasserstoff stehen R' for NR'R® steht wo-
bei R” R® gemeinsam Jeweils die in einer Zelle der Tabellé A angegebenen Bedeutun
gen aufweisen oder R' dle in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
weist Beispiele hierftr sind auch Verbindungen | f5 worin R? Methyl bedeutst R™
und R* fur Wasserstoff stehen R fiir NR'R® steht wobel R” R® gemeinsam Jewells
die In einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In
einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist. Belsplele hierflr sind auch
Verbindungen | f § worln R? Chior bedeutet R®' fir CN und R far Wasserstoff ste-
hen R'for NR'R® steht wobei R7 R® gemeinsam jewslls dle In einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufwelsen, oder R! die In einer Zelle der Tabelle B an
gegebene Bedeutung aufweist. Beisplele hlerfiir sind auch Verbindungen | f 5 worin R2
Methyl bedeutet R* fiir CN und R*® flr Wasserstoff stehen R' fiir NR'R® steht wobel
R” R® gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R* die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.
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Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | f worin R2 fGr Chlor oder Methyi steht und (R%),
far 2 6-Difluor-4-methoxy steht (Verbindungen | f6) Belsplele hierfar sind Verbindun-
gen | f 6 worin R? Chlor bedeutet R* und R for Wasserstoff stehen R fir NR'R®
steht wobel R7 R® gemelnsam jewells dis in einer Zsile der Tabelle A angegebenen
Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeu-
tung aufweist. Belspiele hierflr sind auch Verbindungen | f6 worin R? Methyl bedeutet
R™ und R® far Wasserstoff stehen R' flir NR'R® steht, wobel R’ R® gemeinsam je-
wells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R}
die in elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispigle hlerflir sind
auch Verbindungen | f 8 wonn R? Chlor bedsutet R* fir CN und R™" ftr Wasserstoff
stehen R for NR'R® steht wobet R7 R® gemelnsam jeweils die in einer Zelle der Ta-
belle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' dle In elner Zeile der Tabelle B
angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierflr sind auch Verbindungen | f 6 worin
R? Mathyl bedeutst R flr CN und R*' fur Wasserstoff stehen R! for NR'R® steht
wobei R’ R® gemeinsam Jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufweisen oder R' die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung

aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | f worln R? fOr Chlor oder Methyl steht und (R%),
for 2-Methyl-4-fluor steht (Verbindungen | f 7) Belsplele hlerflr sind Verbindungen | f 7
worln R? Chlor bedeutet R* und R fr Wasserstoff stehen R’ for NR'R® steht wo-
bei R” R? gemeinsam jeweils die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutun-
gen aufwelsen oder R' dle In elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
weist Belspiele hierflr sind auch Verbindungen | f 7 wonn R? Methyl bedeutet, R*
und R* fir Wasserstoff stehen R' fir NR’R® steht wobel R, R® gemeinsam jeweils
die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' dis in
elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belsplele hierfor sind auch
Verbindungen | f 7 worin R? Chlor bedeutst R™' for CN und R*" for Wasserstoff ste-
hen R'for NR’R® steht wobel R7 R? gemeinsam jeweils die In elner Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In einer Zslie der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist Beisplele hlerfOr sind auch Verbindungen | f 7 worin R?
Methyl bedeutet R* fur CN und R*® flir Wasserstoff stehen R! fiir NR’R® steht, wobei
R’ R® gemelnsam Jewells die In siner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufwelsen oder R' die in einer Zeile der Tabelie B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | f worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Fluor steht (Verbindungen | f 8) Belspiele hierfir sind Verbindungen | f 8 worin
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R2 Chior bedeutet, R* und R™ fr Wasserstoff stehen R’ fur NR'R® steht, wobel R”
R® gemeinsam [ewells die in einer Zeils dar Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Beispiele hierfur sind auch Verbindungen | f 8 worin R? Methyl bedeutet R* und R*
for Wasserstoff stehen R fOr NR'R® steht wobel R’ R® gemelnsam Jeweils die in ei-
ner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierfQr sind auch Ver-
bindungen | f 8 worin R? Chlor bedeutat, R* fir CN und R*" fiir Wasserstoff stehen R’
for NR'R® steht wobel R7 R® gemelnsam jewells die In elner Zelle der Tabelle A ange-
gebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene
Bedeutung aufweist. Beispiele hierfir sind auch Verbindungen [ f8 worin RZ Methyl
bedeutst R** fur CN und R* fur Wasserstoff stehen R’ fur NR'R® steht wobel R” R*
gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R' dle In elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aflgemeinen Formel | f worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
far 2-Chilor steht (Verbindungen | f 8) Beispiele hlerfr sind Verbindungen 1f 9 worn
R? Chlor bedeutet R* und R™’ fOr Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht wobei R’
R® gemelnsam Jeweils die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R! die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst
Beispiele hierfOr sind auch Verbindungen | f9 worin R? Methyl bedeutet R** und R*
fur Wasserstoff stehen R' fur NR'R® steht wobes R’ R® gemeinsam jeweils die In ei-
ner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierflr sind auch Ver-
bindungen | f 9 wonn R? Chior bedeutet R fiir CN und R fOr Wasserstoff stehen R’
fur NR'R® steht wobei R” R® gemeinsam jeweils die in elner Zsile der Tabelle A ange-
gebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die [n elner Zeile der Tabelle B angegebene
Bedeutung aufwelst. Beispiele hlerfir sind auch Verbindungen | f 9, worin R Methyl
bedeutet R fir CN und R™ fir Wasserstoff stehen R’ for NR'R® steht wobei R” R?
gemeinsam Jeweils die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R’ die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | f worin R? fir Chior oder Methy! steht und (R®),
fur 2 4-Difluor steht (Verbindungen | f 10) Beispiele hlerflir sind Verbindungen | f 10
worin R? Chlor bedeutet R* und R*’ fir Wasserstoff stehen R’ far NR'R® steht wo-
bei R’ R® gemeinsam Jewells dle In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutun
gen aufweisen oder R! die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
weist Beispiele hlerfOr sind auch Verbindungen | f 10 wonin R? Methyl bedeutet R*®
und R¥ fOr Wasserstoff stehen R fir NR'R® steht wobel R” R® gemeinsam Jewalls
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die in ener Zeile der Tabslle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In
einer Zeile der Tabelle B angegebens Bedeutung aufwelst Beispiele hlerflr sind auch
Verbindungen | f 10 worin R? Chior bedeutet R** fir CN und R*® fur Wasserstoff ste-
hen R'fir NR'R® steht wobel R R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R* die in einer Zelle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierfr sind auch Verbindungen | f 10 worin
R? Methyl bedeutet R*' far CN und R™" far Wasserstoff stehen R' for NR'R® steht
wobei R’ R? gemelnsam Jewelis dls In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | f worln R? fur Chlor oder Methyl steht und (R®),
for 2-Fluor-4-chlor steht (Verbindungen |1 f 11) Belspiele hierfir sind Verbindungen

(f 11 worin R? Chior bedeutet R*® und R fr Wasserstoff stehen R’ far NR’R® steht
wobei R R® gemelnsam Jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufweisen oder R? die in elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist Belsplele hlerfir sind auch Verbindungen I f 11 wonin R? Methyl bedeutet
R* und R™ for Wasserstoff stehen R' for NR'R® steht wobel R”, R® gemelnsam je-
wells die in elner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’
die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Badeutung aufwelst Belspiele hlerflr sind
auch Verbindungen | f 11 worin R2 Chior bedeutet R* fur CN und R* fur Wasserstoff
stehen R'for NR7R® steht, wobel R’ R® gemeinsam Jewells die in einer Zeile der Ta
belle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R! die in einer Zelle der Tabelle B
angegebene Bedeutung aufweist Beispiele hlerflr sind auch Verbindungen { f 11 wor-
in R? Methyl bedeutet, R fiir CN und R* f0r Wasserstoff stehen R’ fir NR'R® steht
wobei R’ R® gemeinsam jewells dle in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufwelsen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung

aufwaeist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel { f worin R far Chlor oder Methyl steht und (R*),
fur 2-Chlor-4-fluor steht (Verbindungen | f 12) Beispiele hierflr sind Verbindungen

I f 12 worin R? Chior bedeutet R* und R® fiir Wasserstoff stehen R fir NR'R® steht
wobei R’ R® gemeinsam jewalls die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufwelsen oder R' die n einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist Belsplele hierfar sind auch Verbindungen | f 12 worin R? Methyl bedeutet,
R*™ und R* far Wasserstoff stehen R fur NR'R? steht wobel R” R® gemeinsam Je
weils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’
die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierfOr sind
auch Verbindungen I f 12 worin R? Chlor bedeutet R* fir CN und R™ fir Wasserstoff
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stehen R'fOr NR'R® steht, wobei R7 R? gemeinsam jewells die in siner Zeile der Ta-
belle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R! die in einer Zelle der Tabelle B
angegebene Bedeutung aufweist Belsplele hierfar sind auch Verbindungen i f 12 wor
in R? Methyl bedeutet R* fir CN und R*® fir Wasserstoff stehen R’ far NR'R® steht
wobei R’ R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufweisen oder R' die in einer Zeils der Tabelle B angegebene Bedeutung

aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind welterhin dle Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | f worin RZ fOr Chlor oder Methyl steht und (R*),
far 2 Methyl steht (Verbindungen | f 13) Beispisle hierfiir sind Verbindungen | f 13
worin R? Chlor bedeutet R* und R*" fur Wasserstoff stehen R' far NR'R® steht wo-
bei R’ R® gemeinsam jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutun
gen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
welst Beisplele hlerftr sind auch Verbindungen | f 13 worin R? Methyl bedeutet R*
und R™ fur Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht wobei R7 R® gemeinsam jewells
die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in
einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Belspiele hierfar sind auch
Verbindungen | f 13 wonn R? Chlor bedeutet. R* fir CN und R* flr Wasserstoff ste-
hen R'for NR'R® steht, wobel R R® gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' dle in einer Zeille der Tabelle B an
gegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierfir sind auch Verbindungen [ f 13 worin
R? Methyl bedeutet R™ fir CN und R fir Wasserstoff stehen R? far NR'R® steht
wobei R’ R® gemeinsam Jeweils die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufwelsen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Badeutung
aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel [ sind welterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formel | f worin R? fOr Chlor oder Methy! steht und (R®),
for 2 4-Dimethy] steht (Verbindungen | f 14) Bessplele hierfiir sind Verbindungen | f 14
worin R? Chlor bedeutet R™ und R* fiir Wasserstoff stehen R! fOr NR'R® steht wo
bei R7 R® gemeinsam jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutun-
gen aufweisen oder R’ dle in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
weist Belsplele hierfir sind auch Verbindungen | f 14 worin R? Methyl bedeutet, R*'
und R™ flr Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht, wobet R’ R® gemeinsam Jeweils
die in einer Zeile der Tabelle A angsgebenen Bedeutungen aufwelsen oder R! dle in
einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierfir sind auch
Verbindungen | f 14 wonn R? Chlor bedeutet, R* fir CN und R*" fir Wasserstoff ste-
hen R'for NR'R® steht wobei R’ R® gemeinsam jewslls die In einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die in einer Zelle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufwelst Belsplele hierfOr sind auch Verbindungen ) f 14 worin
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R? Methyl bedeutet, R* fur CN und R* fOr Wasserstoff stehen R! far NR'R® steht
wobei R? R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedsu-
tungen aufweisen oder R! dle In elner Zelie der Tabelile B angegebene Bedeutung
aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formei | f wonn R? fiir Chlor oder Methyl steht und (R®),
fir 2 Fluor-4-methyl steht (Verbindungen 1 f 15) Beisplele hierfdr sind Verbindungen

| f 15 worin R? Chior bedeutet R* und R*™ fir Wasserstoff stehen R’ fir NR'R® steht
wobel R’ R® gemeinsam jewslls die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufweisen oder R! die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist Beispiele hierfOr sind auch Verbindungen | f 15 worin R2 Methyl bedeutet
R* und R* fur Wasserstoff stehen R' fir NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam je-
wells die In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R'
die in elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Belspiele hierfir sind
auch Verbindungen | f 15 worin R Chlor bedeutet R* far CN und R® fr Wasserstoff
stehen R' fOr NR'R® steht wobei R’ R® gemelnsam jJewells die in elner Zeile der Ta-
belle A angegebenen Bedeutungen aufweisen, oder R’ die in einer Zelle der Tabelle B
angegebene Bedeutung aufwelst. Beispiele hierfar sind auch Verbindungen 1 f 15 wor-
in R? Methyl bedeutet R> fir CN und R* fur Wasserstoff stehen R! far NR'R® steht
wobel R” R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu-
tungen aufwelsen oder R’ die In einer Zaile der Tabelle B angegebene Bedeutung
aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | f worin R? fOr Chior oder Methyl steht und (R®),
far 2 6-Dimethyl steht (Verbindungen | f 16) Belspiele hlerfir sind Verbindungen I f 16
wonn R2 Chlor bedeutet, R* und R*" fur Wasserstoff stehen R' fur NR'R® sieht wo-
bei R’ R® gemelnsam Jewalls die In einer Zelle der Tabelle A angegebenan Bedeutun
gen aufweisen oder R? die In einer Zsile der Tabelle B angegebene Bedeutung auf-
weist Beisplele hierflir sind auch Verbindungen | f 16 worin R? Methyl bedeutet R*
und R*" fur Wasserstoff stehen R far NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewells
die In einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedsutungen aufwelsen oder R' die in
einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belsplele hierfir sind auch
Verbindungen | f 16 worin R? Chlor bedeutet R™ far CN und R far Wasserstoff ste-
hen R'fir NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewells die in einer Zelle der Tabslle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die in einer Zeile der Tabelle B an
gegebene Bedeutung aufwelst Beisplele hierfir sind auch Verbindungen 1 f 16 worin
R? Methyl bedeutet R flir CN und R*" fir Wasserstoff stehen R’ for NR'R® steht
wobei R’ R® gemelnsam jeweils die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeu
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tungen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung

aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind die Verbindungen
der aligemeinen Formel | g wonn R? fiir Chlor oder Methyl steht und (R®), far 2-Fluor-
6-chlor steht (Verbindungen | g 1) Belspiele hierfdr sind Verbindungen [ g 1 worin R?
Chlor bedeutet R** fur Wasserstoff steht R fir NR’R® steht, wobel R’ R® gemeinsam
jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen, oder R’
die In einer Zeille der Tabelle B angegabene Bedeutung aufwelst Beispiele hierfGr sind
auch Verbindungen [ g 1 worin R? Methyl bedeutet R** flir Wasserstoff steht R fur
NRR® steht wobei R” R® gemeinsam jeweils die In einer Zeile der Tabelle A angege-
benen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zeile der Tabelle B angegebene

Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin dle Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | g worin R? for Chlor oder Methyl steht und (R®),
fiir 2 6-Difiuor steht (Verbindungen | g 2) Belspiele hierfiir sind Verbindungen il g 2
worin R2 Chlor bedeutet R*’ for Wasserstoff steht R' fur NR'R® steht wobei R” R®
gemelnsam Jewells die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel
sen oder R! die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispie-
le hierfar sind auch Verbindungen | g 2 wonn R? Methyl bedeutet R*" ftir Wasserstoff
steht R! for NR'R® steht wobel R’ R® gemelnsam Jewells dle In siner Zeile der Tabelie
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In einer Zelle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der alilgemeinen Formet | sind weriterhin dle Ver-
bindungen der aligemeinen Formel I g worin R? far Chlor oder Methyi steht und (R%),
fur 2 6-Dichlor steht (Verbindungen | g 3) Belspiele hlerfir sind Verbindungen | g 3
worin R? Chlor bedsutet R* fur Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobei R” R®
gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angege;benen Bedeutungen aufwel
sen oder R' die In elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedsutung aufweist Beisple
le hierflr sind auch Verbindungen | g 3 worin R? Methyl bedeutet R ftir Wasserstoff
steht R!for NR'R® steht wobei R’ R® gemeinsam jewells, die in einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R die in einer Zeile der Tabelle B an-

gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemetnen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der alilgemeinen Formel | g worin R fur Chior oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Fluor-6-methyl steht (Verbindungen | g 4) Belspiele hlerflir sind Verbindungen

| g 4 worin R? Chlor bedeutet R* fir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobei R’
R® gemeinsam jeweils die in einer Zelle der Tabelie A angegebenen Bedeutungen
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aufweisen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebens Bedeutung aufweist
Beispiele hierfur sind auch Verbindungen | g 4 wonn R? Methyl bedeutet, R*" fGr Was-
serstoff steht R’ fir NR'R® steht wobel R” R® gemeinsam jewells die in elner Zeile der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle
B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Vear-
bindungen der allgemetnen Formel | g worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2 4 6 Tnifluor steht (Verbindungen | g 5) Beispiele hierflr sind Verbindungen 1 g 5
wonn R? Chlor bedeutet R* far Wasserstoff steht, R! fiir NR'R® steht wobel R” R®
gemeinsam jewells dle in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R' die in elner Zelle der Tabslle B angegebene Bedeutung aufwelst Beispie-
le hierfir sind auch Verbindungen | g 5 worin R* Methyl bedeutet R*" fir Wasserstoff
steht R for NR’R® steht wobei R’ R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die in elner Zeile der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel ) sind weiterhin dle Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | g worin R? fiir Chior oder Methy! steht und (R®),
fur 2 6-Difluor~4-methoxy steht (Verbindungen | g 8) Belsplele hierflr sind Verbindun-
gen | g 6 worin R? Chior bedeutet R*™ fiir Wasserstoff steht R' for NR'R® steht wobei
R’ R® gemeinsam jewells dle in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Belspiele hierfir sind auch Verbindungen 1 g 6 worin R? Methyl bedeutet R®” for Was-
serstoff steht R’ fur NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewells die in einer Zeile der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zeile der Tabelle

B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | g wonn R? for Chlor oder Methyl steht und (R"),
fur 2-Methyl-4-fluor steht (Verbindungen | g 7) Belspiele hlerflr sind Verbindungen

I g 7 wonn R* Chior bedeutet R fir Wasserstoff steht R' fir NR’R® steht wobei R”
R® gemelnsam Jeweils die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufwelsen oder R' dle In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwaist
Beispieie hierfUr sind auch Verbindungen | g 7 worin R? Meathyl bedeutet R* fur Was-
serstoff steht R’ for NR'R® steht wobet R’ R® gemeinsam jewells die In einer Zeile der
Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwsisen oder R’ die In einer Zeile der Tabelle

B angegebene Bedsutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel I g worin R? fur Chior oder Methyl steht und (R®),
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for 2 Fluor steht (Verbindungen | g 8) Beispiele hierftir sind Verbindungen | g 8, wonn
R? Chlor bedeutet R® flir Wasserstoff steht R* fur NR'R® steht wobei R” R® gemein-
sam jeweils die In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belspiele
hierftir sind auch Verbindungen 1 g 8 wonin R? Methyl bedeutet R*® fur Wasserstoff
steht R' fur NR'R® steht wobei R” R°® gemeinsam jewells die in einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedsutungen aufweisen oder R die in einer Zesle der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel [ sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | ¢ worln R2 far Chilor oder Methy! steht und (R%)a
far 2-Chlor steht (Verbindungen | g 9) Beispiele hierfr sind Verbindungen I g 9 worn
R? Chior bedsutet, R fiir Wasserstoff steht R' for NR'R® steht wobet R’ R® gemein
sam jewells die in siner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R! dte In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispiele
hierfr sind auch Verbindungen | g 9 worin R?2 Methyl bedeutet R® for Wasserstoff
steht R fir NR'R® steht wobei R’ R® gemeinsam jeweils dle In elner Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer Zsile der Tabelle B an-

gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel { sind weiterhin dle Ver
bindungen der aligemeinen Formel | g wonn R? fir Chior oder Methy! steht und (R*),
fur 2 4-Difluor steht (Verbindungen i g 10) Belsplele hierfr sind Verbindungen |1 g 10
worin RZ Chior bedeutet R® fir Wasserstoff steht R' for NR'R® steht wobei R” R®
gemelnsam jewsils die In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel-
sen oder R! die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beisple-
le hierfar sind auch Verbindungen | g 10 worin R* Methyl bedeutet R> flir Wasserstoff
steht R' flir NR'R® steht wobei R” R® gemeinsam faweils die In einer Zeile der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In einer Zeile der Tabelle B an

gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | g worin R? f0r Chior oder Methyl steht und (R®),
fur 2 Fluor-4-chlor steht (Verbindungen | g 11) Beispiele hlgrfir sind Verbindungen

I g 11 worin R? Chior bedeutet R* fur Wasserstoff steht R* far NR'R® steht wobel
R’ R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R’ die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist
Beispiele hierfur sind auch Verbindungen | g 11 worin R? Methyl bedeutet R fur
Wasserstoff steht R for NR'R® steht wobsi R’ R® gemelnsam jeweils die in einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist



10

15

20

25

30

35

40

WO 2004/092175 PCT/EP2004/004067

29

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind welterhin dle Ver-
bindungen der allgemeinen Formel 1g worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Chlor-4-fluor steht (Verbindungen |1 g 12) Beispiele hierftr sind Verbindungen

I g 12 worin R? Chlor bedeutet R fir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht, wobel
R! R® gemeinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' dle In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst
Beisplele hierflr sind auch Verbindungen | g 12 worin R Methy] bedeutet R** far
Wasserstoff steht R! fir NR’R® steht, wobei R R® gemelnsam jeweils die in einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die In einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel 1 g worin R? for Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Methyl steht (Verbindungen [ g 13) Belspiele hlerfOr sind Verbindungen i g 13
wonn R? Chlor bedeutet R*® fOr Wasserstoff steht, R' far NR'R® steht wobel R’ R®
gemeinsam Jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst. Beispie
le hierf0r sind auch Verbindungen | g 13 worin R? Methyl bedeutet R fur Wasserstoff
steht R! fir NR'R® steht wobel R’ R® gemelnsam Jewells die In elner Zelle der Tabelle
A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B an-
gegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der aligemelnen Formel | g wonn R? fir Chlor oder Methyt steht und (R®),
fur 2 4-Dimethyl steht (Verbindungen | g 14) Beisplele hierfOr sind Verbindungen

1 g 14 worin R? Chior bedeutet R fiir Wasserstoff steht R fir NR'R® steht wobel
R’ R® gemelnsam jewells die In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufwelsen oder R die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst.
Beispiele hlerfur sind auch Verbindungen | g 14 wonn R?* Methy! bedeutet, R*" far
Wasserstoff steht R* fir NR’R® steht, wobei R’ R® gemelnsam jewells die in einer
Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die In einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weilterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | g worin R? fir Chlor oder Methy! steht und (R"),
fur 2-Fluor-4-methyl steht (Verbindungen | g 15) Beispiele hierflr sind Verbindungen

I g 15 worin R? Chior bedeutet R™ fiir Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht wobe
R’ R® gemelinsam jewells dle In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufwelsen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst.
Beispiele hierfar sind auch Verbindungen | g 15 worln R* Methy! bedeutet R* far
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Wasserstoff steht R’ fir NR'R® steht, wobei R” R® gemeinsam jewells die in einer
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedsutungen aufwelsen oder R' die In einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aflgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | g worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®),
far 2 6 Dimethyl steht (Verbindungen | g 16) Beispiele hierfir sind Verbindungen

I g 16 wonin R? Chlor bedeutet R™ flOr Wasserstoff steht R' fr NR'R® steht, wobe!
R’ R® gemeinsam jewells die In elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen
aufweisen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.
Beispiele hierfur sind auch Verbindungen | g 16 worin R? Methyl bedeutet, R*” far
Wasserstoff steht R' fir NR'R® steht, wobei R’, R? gemeinsam jeweils die in elner
Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In elner Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemelnen Formel | sind die Verbindungen

der allgemeinen Formel | k worin R? fir Chlor oder Methyl steht und (R®), fur 2-Fluor-6-

chior steht (Verbindungen | k 1) Beisplele hierflr sind Verbindungen | k 1 worin R?
Chlor baedeutet R fir NR'R® steht wobel R R® gemelnsam jewells die in einer Zeile
der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ dle in elner Zelle der
Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beisplele hierflir sind auch Verbindungen
Ik 1 wonn R? Methyl bedeutet R for NR'R® steht, wobel R’ R® gemeinsam jeweils
die In emner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die In
einer Zeile der Tabelle B angegebene Badeutung aufweist.

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | k worin R flr Chior oder Msthyl steht und (R*),
fur 2 6 Difluor steht (Verbindungen | k 2) Belsplele hierftr sind Verbindungen | k 2
worln R? Chlor bedeutet R' fiir NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewells die In
einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' dle In einer
Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierflr sind auch Ver-
bindungen | k 2 wonn R? Methyl bedeutet R’ filr NR'R® steht. wobei R” R* gemaein-
sam Jewells dle In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die in elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind welterhin die Ver-
bindungen der allgemelnen Formel | k worin R fir Chlor oder Methyl steht und (R"),
far 2 6-Dichlor steht (Verbindungen | k 3) Beisplele hierflr sind Verbindungen 1 k 3
worin R? Chlor bedeutet R’ fir NR'R® steht wobel R7 R® gemeinsam jewsils die in
einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' dle in elner
Zeile der Tabelle B angegebsne Bedeutung aufweist Beispiele hlerfdr sind auch Ver-
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bindungen | k 3 worin R? Methyl bedeutet R fir NR’R® steht wobei R” R® gemein-
sam jewells die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen,
oder R! die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver
bindungen der aligsmeinen Formel | k wonn R? {r Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2-Fluor 6 methyl steht (Verbindungen 1 k 4) Beisplete hierfOr sind Verbindungen

i k4 worin R? Chior bedeutet R' fir NR'R® steht wobel R7 R® gemelnsam jewells die
In einer Zelle der Tabelle A angsgebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beisplele hierfar sind auch Ver-
bindungen | k 4 worin R? Methyl bedeutet R* fir NR'R® steht wobel R’ R® gemein
sam jewells die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R die In elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besconders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formel ! k wonn R? fir Chior oder Methyl steht und (R%),
far 2 4 6 Trfluor steht (Verbindungen | k §) Beisplele hierflr sind Verbindungen | k 5
worin R? Chior bedesutet R? fir NR'R® steht wobel R R® gemeinsam Jeweils dle In
ainer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwetst Beispiele hlerfir sind auch Ver-
bindungen | k 5 worin R? Methyl bedeutet R' fir NR'R® steht wobel R’ R® gemein-
sam jeweils die In einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die In elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | k worin R? fir Chior oder Methyl steht und (R®),
for 2 6-Difluor-4-methoxy steht (Verbindungen | k 6) Belspiele hlerflr sind Verbindun-
gen [ k6 worin R2 Chlor bedeutet R fur NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jeweils
die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die In
einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belsplele hlerflr sind auch
Verbindungen | k 8 worin R? Methyl bedeutst R’ fiir NR'R® steht, wobei R’ R® ge-
meinsam jewells dle In elner Zelie der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwei-
sen oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemainen Formel | k worin R? fir Chlor oder Methy! steht und (R"),
far 2-Methyl-4-fluor steht (Verbindungen | k 7) Beisplele hierflr sind Verbindungen

1 k 7 worin R2 Chior bedeutet R? fiir NR’R® steht wobei R7 R® gemeinsam jewells die
in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist. Beispiele hlerflr sind auch Ver
bindungen 1 k 7 worin R? Methyl bedeutet R' fir NR’R® steht wobei R7, R® gemaein-
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sam Jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Badeutung aufwalst

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Farmel | k. worin R? fir Chior oder Methyl steht und (R?),
for 2-Fluor steht (Verbindungen | k 8) Belsplele hierflr sind Verbindungen | k 8 worin
R? Chilor bedeutet R far NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam Jewells die in einer
Zeille der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R! die in elner Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierflr sind auch Verbindun-
gen | k 8 warin R? Methyl bedeutet R fir NR'R® steht, wobei R’ R® gemeinsam je-
watls die in elner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R
die In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel | sind weiterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formel | k worin R? fr Chlor oder Methyl steht und (R*),
fur 2-Chilor steht (Verbindungen | k 9) Belspiele hierfir sind Verbindungen [ k9 wonn
R? Chior bedeutet R! for NR’R® steht wobel R” R® gemeinsam Jewells die In einer
Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in einer Zeile
der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beisplele hierfir sind auch Verbindun
gen [ k 9 worin R? Methyl bedeutet R' far NR’R® steht, wobel R” R® gemeinsam je
welils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R’
die in einer Zeille der Tabelle B angaegebens Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formei | k wonin R? fir Chior oder Methyl steht und (R%),
fur 2 4-Difluor steht (Verbindungen | k 10) Beispiele hierfar sind Verbindungen | k 10
worin R? Chlor bedeutet, R! fir NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jeweils dle in
einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in einer
Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beispiele hierflr sind auch Ver-
bindungen ! k 10 worin R? Mathyl bedeutet R’ fiir NR'R® steht wobel R” R® gemein
sam jewells die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen
oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst.

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der allgemeinen Formel | k worin R? fir Chlor oder Methy! steht und (R®),
far 2 Fluor-4 chlor steht (Verbindungen 1 k 11} Belsplele hierfOr sind Verbindungen

1k 11 wonn R? Chlor bedeutet, R’ fir NR'R® steht wobet R’ R® gemeinsam jewells
die in emner Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' dle in
einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Belspiele hierfir sind auch
Verbindungen 1 k 11 wonn R? Methyl bedeutet R’ fir NR7R® steht, wobet R’, R® ge-
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meinsam jeweils die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwel
sen oder R’ die In einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel [ sind weiterhin die Ver
bindungen der allgemeinen Formel | k worin R? fur Chlor oder Methy! steht und (R®),
{0r 2-Chlor-4-fluor steht (Verbindungen 1k 12) Belsplele hierfir sind Verbindungen

I k 12 wonn R? Chlor bedeutet R' fir NR'R? steht wobel R’ R® gemeinsam jeweils
die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R' die in
einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beispiele hierfOr sind auch
Verbindungen | k 12 worin R? Methyl bedeutet R fur NR'R® steht, wobei R” R® ge-
meinsam jeweils die In einer Zeile der Tabselle A angegebenen Bedeutungen aufwei
sen oder R' die in einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist.

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemelnen Formel | k. worin R? fir Chior oder Methyl steht und (R®),
for 2-Methyl steht (Verbindungen | k 13) Beisplele hlerfir sind Verbindungen | k 13
worln R? Chilor bedeutet R' fir NR'R® steht wobei R’ R® gemelnsam jeweils die in
emner Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufweisen oder R’ die in einer
Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Beispiele hlerfur sind auch Ver
bindungen | k 13 worin R? Methyl bedeutet R' fir NR'R® steht, wabel R’ R® gemeln-
sam jeweils die in einer Zelie der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwetsen
oder R? die in einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel | k, wortn R? far Chlor oder Methyl steht und (R®),
fur 2 4-Dimethyt steht (Verbindungen i k 14) Beisplele hierftr sind Verbindungen

I k 14 worin R? Chior bedeutet R' for NR'R® steht wobei R’ R® gememnsam jeweils
die In einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in
einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedautung aufweist. Belsplele hlerfr sind auch
Verbindungen | k 14 wonn R2 Methyl bedeutet R' far NR'R® steht, wobsel R” R® ge-
meinsam jewells die in etner Zeile der Tabslle A angegebanen Bedeutungen aufwei-
sen oder R' die in elner Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemelnen Formel | sind wetterhin die Ver
bindungen der aligemeinen Formel | k worin R2 for Chlor oder Methyl steht und (R*),
fur 2-Fluor-4-methyl steht (Verbindungen 1 k. 15) Beisplela hierfQr sind Verbindungen

I k 15 worin R? Chlor bedeutet R’ fiir NR'R® steht wobel R’ R® gemeinsam jewells
die in einer Zelle der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R' die in
einer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst Belsplele hlerfar sind auch
Verbindungen | k 15 worin R? Mathy! bedeutet R' fir NR'R® steht wobei R R® ge-
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meinsam jeweils die In einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwe)-
sen oder R' dle In einer Zelle der Tabelle B angegebene Bedeutung aufwelst

Besonders bevorzugte Verbindungen der aligemeinen Formel [ sind weiterhin die Ver-
bindungen der aligemeinen Formel 1 k wonn R? far Chlor oder Methyl steht und (R"),
for 2 6 Dimethyl steht (Verbindungen | k 16) Beispiele hierflr sind Verbindungen

| k 16 worin R? Chior bedeutet, R' far NR’R® steht wobei R’ R® gemelnsam jeweils
die in einer Zeile der Tabelle A angegebenen Bedeutungen aufwelsen oder R! die in
emer Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist Beispiele hierfir sind auch
Verbindungen | k 16 worin R? Methyl bedeutet R' for NR'R® steht wobel R” R® ge-
meinsam jewsils die In elner Zelle der Tabelle A angegebenen Badeutungen aufwei-
sen oder R' dle In elner Zeile der Tabelle B angegebene Bedeutung aufweist

&>

Tabelle A

Nr R R®
A-1 H H
A-2 CHZCH, H
A-3 CH;CHj, CH;
A4 CH,CH; CH:CH;
A-5 CH:CFs H
A8 CH,CF; CH;
AT CH,CF3 CH,CH,
A-8 CH.CCly H
A-9 CH.CCls CHs
A-10 CH,CCl, CH,CH,
A 11 CHzCH;CHs H
A-12 CH2CH,CH, CH,
A 13 CH,CH;CHs CH,CHs
A-14 CH,CH,CHj CH,CH,CH;
A-15 CH(CHs)z H
A-16 CH(CHs)2 CH,
A-17 CH(CHs)2 CH,CH;
A-18 (£) CH(CHs) CHzCH; H
A 19 () CH(CH3)-CHzCHs CHs
A-20 (£) CH(CHs)-CH2CH, CH,CH,
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Nr R R*
A-21 (S) CH(CH,) CH2CH, H
A-22 (S) CH{CH,) CH2CHs CH,
A-23 {S) CH(CH3)-CH.CHs; CH.CH,
A24 (R) CH(CH3)-CH;CH, H
A-25 (R) CH{CH5)-CH,CH, CHa
A-26 (R) CH(CH,)-CH.CHj CH.CHs;
A-27 (£) CH(CH3)-CH(CH,)2 H
A-28 () CH{CH,)-CH(CHs)2 CHs
A-29 () CH{CHj3) CH(CH3). CH.CHs
A-30 (8) CH(CHg) CH(CHj3)2 H
A-31 (S) CH(CH3)-CH(CHs)- CHs
A-32 (S) CH(CH;)-CH(CH3)2 CH.CHs;
A-33 (R) CH(CHy) CH(CHs)2 H
A 34 (R) CH(CH3)-CH(CHjs)2 CH,
A-35 (R) CH(CH3}-CH(CHs)z CHCH,
A-36 () CH(CHg)-C(CHa)s H
A-37 (%) CH(CH;)-C(CH,)a CH,
A-38 () CH(CH;}-C(CHa)s CHCH,
A-39 (S) CH(CHy)-C(CHs)s H
A-40 (S) CH(CH;)-C(CHs)a CH,
A1 (8) CH(CHs)-C(CHa)s CHzCHs
A-42 (R) CH(CH;) C(CHs)s H
A43 (R) CH(CH5) C(CHsh CHs
A-44 (R) CH(CHjy)-C(CHs)s CH,CH,
A45 () CH(CHs) CFs H
A-46 (£) CH(CH;)-CF3 CHs
A4T () CH(CHo)-CFs CHzCH,
A-48 (S) CH(CHs)-CF3 H
A-49 (S) CH(CHa)-CF3 CHg
A-50 (8) CH(CH3)-CFs CH:CH,
A-51 (R) CH{CH;)-CFs H

4



WO 2004/092175 PCT/EP2004/004067
36

Nr R’ R®
A-52 (R) CH(CH,)-CF; CHs;
A 53 (R) CH(CH,3)-CF3 CH.CH;
A-54 (¢) CH(CHs) CCls H
A 55 (&} CH{CH;)-CCls CHy
A-56 () CH(CH;)-CCly CH,CH,
A-57 (S) CH(CH3)-CCls H
A 58 (S) CH(CH;)-CCl, CH,
A 59 (S) CH(CH,) CCls CH.CH,3
A-60 (R) CH(CH,)-CCls H
A-61 {R) CH(CHs) CCla CH,
A 62 (R) CH(CH3)-CCl, CH,CH,
A-63 CH.CF,CF5 H
A-64 CH.CF.CFs CHy
A-85 CH,CF;CF; CH,CHs
A 66 CHy(CF2).CF3 H
A 67 CH;(CF2)2CFs CH,
A-68 CH.(CF2).CFs CH.CH,;
A 69 CH2C(CHs)=CH: H
AT70 CH2C(CHy)=CH; CH,
AT1 CH,C(CHs)=CH> CH:CH,
A-T2 CH,CH=CH; H
A73 CH.CH=CH_ CH,
A-74 CH.CH=CH, CH:CH,3
A-75 CH(CH3)CH=CH, H
A 76 CH(CH;)CH=CH, CH,
AT7 CH(CH,)CH=CH; CH2CHs
A-78 CH(CHs)C(CH3)=CH: H
A79 CH(CH3)C(CHs)=CH2 CH,
A 80 CH(CH;)C(CHs)=CHj, CH2CH;
A 81 Cyclopentyt H
A-82 Cyclopentyl CHj;

pr——
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Nr R R*
A-83 Cyclopentyl CH;CH3
A 84 Cyclohexyl H
A 85 Cyclohexyl CHs
A-86 Cyclohexyl CH,CHs
A-87 {CH2).CH=CHCH-
A-88 {CH_z).C(CH3s)=CHCHz-
A-89 -(CH2),CH(CHa)(CH2)2-
A-90 =(CH_2).CHF(CH,),-
A9l -(CH,)sCHFCHz-
A 92 ~{CH,):CH(CF3)(CHz)~
A 93 ~(CH2)20(CH2)
A-94 ~{CH32)2S(CHz)-
A 95 -(CHa)s
A 96 -(CHz)s-
A-97 -CH;,CH=CHCHz~
A 98 CH(CHs)(CHa)s-
A-99 -CH,CH(CH3)(CHz)z-
Tabelle B
Nr R’
B1 CH;
B2 CH:CHs
B-3 CH;CH,CH;
B-4 CH(CHay)2
B-5 CH2CH(CHs)
B6 (+) CH(CH3)CH2CHj5
B-7 (R) CH(CH3)CH,CH,
B8 (S) CH(CH3)CH;CH;
BY (CHg):CHs
B-10 C(CHs)s
B 11 (CH2)sCH,
B-12 CH(CH2CH3),
B 13 CHzCH2CH(CHs)a




&7

WO 2004/092175 PCT/EP2004/004067
38
Nr R'

B-14 (+) CH(CHs)(CH2)2CHs

B-15 (R) CH(CH5)(CH2),CH3

B 16 (S) CH(CH3){CH,)>CHs

B-17 () CH,CH({CH3)CHaCHy

B-18 (R) CH,CH(CH3)CH2CHs

B-19 (8) CHCH(CH3)CH,CH,

B-20 (£) CH(CH3)CH(CHs)2

B 21 (R) CH(CHg)CH(CHa3)2

B-22 (S) CH(CH3)CH(CHs)2

B-23 (CH,)sCH;

B-24 (£ £) CH(CH,)CH(CH3)CH2CH3

B 25 (x R) CH{CHs)CH(CH3)CHCHs;

B-26 (£ S) CH(CH3)CH(CH,)CHzCHs

B-27 (R £) CH(CH3)CH(CH3)CH,CHj,

B 28 (S z) CH(CH3)CH(CH3)CH.CH3

B-20 (2) CH,CH(CH5;)CFs

B 30 (R) CH,CH(CH5)CF3

B 31 (8) CH,CH(CH,)CF3

B-32 (£) CH.CH(CF3)CH,CHs

B 33 (R) CH.CH(CF3)CH2CH5

B 34 (S) CH,CH(CF3)CHzCH;

B 35 (£ £) CH(CH3)CH(CH,4)CFq

B-36 (£ R) CH(CH3)CH(CHs)CF3

B 37 (+,S) CH(CH3)CH(CH3)CF,

B 38 (R,x) CH(CH;)CH(CH3)CF3

B 39 (S £) CH(CH3)CH(CHas)CFy

B-40 (£ £) CH{CH;3)CH(CF3)CH:CH,

B-41 (+ R) CH(CHs)CH(CF3)CH:CHs

B-42 (£ S) CH(CH,)CH(CF3s)CH,CHg

B-43 {R %) CH(CH,)CH(CF3)CH.CH,

B-44 (S +) CH(CH3)CH{CF3)CH.CH3

B-45 CF,

B-46 CF.CF,

B-47 CF,CF,CFa

B-48 O-CaHs

B-49 (1-CHs) c-CaH,

B 50 c-CsHp

B-51 c-CgHi4
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B-52 (4-CHa)-Cc-CaH1g
B-53 CH;C(CH;3)=CH;,
B-54 CH,CH:C(CHs)=CH;
B-55 CHzC(CHoa)a
B-56 CHzSI(CHs)s
B 57 n-CeH1s
B8-58 (CH2)s-CH(CHs)2
B 59 (CHz)-CH(CHy)-CHs
8 60 CH-CH(CHjs) n-CsHy
B 61 CH(CH3)-n C;Ha
B 62 CHz-CH(C2Hg)2
B-63 CH(CzHs)-n-CsH;
B-64 CHzc-CsHy
B 65 CHz-CH(CHs)-CH(CHa)2
B-66 CH(CH,3)}-CH2CH(CHa)2
B-67 CH(CH3)-CH(CH3)-C2Hs
B-68 CH(CHs)-C(CHs)s
B-69 {CHz)-C(CHs)s
B-70 CHz-C(CHj3)>-C2Hs
B-71 2-CHy-c-CsH,
B-72 3-CHrC-CaHa
B-73 C(CHs)z-n CsHy
B-74 (CH;)s-CHs
B-75 (CHz)4~-CH(CHs)2
B 76 (CHz)s CH(CH,)-CH5
B-77 {(CHz)~CH(CHs)-n-C3H;
B78 CH_CH(CHs;)-n-C4H,
B-79 CH(CH;)—N-CsHﬁ
B 80 {CHz2)sC(CHa)s
B-81 {CH,).CH(CH3)}-CH(CHs3)2
B-82 (CH;)CH(CH3)-CHzCH(CHj3)2
B-83 CH(CH,){CH2)-~CH(CHs)2
B 84 (CH2)2C(CHs)2C2H5
B-85 CHCH(CH3)CH(CH3)CoHs
B-86 CH(CHs)CH2CH(CH3)C2H;
B-87 CH,C(CHy)s-n-CsH;
B-88 CH(CHa)CH (CHs) 'I'l-Cer
B-89 C(CHg)n-CqHy
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B-90 (CH2)2CH(CHs)2

B-91 CHCH(C.Hs)-n-C3H,

B-92 CH(C:Hs) n C4Hp

B 93 CH2CH(CHs)C{(CHs)s

B-94 CH{(CHs)CHC{CHs)s

B-95 CHC(CHs)2CH(CHs)z

B-96 CH2CH(C,H35)CH(CHs),

B-97 CH(CH3)CH(CH3)CH(CHs)»

B-98 C(CH3)zCH,CH(CHs)2

B-99 CH(C:Hs)CH2CH(CHs):
B-100 CH(CH3)C(CH3).C2Hs
B-101 CH(CH,)CH(CzHs)2
B-102 C{CHj),CH(CH;)CH;s
B 103 CH(C2Hg)YCH(CH3)CzHs
B-104 C(CHs)(Csz)-I"I-CaH*J
B 105 CH(n-CsHy)a
B-106 CH(n CsH‘;)cH(CHa)z
B-107 C(CH;3)C(CHa);
B-108 C{CHa)(CzH5)-CH(CHa)-
B 109 C(CzHg)y
B-110 (3 CHs)c-CeHao
B-111 (2-CHs)-c-CeHio
B-112 n-CgHyy
B 113 CH,C(=NO-CHs;)CHj5
B 114 CH:C(-‘-NO-C:Hs)CHa
B 116 CH2C(=NO n C3H;)CH,
B-116 CH2C(=NO | C3H7)CHs
B-117 CH(CHo)C(=NOCH,)CHa
B 118 CH(CH,3)C(=NOC;Hs)CHs
B-119 CH(CH;)C(=NO-n-CsH;)CH
B-120 CH(CHy)C(=NO-I CgH7)CHs
B-121 C(=NOCH;3)C(=NOCH;)CHs
B-122 C(=NOCHs)C(=NOC;Hg)CHs
B-123 C(=NOCH3)C(=NO n-CsH;)CHs
B-124 C(=NOCH;)C(=NO-i-CsH7)CHs
B-125 C(=NOC;H,)C(=NOCH;)CHs
B-126 C(=NOC;Hs)C(=NOC;Hs)CHs
B-127 C(=NOCH;)C(=NO-n-CsH7)CHs
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B-128 C(=NOC,Hg)C(=NO-i-CsH7)CH3
B-129 CH,C(=NO CH,)C2Hs
B 130 CH;C(=NO-C2Hs)CoHs
B-131 CH2C(=NO-n CsHy)C2H;s
B 132 CH2C(=NO I-C3Hy)C2H5
B 133 CH(CH3)C(=NOCHs)CzHs
B 134 CH(CHs)C{(=NOC,Hs)CzHs
B-135 CH(CHs)C(=NO-n-C3H7)C2Hs
B-137 C(=NOCH;)C(=NOCH;)C,H;
B 138 C(=NOCH;)C{=NOC,Hs)C2Hs
B 139 C{(=NOCH,)C(=NO-n-C3H)C,Hs
B-140 C(=NOCH,;)C(=NO I-C3H;)C:Hj5
B 141 C(=NOC:H;5)C(=NOCH,)C2-Hs
B 142 C(=NOCHs)C(=NOC,H;s)C2H;
B 143 C(=NOCzHs)C(=NO n CsH7)C:zHs
B-144 C(=NOC;Hs)C(=NO 1| C3H;)CzHs
B 145 CH=CH-CH;CH,
B-146 CHCH=CH-CHj,
B 147 CH-CH2-CH=CH.
B 148 C(CH3),CH.CH,
B-149 CH=C(CHs),
B 150 C(=CHgz)}-CH,CH,
B 151 C(CH3)=CH CHs
B-152 CH(CH;)CH=CHa
B 153 CH=CH-n-C4H;
B 154 CH-CH=CH-C;Hg
B 155 (CH,)z-CH=CH-CHs
B-156 (CHz)s-CH=CH,
8 157 CH=CH-CH(CHa)2
B 158 CH-CH=C(CH;)2
B-159 (CH2)2C(CHs)=CH,
B 160 CH=C(CH3)-C;Hs
B-161 CHz-C(=CH2)-CzHs
B-162 CHz-C{CHs)=CH-CHs
B-163 CHz-CH(CHs)-CH=CH,
B 164 C(=CH_}-CH-CH-CH;
B-165 C(CH3)=CH-CH2-CH3
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B 166 CH(CHs)-CH=CH CH,
B-167 CH(CH,)-CH-CH=CH;
B-168 C(=CH3)CH(CHa)2
B-169 C(CH3)=C(CH3)2
B 170 CH(CH3) C(=CH,) CHs
B 171 C(CHj)~CH=CH
B 172 C{C2zH5)=CH-CHy
B-173 CH(C2Hs) CH=CH,
B-174 CH=CH-CHzCHzCHxCHs,
B-175 CHx-CH=CH-CH>CH;-CHs
B 176 CH.CHx-CH=CH CH,-CH,
B 177 CHz-CH,-CHz-CH=CH-CHj3
B 178 CH2-CH2-CH--CH-CH=CH;
B-179 CH=CH-CHz-CH(CH3)CH;
B 180 CH2-CH=CH CH(CH3)CHs
B-181 CHx>-CHxCH=C{CHs)CHj
B 182 CHz-CH2z-CH2-C(CH3)=CH;
B 183 CH=CH-CH(CH3)-CH-CH,
B 184 CHxCH=C(CH;)-CH2-CH,
B 185 CHxCHxC(=CH,) CH2-CH,
B 186 CHCH»C(CH3)=CH-CH,
8 187 CHz-CH»~CH(CH3)-CH=CH;
B 188 CH=C(CH3)-CH~-CH>-CH,
B-189 CH-C(=CH_) CH-CHz-CH;
B-190 CHz-C(CHs)=CH CHz-CH,
B-191 CH_-CH(CH;)-CH=CH-CH,
B-192 CHz-CH(CHs)-CH2-CH=CH,
B-163 C(=CH3)-CHz-CHz-CHz-CHs
B-194 C(CHs)=CH-CHxCH-CHs
B 185 CH(CH3)-CH=CH CHx-CH,
B-196 CH(CHa)}CH-CH=CH CHj,3
B 167 CH(CHs3)~CH-CH-CH=CH2
B 198 CH=CH-C(CHa)s
B-199 CH=C(CHs-CH(CH3)-CHs
B 200 CHz-C(=CHa)-CH(CHg)-CH
B-201 CHz-C(CHs)=C(CHs) CHs
B-202 CHz-CH(CHs) C(=CHz)-CHs
B 203 C(=CH,)-CH,-CH(CH3)-CH,
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B 204 C{CHj3)=CH CH(CH,4)-CHj;
B 205 CH(CH;)-CH=C{CH,)-CHs
B 206 CH(CH3)}-CH-C(=CH,)-CH;
B8 207 CH=C(CH>-CHj)-CH-CHj3
B 208 CH-C(=CH-CH;3)-CHz-CHs
B 209 CH-CH(CH=CH,) CH2-CH,
B 210 C(=CH-CHj)-CH2-CH>-CHj
B 211 CH(CH=CH,) CHz-CHz-CH3
B 212 C(CHz-CH;3)=CH CHz-CHj,
B 213 CH(CH2-CH3)-CH=CH-CH3;
B-214 CH(CH,-CHj) CH-CH=CH_
B 215 CHz-C(CHg)z—CH=CHz
B-216 C(=CH2)-CH(CH,) CH-CH;
B-217 C(CH3)=C(CH3)-CH-CHg
B 218 CH(CH3)}-C(=CH;) CH-CHj
B 219 CH(CHj;)-C(CH3)=CH-CHj,
B-220 CH(CH,;)-CH(CHy) CH=CH;
B 221 C(CH;)-CH=CH-CHj
B-222 C(CHj3),-CH-CH=CH,
B-223 C(=CH2)-C(CH3)3
B 224 C(=CH-CHj)-CH({CH,;)-CH,
B-225 CH(CH=CH,)-CH(CHs)-CHs
B 226 C(CH2-CHa)=C{CH,)-CHjs
B 227 CH(CHz-CHs)-C(==CHz) CH,
B 228 C(CH3)-C(=CH.) CHs
B-229 C(CH3)(CH=CH,) CHxCHs
B-230 C(CHs)}(CH,CHg)-CH-CH2-CHj,
B 231 CH(CH;CH,) CH{CH3)-CHz-CH;
B 232 CH(CH2CH3)-CH--CH(CHs) CHs
B-233 C(CHs)2~C(CHs)s
B-234 C(CHz-CHs)-C(CHs)s
B-235 C(CHg)(CHz-CHjs)-CH(CH3s)2
B-236 CH(CH(CHs)2)}-CH(CHs)2
B-237 CH=CH CH>CHz-CHx-CHzCHj5
B 238 CHCH=CH-CH-CHz-CH>CHj,
B-239 CH2~CH»-CH=CH-CH-CH>CHs
B 240 CHz-CH>CH2>CH=CH-CH>-CH3;
B-241 CH2-CH-CH2-CH-CH=CH-CH,
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B-242 CHz-CHzCH»-CH>-CH-CH=CH.
B-243 CH=CH-CH-CH,CH(CHs)-CH,
B-244 CHrCH=CH-CHrCH(CH3)-CH3
B-245 CHx-CH-CH=CH CH(CH,)-CH,
B-246 CH,-CHz-CHz-CH=C(CH,) CHs
B 247 CHrCHCH-CH-C(=CH3)-CHs,
B 248 CH=CH-CH»-CH(CH3)-CH;-CHs
B-249 CH>-CH=CH-CH{CH,)-CHCHs
B-250 CHz-CH,-CH=C(CH3)-CHz-CH
B-251 CHz-CHzCHx-C(=CH,)-CH-CH,
B 252 CH2-CHz-CHz-C(CH,)=CH-CH,
B 253 CHxCHzCHz-CH(CH,)-CH=CH,
B 254 CH=CH-CH(CHa) CH-CHz-CH,3
B 255 CHzCH=C(CH3)-CH-CH=CH»
B-256 CHzCH2-C(=CH;)-CH-CH2-CHj,
B 257 CHz-CH»C({CHs)=CH-CHCH,
B 268 CHz-CHCH(CHs)-CH=CH-CH,
B 25% CHTCHTCH(CHa)' CHz-CH=CHz
B 260 CH=C(CHs)}-CH-CH,-CH_-CH4
B-261 CHz-C(=CH_) CH-CH>-CH-CH,
B 262 CH~C(CH3)=CH-CHCHz-CHjy
B 263 CH-CH(CH;)-CH=CH CH2-CHj,
B 264 CHzCH(CHj;)-CH-CH=CH-CHs
B-265 CH2x-CH{CH;)-CH-CH-CH=CH;
B-266 C(=CH;)-CHz-CH,-CH-CH>-CHs
B 267 C(CHj3)=CH CHy-CH»CH2-CHj
B 268 CH(CH;)}-CH=CH-CH2-CH,-CH,
B 269 CH(CH,)-CH-CH=CH-CH>-CHjs
B 270 CH(CH,) CH-CH-CH=CH CH,
B-271 CH(CH,)-CH-CHCH,-CH=CH,
B-272 CH=CH CH>-C(CHs),
B 273 CH-CH=CH-C(CHs)s
B8-274 CH=CH-CH(CHs)}-CH(CHa)2
B-275 CHx-CH=C(CH,)-CH(CHj5)>
B-276 CHxCHz-C(=CH,)-CH(CHs)z
B-277 CHz—CHz-C(CHa)=C(CH3)z
B-278 CHz-CH>-CH(CHs) C(=CH_) CHs
B-279 CH=C(CH,3)-CH-CH(CHj3)2
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B 280 CHz-C(=CHz)-CHLCH(CHa)z
B 281 CHTC(CH3)=CH-CH(CH3)2
B-282 CHzCH{CH;)-CH=C(CHs).
B-283 CHz-CH(CHs)-CH,-C{=CHj) CHs
B-284 C(=CHz)-CH-CH-CH(CH;);
B 285 C(CHa)'-"-CH 'CHz-CH(CHs)z
B 286 CH(CHs)-CH=CH CH(CHs);
B 287 CH(CH;)-CH,-CH=C(CHs).
B-288 CH(CH3)-CHz-CH,C(=CH_)-CH,
B 289 CH=CH C(CHj3)-CHz-CHj
B-290 CHTCHz-C(CHa)z-CH=CHz
B-291 CH=C(CHs)-CH(CH)-CH>-CHs
B 292 CH>-C(=CH,)-CH(CH;)-CH-CHj;
B 293 CHz-C(CHa):C(CHs)' CHz'CHa
B-294 CH2-CH(CH,) C(=CH2)-CH2-CHs
B-295 CHz-CH(CHs)-C(CHs)=CH-CHs
B 298 CH,-CH(CHy) CH(CH)}-CH=CH,
B 207 C(=CHz)-CHz-CH(CHa)-CHz-CHs
B-298 C(CHs)=CH-CH(CH;)-CH>-CH;
B-299 CH(CHs)-CH=C(CHs)-CHx-CHs
B 300 CH(CHs) CH-C(=CH2)-CH-CHs
B-301 CH(CHs)}-CHz-C(CHs)=CH-CHs
B-302 CH(CHj) CHx-CH(CH4)-CH=CH,
B 303 CHx-C(CHs),-CH=CH CH,
B 304 CH;C(CH3),-CH-CH=CH,
B-305 C(=CH,)-CH(CHs)-CHz-CHz-CHa
B-306 C(CHs)=C{CHs) CH~CH>CHs
B-307 CH(CHj3) C(=CH2)}-CH2-CH2-CHj3
B-308 CH(CHa)-C(CHa)=CH-CHz-CH3
B-309 CH(CH5)-CH(CHas)}-CH=CH-CHs
B-310 CH(CH,)-CH(CH3)»-CHCH=CH.
B-311 C(CHs)-CH=CH-CH>-CH,
B 312 C(CHj3)>-CHCH=CH-CH3,
B 313 C(CHs),-CH-CH-CH=CH,
B 314 CH=CH-CH{CH; CH,)-CH; CH;
B-315 CHzCH=C(CHz-CHy)-CH-CHj,
B 316 CHTCHTC("CH-CHs)-CHz-CHs
B-317 CHz-CH,-CH(CH=CH,)-CH,-CHs

K
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B 318 CH=C(CHz-CHs)-CHz-CHz-CHs
B 319 CH-C(=CH-CHs)-CH>-CH>-CHy
B 320 CHx-CH(CH=CH,)-CH>-CH=-CH3
B 321 CHZ-C(CHz-CHa)=CH-CHrCH3
B-322 CHz-CH(CHz-CH,)-CH=CH-CH3
B-323 CHx>CH(CH,-CH;)-CH-CH=CH.
B 324 C(=CH CHj) CH2-CHCHx>CH,
B-325 CH(CH=CH,)}-CH>-CHCH>-CH,3
B8 326 C(CHz-CHa)=CH 'CHz-CHz-CHa
B 327 CH(CH2-CH3) CH=CH CHzCHs
B 328 CH(CHCH3) CH-CH=CH CHj
B 329 CH(CHrCHa)-CHrCHrCH=CH2
B-330 C(=CH CHx-CHs) CHx-CH>-CH,
B 331 C(CH=CH-CH3)-CH2:-CH>-CHj,
B 332 C(CHx-CH=CH,)-CH;-CHCH,
B 333 CH=C(CH,)-C(CHs)s
B-334 CHx-C{=CH,)-C(CHs)3
B 335 CHzC(CHj3)-CH(=CH;)-CHs
B-336 C(=CHa2)-CH(CHj3)-CH(CH;)-CH5
B 337 C(CH3)=C(CH3)}-CH(CH;)-CHs
B-338 CH(CHs)-C(=CH,)-CH(CH;)-CH,
B 339 CH(CHs) C(CH3)=C(CH3) CHs
B 340 CH(CH3)-CH(CHa)-C(=CH»)-CH,
B 341 C(CH3)~CH=C(CH;)-CH,
B-342 C(CH3)CHC(=CH3)-CHj
B 343 C{CH4)~C(=CH.} CH-CHs
B-344 C(CHy)z-C(CHa)=CH-CH5
B-345 C(CHs)-CH(CH3)CH=CH;
B-346 CH(CHzCHs) CHCH(CH,;)-CH,
B 347 CH(CH2-CH;)-CH(CH3)-CH:-CHs
B-348 C(CH3)}(CH2-CH,) CH-CH-CHy
B-349 CH(l CsHy)-CH2-CH-CH3
B 350 CH=C(CH2-CH3)-CH(CH;) CHj
B-351 CHxC(=CH CHz) CH(CH;) CHj
B 352 CHz-CH(CH=CH,)-CH(CHs) CHjs
B-353 CHz-C(CHz-CHg)=C(CHs)-CH
B-354 CHxCH(CH--CH3) C(=CH,) CHs
B-355 CHz-C(CH3){CH=CH.)-CH2-CHs
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B 356 C(=CH,)-CH(CH2-CH3)}-CH,-CHjs
B-357 C(CH;3)=C(CHx-CH3)-CHo-CHs
B-358 CH(CHj;)-C(=CH-CH3)-CH--CHs
B-359 CH(CHs) CH(CH=CH,)-CH-CH,
B-360 CH=C(CHxCH,)-CH(CH3)-CHjs
B-361 CHz-C(=CH-CHs) CH(CHa) CHs
B 362 CH-CH(CH=CH,) CH(CH,) CHs
B 363 CHz-C(CH2-CH,)=C(CH,) CH,
B-364 CH-CH(CH2-CH\)-C(=CH2)-CHj
B 365 C({=CH-CH;)-CHx-CH(CH3)-CHs
B-366 CH(CH=CH2)}-CH-CH(CH,)-CH,
B 367 C(CHz-CHs;)=CH-CH(CHj3)-CH,
B 368 CH{CHx-CH,)CH=C(CHj3)-CHs
B 369 CH{CHCHg)CHx-C(=CH,)-CHs
B 370 C(=CH CH;3)CH(CH3)-CH-CH,
B 371 CH(CH=CH,)CH(CHs)-CHz-CHj,
B-372 C(CH-CH,)=C(CH;) CH--CHj
B-373 CH(CH2-CH3)-C(=CH_) CHz-CH,
B-374 CH(CHxCH;)-C(CH;)=CH-CH,
B-375 CH(CH2-CH,) CH(CH;) CH=CH,
B-376 C(CHy){CH=CH2)}-CH;-CH>-CHj,
B-377 C(CHS)(CHTCHQ)'CH=CH‘CH3
B-378 C(CHa)(CHz-CHa) CHz-CH=CHz
B-379 C[=C(CHs)-CHg]-CHz-CH-CH,
B-380 CH[C(=CH,) CH,]-CHz-CH2-CH,
B 381 C(i-C3H7)=CH-CH,-CHj;
B-382 CH(i-CyHy)»-CH=CH CHj;
B-383 CH(I-CsH7)-CH-CH=CH.
B-384 C(=CH~CH3)-C(CH3)3
B-385 CH(CH=CH,)-C(CHs)s
B-386 C(CHs){CH=CH)CH(CHs) CH,
B 387 C(CHj3)(CH3z-CH,)C(=CHz)-CHj,
B-388 2-CHj-Cyclohex-1-enyl
B-389 [2-(=CHg)}-c-CsHq
B-390 2-CHy-Cyclohex-2-enyl
B-391 2-CHs-Cyclohex-3-enyl
B-392 2-CHy-Cyclohex-4-enyl
B-393 2-CHy-Cycloheax-5-enyl
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B-394 2 CHs-Cyclohex-6-enyl
B-395 3-CHs-Cyclohex-1-enyl
B-396 3 CHsy-Cyciohex-2-enyl
B-397 [3-(=CHy)]-c-CsHp

B-398 3-CHs-Cyclohex-3-enyl
B 399 3 CHs-Cyclohex-4 enyl
B-400 3 CHs-Cyclohex-5 enyl
B-401 3 CHa Cyclohex-8-enyl
B-402 4-CH,-Cyclohex-1-enyl
B-403 4 CH,-Cyclchex-2 enyl
B-404 4 CHs-Cyclohex-3 enyl
B-405 [4-(=CH3)]-c-CeHo

Die erfindungsgeméfien Verbindungen der Formel 1 kénnen in Analogle zu an sich be-
kannten Methoden des Standes der Technik nach den in den folgenden Schemata
dargestellten Synthesen hergestellt werden

Schema 1
- RO,C R g H (RY),
As@i’ v " A W
- ; N
(I R'=R2=OH)
() ) ll
N (R™,
-A1 \
@) 0
AP N7 R2

In Schema 1 haben n R®* R' R? und A bis A die zuvor genannten Bedeutungen In
Formel Il steht A, for N NH oder C-R*® In Formel Il sind fir As = N die Variablen A,
mit Az und A; mit Ay und fiir As = C die Vanablen As; mit A,' und Aa mit A, oder alternativ
A, mit Ag und Ag mit A; Jeweils durch eine Doppelbindung Yerbunden R steht flr Cy-Cs-
Alkyl insbesondere fOr Methyl oder Ethyl
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Gemafl Schema 1 wird in elnem ersten Schritt ein Hetarylamin der allgemeinen Formel
Il mit einem geeignet substituierten 2 Phenylmalonséuredialkylester 11l kondensiert
Beispiele {lr geeignete Hetarylamina der allgemeinen Formel I sind 2-Aminopyrrol 1-
Aminopyrazol 1-Amino 1 2 4-tnazol 1 Amino-1 3 4-trlazol 5 Amino-1 2 3-tnazol 4-
Aminothiazol 5-Aminothlazol 4-Aminolsothiazol § Amnolsothiazol 4-Aminothla-2 3
diazol 5-Aminothia-2 3-diazol 5-Amino-1 2 3 4 tetrazol 1-Alkyl S-aminoimidazol 1-
Alkyl-<4 aminoimidazol und 2-Aminoimidazol So erhélt man bei Einsatz von

- 1-Aminopyrazol die Verbindungen | a mit R' = R* = OH
1-Amino-1 2 4-triazol die Verbindungen | b mit R' = R®= OH
1-Amino-1 3 4-triazol die Verbindungen | ¢ mit R' = R*= OH

- 2-Aminopyrrol die Verbindungen | e mit R = R = OH
5-Aminolmidazol die Verbindungen | f mit R* = R* = OH
4-Amino-1 2 3-inazol die Verbindungen | h mit R' = R* = OH,
5-Aminc-1 2 3,4-tetrazol die Verbindungen | k mit R' = R? = OH
5-Aminoisothlazol die Verbindungen | m mit R' = R2= OH

- 5-Aminothiazol die Verbindungen I n mit R' = R? = OH

- 5-Aminothia-2 3-diazol die Verbindungen | o mit R' = R* = OH

- 4-Aminolsothiazol die Verbindungen | p mit R1 Rz OH
4 Aminothlazol die Verbindungen | q mit R' = R2= OH
4-Aminothia-2 3-diazol die Verbindungen | r mlt R1 R?=OH
2-Aminothlophen dle Verbindungen § s mit R' = R2 = OH
3-Aminothiophen die Verbindungen I t mit R' = R? = OH

- 1-Alkyl-5-aminoimidazol die Verbindungen | u mit R* = R? = OH

- 1-Alkyl4-aminoimidazol die Verbindungen | v mit R' = R*= OH

Die Kondensationsreaktion erfoigt In der Regel in Gegenwart einer Bronstedt- oder
Lewissaure als saurem Katalysator ader in Gegenwart eine basischen Katalysators
Beisplele fir geeignete saure Katalysatoren sind Zinkchlond Phosphorséiure Salzsadu-
re Essigsdure sowie Mischungen aus Salzs3ure und Zinkchlond Betsplele ftir basi-
sche Katalysatoren sind tertidre Amine wie Tnethylamin Trn-n butylamin Pyridinbasen
wie Pyridin und Chinolin und Amidinbasen wie DBN oder DBU

Sauer katalyslerte Kondensationsreaktionen dleses Typs sind aus der Literatur prinzi-
piell bekannt zB aus G Saint-Rufetal J Heterocycl Chem 1981 18 S 1565-
1570 | Adachietal Chem and Pharm Bull 1887 35 8 3235-3252 B M Lynch et
al Can J Chem 1988 86 S 420428 Y Blache etal Heterocycles 1994 38 S
1627-1632 VD Plazetal Heterocycles 1985 23 S 2639-2644, A Elbannany et al
Pharmazie 1988 43 S 128-129 D Brugler et al Tetrahedron 2000 S 56 2685
2933 K. C Joshletal J Heterocycl Chem 1979 16 S 1141-1145 Die dort be
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schriebenen Methoden kénnen in analoger Weise zur Herstellung der erfindungsge-
mafen Verbindungen | {R! = R? = OH} genutzt werden

Basisch katalysierte Kondensationsreaktionen dieses Typs sind aus der Literatur prin-
zipiell bekannt, z.B aus EP-A 770615 Die dort angegebene Methode kann In analoger
Weise zur Herstellung der erfindungsgemafen Verbindungen | {R' = R? = OH} genutzt
werden

Bel der in Schema 1 gezeigten Kondensation erhalt man Azoloverbindungen der all
gemeinen Formel | worin R' und R? gleichzeitig for OH stehen Derartige Azoloverbin-
dungen | {R' = R? = OH} sind als Zwischenprodukte fir die Herstellung anderer Azolo-
verbindungen | von besonderem interesse Die OH-Gruppen in diesen Verbindungen
kdnnen in sinem oder mehreren Schritten in andere funktionelle Gruppen umgewandelt
werden In der Regel wird man hierzu zunichst die OH Gruppen in Halogenatome
Insbesondere In Chloratorne OberfOhren (siehe Schema 1a)

Schema 1a
H |
(R9), (R%),
(&)
AT TR cAT TR
As@ ] — A;@ M
AP \P OH \Af As NP el
() R1=R2=0H) (| R'=R2=Cl)

Diese Umwandlung geling belsplelsweise durch Umsetzung von | {R* = R* = OH) mit
einem geeigneten Halogenierungsmittel {(in Schema 1a fiir ein Chlonerungsmittel [CI]
gezeigt) Als Halogenierungsmittel eignen sich beispielsweise Phosphortnbromid
Phosphoroxytribromid und insbesondere Chlonerungsmitiel wie POCls PCly/Cl; oder
PCls und Mischungen dieser Reagenzien Die Reaktion kann In Oberschissigem Ha-
logenierungsmittel (POCIs) oder einem Inerten L8sungsmitte! wie belspielswelse Ace-
tonitril oder 1 2-Dichlorethan durchgefiihrt werden Far die Chlorierung st die Umset-
zung von | {R! = R2 = OH} in POCl; bevorzugt

Diese Umsetzung erfolgt Gblicherweise zwischen 10 und 180°C Aus praktlschen
Griinden entspricht gew8hnllch die Reaktionstemperatur der Sledetemperatur des ein-
gesetzten Chlornierungsmittels (POCl,) oder des Lésungsmittels Das Verfahren wird
vorteilhaft unter Zusatz von N N Dimethylformamid oder von Stickstoffbasen wle bel-
spielswelse N N-Dimethylanilin In katalytischen oder stdchiometrischen Mengen durch-

PCT/EP2004/004067 9 ?
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geftihrt

Die hierbel erhaltenen Dihalogenverbindungen | zB die Dichlorverbindungen I {R' =
R? = Cl} kbnnen dann in Analogle zu den im eingangs zitierten Stand der Technik in
andere Verbindungen | umgewandelt werden Azoloverbindungen der allgemeinsn
Formel | worin R' und R? gleichzeltlg for Halogen stehen sind daher als Zwischenpro
dukte fiir die Herstellung anderer Azoloverbindungen | von besonderam interesse El-
nen Uberblick Ober derartige Umwandiungen geben die Schemata 1b und 1¢

So kann man beispielsweise wie in Schema 1b gezeigt dle Dichlorverbindungen I {R’
= R? = CI} mit einem Amin HNR'R® umsetzen wabel man etne Verbindung 1 erhalt,
worin R fir NR'R® steht und R? Chlor bedeutet

Schema 1b

R’\ ,Rﬂ
N (R9),
A X ———=  (IR'=NRTR®
0 Ri=Re=c) — AL e O Haloait
A"Aa N/ Alkenyl Haloalkenyl
4 cl Cyloalkyl

Cyclo-
alkenyl CN ORY)
(il R"=NR'R®* R2=Cl)

Die im ersten Schritt von Schema 1b dargestelite Methode ist Im Prinzip fOr die Herstel-
lung von 5-Chlor-7-amino-6-aryl [1 2 4]trlazolo[1 5~-a]pynmidinen aus der US 5 593 996
und der WO 968/46607 bekannt und kann in analoger Weise zur Herstellung von Ver-
bindungen | {R' = NR'R® RZ? = Cl} angewendet werden

Die Umsetzung der Dichlorverbindungen | {R' = R2 = CI} mit elnem Amin HNR'R® er-
folgt Ublicherwelise bel 0 bis 150°C. vorzugsweise bel 10 bis 120°C in elnem inerten
Ldsungsmittel gegebenenfalls in Gegenwart einer Hiifsbase Dlase Methode ist prinz!
piell bekanntzB aus J Chem Res S (7) S 288 287 (1995) und Liebigs Ann Chem
S 1703-1706 (1985) sowie aus dem eingangs zitlerten Stand der Technlk bekannt und
kann in analoger Weise zur Herstellung der erfindungsgeméen Verbindungen ange-

wendet werden

Als Losungsmittel kommen protische Ldsungsmitiel wie Alkohole beisplelsweise E-
thanol sowte aprotische LOsungsmittel beisplelswelse aromatische Kohlenwasser
stoffe Halogenkohlenwasserstoff und Ether zB Toluol o- m-und p-Xylol Diethyl-
ether Diisopropylether tert -Butylmethylether Dioxan Tetrahydrofuran Dichlor-
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methan insbesondere tert. Butyimethyiether und Tetrahydrofuran sowle Mischungen
der vorgenannten Ldsungsmiitel in Betracht Geeignete Hilfsbase sind beispielsweise
die im folgenden genannten Alkalimetalicarbonate und Hydrogencarbonate wie NaH-
COs, und Na,CO; Alkalimetallhydrogenphosphate wie Na,HPO, Alkalimetallborate
wie Na;B,0; tertidre Amine und Pyndinverbindungen Diethylanilin und Ethyldiiso-
propylamin Als Hilfsbase kommt auch ein Uberschuss des Amins HNR'R® in Betracht

Ublicherweise werden die Komponenten In etwa stdchiometnschem Verhéltnis einge-
setzt Es kann jedoch vortellhaft sein das Amin HNR'R® im Uberschuss einzusetzen

Die Amine HNR'R? sind kauflich oder literaturbekannt oder k&nnen nach bekannten
Methoden hergesteilt werden

In den auf diesem Wege erhaltene Verbindung I {R' = NR’R® R? = Cl} kann das Chlor-
atom in an sich bekannter Weise in andere Substituenten R? umgewandelt werden

Verbindungen der Formel | worin R? fir OR® steht werden aus den entsprechenden
Chiorverbindungen der Formel | {R! = NR'R® R? = Cl} durch Umsetzung mit Alkalime-
tallhydroxiden {OR® = OH} Alkali- oder Erdalkalimetallalkoholaten {OR® = O Alkyl O-
Haloalkyl} erhalten [vgl Heterocycles Bd 32, S 1327-1340 (1991) J Heterocycl
Chem Bd 19 S 1565-1587 (1982) Geterotsikl Soedin S 400-402 (1991)] Vereste-
rung von Verbindungen mit R? = OH nach an sich bekannten Methoden liefert Verbin-
dungen | worin R? for O-C(O)R® steht Verbindungen mit R? = OH knnen nach an sich
bekannten Methoden der Veretherung in die entsprechenden Verbindungen | Gberfahrt
werden worin R? far O-Alkyl O Haloalkyl oder O-Alkenyl steht

Verbindungen der Formel | in der R? fir Cyano steht kdnnen aus den entsprechenden
Chiarverbindungen der Farmel | {R' = NR'R® R? = Cl} durch Umsetzung mit Alkall-
Erdalkalimetall- oder Obergangsmetallcyaniden wie NaCN KCN oder Zn(CN), erhal-
ten werden [vgl Heterocycles Bd 38 S 345-356 (1994) Collect Czech Chem
Commun Bd 60 S 1386-1389 (1995) Acta Chim Scand Bd 50 S 58-63 (1988)]

Die Umwandlung von Chiorverbindungen der Formet | {R' = NR'R® R? = Cl} In Verbin-
dungen der Formel | worin R? for C;-Cq Alkyl Cy Ce-Haloalkyl Cx-Cg-Alkenyl CrCy-
Haloalkenyl C-Cg Alkinyl Cs-Cg-Cycloalkyl Cg Ce-Cycloalkenyl steht gelingt in an sich
bekannter Welse durch Umsetzung mit metallorganischen Verbindungen R®-Met wor
in R flir C4-Cq-Alkyl C-Ce-Haloalkyl C>~Cg-Alkeny! Ca-Ce-Alkinyl Cs~Cs-Cycloalkyl
Cs-Cy-Cycloalkenyl steht und Met Lithlum Magnesium oder Zink bedeutet Die Umset-
zung wird vorzugsweise in Gegenwart katalytischer oder insbesondere wenigstens
aquimolarer Mengen an Ubergangsmetallsalzen und/oder -verbindungen insbesonde
re In Gegenwart von Cu-Salzen wie Cu(l)halogenide und speziell Cu(l)iodid durchge

&/
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fGhrt In der Regel erfolgt dle Umsetzung in elnem inerten organischen Losungsmittel
beispieiswelse ainem der vorgsnannten Ether Insbesondere Tetrahydrofuran einem
aliphatischen oder cycloaliphatischen Kohlenwasserstoff wie Hexan Cyclohexan und
dergleichen einem aromatischen Kohlenwasserstoff wie Toluol oder in elner Mischung
dieser Ldsungsmittel Die hlerflr erforderlichen Temperaturen liegen im Bereich von -
100 bis +100°C und spezell im Berelch von B0°C bis +40 C

Verbindungen der aligemeinen Formel I wonn R’ fir NR’R® und R? fr Methy! stehen
kénnen auBerdem aus den Chlorverbindungen der Formel | {R? = NR'R® R? = Cl} her-
gestelit werden indem man diese mit einem Dialkylmalonat in Gegenwart einer Base
oder mit dem Alkalimetallsalz sings Dialkyimalonats umsstzt und anschlieiend emne
saure Hydrolyse durchfiihrt Das Verfahren ist grundsatzlich aus der US 5 994 360
bekannt und kann In analoger Weise far die Hersteliung von Verbindungen | worin R!
fur NR'R® und R fir Methyl stehen angewendet werden

Durch entsprechende Abwandlung der in Schema 1b gezeigten Synthese kann man
auch In einem ersten Schritt anstelle der Gruppe NR'R® eine Nitriigruppe, eine Gruppe
OR? {R® = Alkyl} oder eine Gruppe S- R{R® =H oder Alkyl} nach den hier angegebe-
nen Methoden als Substituent R! einfQhren

Dle Herstellung von Verbindungen der Formel | worin R' flir C4~C0-Alkyl worin ein
Kohlenstoffatom der C-Cg~Alkylkette durch ein Siliciumatom ersetzt seln kann C-Ce-
Haloalkyl Cx-Cso-Alkenyl CrCg-Haloalkenyl C-Cg-Alkinyl gegebenenfalls substituler-
tes C3-Cg-Cycloalkyl gegebenenfalls substitulertes Cy-Cy Cycloalkyl-C4-Cs-alkyl oder
gegebenenfalls substifulertes Cs-Cs Cycloalkenyl steht gelingt nach der in Schema 1c
dargesteliten Methode in dem man die Dichlorverbindung | {R' = R% = Cl} in der oben
beschriebenen Weise mit metallorganischen Verbindungen R®-Met umsetzt worin R®
die fur R' angepebenen Bedeutungen aufwelist und Met fir Lithium Magnesium oder

Zink stehen

g
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Schema 1¢
R1
R I (R1= Aliyl Haloalkyl Alkiny!
~ ) = . Haloal

(|l Ri=R2=Cl) _a)c.. %6‘?1 o L)u- Alkenyl Haloalkenyl Cy:lyoalkyl-

MZA 2 alkyl Cycloalkyt Cycloatkenyl

A7 NT o R = Alkyl Haloalkyl Alkinyl

Alkenyl Haloalkeny! Cycloalkyl
Cycloalkenyl CN NRTR? OR9)

| (R1=Alkyl Haloalkyl Alkinyl
Alkenyl Haloalkenyl
Cycioalkyl Cycloalkenyl
Cycloalic-alkyl
R2=Cl)

Die in Schritt a) dargestelite Umsetzung kann in Analogle zu der in WO 99/41255 be-
schriebenen Methode erfolgen In den dabel erhattenen Verbindungen kann das Chlor-
atomn (Substituent R?) dann nach den fir Schema 1b angegebenen Methoden in ande-
re Substituenten R%2 umgewandelt werden

Verbindungen der Formel | wornin R' fir C, Cy-Alkyl wornin ein Kohienstoffatom der
C;-Cyo Alkylkette durch eln Sillciumatomn ersetzt sein kann C,-Ce-Haloalkyl C-Cio-
Alkenyl C-Ces-Haloalkenyl C-Cgq-Alkinyl gegebenenfalls substitulertes Cy-Ce-
Cycloalkyl gegebenenfalls substituiertes Cs-Cs-Cycloalkyl-C4-C,-alkyl oder gegebe-
nenfalls substituiertes Cs-Cy-Cycloalkenyl steht lassen sich analog zu der in Schema 1
Schritt a) beschrniebenen Synthese auch durch entsprechende Abwandlung der Aus-
gangsmaterialien der Formel lll herstellen Diese Verfahren sind In den Schemata 1d
und 1e dargestelit

Anstatt des Phenyimalonesters der Formael ill werden gemaf Schema 1d Phenyl-p-
ketoester der Formel llla eingesetzt worin R' die vorgenannten Bedeutungen hat und
R C,-C4+-Alkyl insbesondere Methyl oder Ethyl bedeutet.

Schema 1d
R? q
. R*), N R,
Aa\ ?1 + o — %6¢1 =
A.;’A‘mHz CO,R A P oH

1)) (M1a)
| (R1=Alkyl Haloalkyl Alkinyl
Alkenyl Haloalkeny] Cycloalkyl

Cycloalkyl-alkyl Cycloalkeny!
R2 = OH)
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In den dabel erhaltenen Verbindungen | kann die Hydroxygruppe (Substituent R?) dann
nach den fir die Schemata 1a 1b und 1¢ angegebenen Methoden in andere Subst-
tuenten R?umgewandelt werden

GemaR Schema 1e werden anstatt des Phenylmalonesters der Formel lll 2-Phenyl-$
diketone der Formel ilib elngesetzt. Hierin haben R' und R? unabhéngig vonelnander
die folgenden Bedeutungen C,-Cg-Alkyl C-Ce-Haloalkyl C-Cg-Alkenyl C-Ce
Haloalkenyl C2-Ce-Alkinyl Cs Cg-Cycloalkyl oder Cs-Ca-Cycloalkenyl

Schema 1e
R1 — R!
) 4—(Re), R2),
6@1 + O X AT Y
AQ\ As _— AQ\ |
=5 fAs -
4 NHz o R2 A‘_ N Rz
(n (litb)

| (Rt R2= Alkyl Haloalkyl
Alkenyl Haloalkenyl
Cycloalkyl Cycloatkeny! )

Die zur Herstellung der Verbindungen | eingesetzten Phenylmalonester der Formel Il|
sind aus dem eingangs zitierten Stand der Technlk bekannt oder kSnnen In an sich
bekannter Weise durch Pd-katalysierte Kupplung von 2 Brommalonesterm mit geeignet
substituierten Phenylboronsiuren oder -boronsaurederivaten Im Sinne einer Suzuki-
Kupplung hergestelit werden (Ubersicht slshe A Suzuki et al in Chem Rev 1895 85
S 2457 2483) In analoger Weise sind auch substitulerte 2-Phenyl-3-oxocarbon
saureester llla und substitulerte a-Phenyl-B-dlketone ilIb herstellbar a-Phenyl-f8-
diketone llIb sind zudem aus der WO 02/74753 bekannt

Hetarylamine der Formel |l sind tellweise kauflich oder aus der Literatur bekannt z.B
aus J Het. Chem 1970 7 S 1159 J Org Chem 1985 50 S §520 Synthesis 1688 4
S 269 Teftrahedron Lett 1085 36 S 9261 oder kdnnen durch Reduktion der entspre-
chenden Nitroheteroaromaten in an sich bekannter Welse hergestellt werden

Ein weiterer Zugang zu den erfindungsgeméRen Verbindungen der Formel | ist In
Schema 2 dargestellt Hierzu wird In Analogie zu der in Schema 1 Schritt a) bwz. zu
der in Schema 1e dargesteliten Methode ein 2-Brom-1 3-diketon der Formel IV mit e
nem Hetarylamin der Formel Il umgesetzt
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Schema 2
Ris R12
Br
L OJIBr LD
A "s NH, o) R2 4 "N Rz
() (v) v)
L Fwe.
v) + /@—(Ra)n ﬁ]_.. A,@II\‘ S
(RO),B b) B \ P e
V1) (1)

In Schema 2 haben n R® und A, bis A; die zuvor genannten Bedeutungen In Formel Il
steht A, fir N NH oder CH In Formel I sind fiir A; = N die Variablen A;' mit A; und Ag
mit A4 und fir As = C die Variablen Az mit A’ und Ay mit A¢ oder altemativ A; mit A; und
As mit Az jeweils durch eine Doppelbindung verbunden R'® und R® in Formel IV ste
hen unabhangig vonelnander fir C; Cs-Alkyl Ci-Ce-Haloalkyl C-Cg-Alkenyl Cz Ce-
Alkinyl, Cs-Ca-Cycloalkyl oder Cs~Cs-Cycloalkenyl In Formel VI steht (RO).B flr einen
von Borséiure abgeleiteten Rest 2.B fiir (HO%B (C4-C, Alkyl-O).B oder fOr einen von
Bors#ureanhydnd abgelelteten Rest. [Pd] steht hierbel fOr einen Palladium(0)komplex
der vorzugsweise 4 Trialkylphosphin- oder Triarylphosphin Liganden aufweist

Die Umsetzung von Il mit IV erfolgt Ublicherwelse unter den fir Schema 1 angegebe
nen basischen Kondensationsbedingungen Basisch katalysierte Kondensatlonsreakti-
onen dieses Typs sind aus der Literatur prinziplell bekannt z.B aus EP-A 770615 Die
dort angegebene Methode kann in analoger Weise zur Herstellung der Verbindungen V
genutzt werden Dle Umsetzung von |l mit IV kann auch In Gegenwart einer Brinstedt-
oder Lewissdure als saurem Katalysator erfolgen Belspiele fir geelgnete saure Kata-
lysatoren sind die im Zusammenhang mit Schema 1 Schntt a) genannten sauren Kata
lysatoren Die dort beschriebenen Methoden kdnnen in analoger Weise zur Herstellung
der erfindungsgem&Bien Verbindungen V genutzt werden (siehe auch dle dort zitlerte
Literatur)

Die bei der Kondensation erhaltenen Verbindungen V werden dann mit einer Phenylbo
rons&ureverbindung V1 unter den Bedingungen einer Suzuki-Reaktion (s o ) umgesetzt
Die hlerfar erforderiichen Reaktionsbedingungen sind aus der Literatur bekannt z B
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aus A Suzukietal in Chem Rev 1885 95 S 2457-2483 sowie J Org Chem 1984
49 S 5237 und J Org Chem 2001 66(21) S 7124-7128

Verblndungen der aligemeinen Formel | g wonn R’ und R? unabhangig voneinander
fir Halogen NR'R®, C; Cg-Alkyl, C1-Cq Haloalkyl CCe-Alkenyl C-Ce-Haloalkenyl C-
Ce-Alkinyl C;-Co-Cycloatkyl CxCs Cycloalkenyl bedeuten kbnnen auch gemaR der in
Schema 3 dargesteliten Synthese hergestelit werden

Schema 3
1 R1
(R-)nH - R R®),
2! 2 R"COOH‘ / N =
o R2 —_— HN’J\ R2
(vin W) {lg)

In Schema 3 haben n R® die zuvor genannten Bedeutungen R steht for C; C.-Alkyt
oder C, C4-Haloalkyl Insbesondere fir Methyl und R' und R? bedeuten unabhéngig

voneinander fir Halogen NR'R? C;-Ce-Alkyl Ci-Ce-Haloalkyl Co-Cg-Alkenyl Cz-Cy-
Haloalkenyl C-Cg-Alkinyl Cs-Ce-Cycloalkyl oder Cg-Ca-Cycloalkenyl Vorzugswelse
steht R' In Schema 3 for NR'R® worln R?, R%ie zuvor genannten Bedeutungen auf-
weisen R? steht vorzugswelse fiir Halogen und Insbesondere far Chior

In Schritt a) von Schema 3 wird die Pyrimidinverbindung VI in an sich bekannter Welse
mit Hydrazin oder Hydrazinhydrat umgesetzt wobel man die Verbindung der Formel
VI erhélt Derartige Umsetzungen sind aus der Literatur prinziplell bekannt zB von

D T Hurst et al Heterocycles 1977 6 S 1989-2004 und kdnnen In analoger Welse zur
Herstellung der Verbindungen VIIl angewendet werden

In Schritt b) wird dann das 2-Hydrazinopyrimidin IX mit einer Carbons#ure R*-COOH
Insbescndere mit Amelsenséiure oder einem Amelsensfiureequivalent, zB einem
Amelsensiureorthoester wie Triethylorthoformat, Bis(dimethylamino)methoxymethan
Dimethylamino{bismethoxy)methan und dergleichen cyclisiert Dle Cyclisierung kann In
einer Stufe erfolgen wie In Heterocycles 1986 24 S 1898-1908 J Chem Res 1895
11 S 434f J Heterocycl Chem 1808 35 S 325-327 Pharmazle 2000 55 S 356-
358 J Heterocycl Chem 1990 27 S 1558 1563 Org Prep Proced Int 1991 23 S
413-418 Lieblgs Ann Chem 1984 S 1653-1661 Heterocycles 1984 22 S 1821
oder Chem Ber 1970 103 S 19860 beschrieben Die Umsetzung kann aber auch in
zwel Stufen durchgeflhrt werden wobel man In einer ersten Stufe die Verbindung VIl
mit Triethylorthoformat, Bls(dimethylamino)methoxymethan oder Dimethylami-
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no(bismethoxy)methan bel erhthter Temperatur in einem aprotischen Lasungsmittel
belsplelsweise elnem Ether wie Tetrahydrofuran oder Dimethylformamid umseizt und
anschliefend die dabei erhaltene Zwischenstufe unter Surekatalyse cyclislert wobel
man die Verbindung | erhélt Methoden hierzu sind bekannt zB aus Z. Chem 1990
5 20 320f Croat Chem Acta 1976 48 S$S161-167 Liebigs Ann Chem 19880 S 1448-
1453 J Chem Soc Perkin Trans 1984 S 993 998 J Heterocycl Chem 1996 33
S 1073-1077 und kdnnen In analoger Weise auf die Herstellung der Verbindungen |
angewendet werden

10 Verbindungen der aligemeinen Formel Vila sind aus der WO 02/74753 grundsétzlich
bekannt oder ktnnen nach den dort angegebenen Methoden hergestslit werden

Verbindungen der allgemeinen Formel | ¢ worin R* far NR'R® und R? fir C4-Cg Alkyl
C,-Ce-Haloalkyl oder Cs-Cs-Cycloalkyl stehen, kbnnen auch gemaR der in Schema 4
15 dargestsiiten Synthese hergestelit werden

Schema 4
Rr\ ~R® R7~ ,Ra R7-N/R5
x Br, B
b\ fI = HS—4 ﬁ
. a) N -
HN" N N° “ra
(IX) (X) (1)

-

R'r.,_ ~R8 RT\N/RS
s A (R%),
o) — g f\,[ =@
N™SN" Sgas

(X (1q)

20 in Schema 4 habenn R®, R’ R®dle zuvor genannten Bedeutungen R? steht fir C-
Cs-Alkyl C,-C,-Haloalkyl oder Cs-C,-Cycloalkyl insbesondere flir Methy!

In Schnitt a) wird elne Pyridinverbindung der allgemelnen Formel IX bromiert, vorzugs-
weise unter sauren Reaktionsbedingtingen beisplelswelse In Essigs#éiure nach der in J

25 Org Chem 1983 48 S 1064 angegebenen Methode Hierbel erhélt man ein 3,5-
Dibrompynidin der aligemeinen Formel X
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Das 3 § Dibrompyndin X wird dann In sinem zweiten Schntt b) durch Umsetzung von X
mit Ethylxanthogenat zB KSC(S)OC,Hs zum 6-Mercaptothiazolo[4 5-b]pyridin der
Formel X! cyclisiert zB nach der in Synthetic Commun 1996 26 S 3783 beschrle-
benen Methode Mercaptothiazolo[4 5 blpyridin X| ward anschlieflend In Schritt ¢) zum
Thiazolo[4 5-b]pyndin XIl reduziert, beispielswelse mit Raney-Nickel nach der von
Metzger et al in Bull Soc Chim France 1856 S 1701 beschriebenen Methode Al
ternativ kann man auch das 3 5-Dibrompynidin X direkt zum Thiazolo[4 5-b]pyndin Xl
cyclisleren (Schntt b) zB nach dervon N Suzuki in Chem Phamm Bull 1979 27(1)

S 1 11 beschriebenen Methode

Das so erhaltene Thiazolo[4 5-b]pyridin Xl wird dann mit einer Phenylboronsdure-
verbindung der Formel V! unter den Bedingungen elner Suzuki-Reaktion nach der in
Schema 2 (s o ) beschriebenen Methode umgesetzt wobel man das 3-(substituiertes)-
Phenylthiazolo[4 5-b]pyndin | q erhalt

Die Herstellung der Pyridinverbindung gelingt nach Standardverfahren der organischen
Chemie belsplelsweise nach der in Schema 5 dargestsliten Synthese

Schema 5
R _Re
| N7
= a) = b) = c)
[}] R2 N R2 N R2
O

a) Umsetzung mit POCl; nach der in WO 86/39407 beschriebenen Methode

b) Umsetzung mit HNR'R® nach derinJ Org Chem 1984 49 S 5237 beschriebe-
nen Methode,

¢) Umsetzung mit NaNHznach derinJ Chem Soc Perkin Trans 1 1890, S 2409
beschrisbenen Methode

Die Verbindungen | elgnen sich als Fungizide Sie zeichnen sich aus durch eine her-
vorragende Wirksamkeit gegen ein breltes Spektrum von pflanzenpathogenen Pilzen
Insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten Deuteromyceten Qomyceten und Ba-
sidlomyceten Sie sind zum Tell systamisch wirksam und kdnnen Im Pflanzenschutz als
Blatt- und Bodenfungizide elngesetzt werden

Besondere Bedeutung haben sie fOr die Bekampfung einer Vielzahl von Pilzen an ver
schledenen Kulturpflanzen wie Welzen Roggen Gerste Hafer Reis, Mals Gras Ba
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nanen Baumwolle Soja Kaffee Zuckerrohr Wein Obst- und Zierpflanzen und
Gemlsepflanzen wie Gurken Bohnen Tomaten Karioffeln und Karblsgewachsen
sowie an den Samen dieser Pflanzen

Speziell elgnen sle sich zur Bek&mpfung folgender Pflanzenkrankheiten

o Altemnaria-Arten an Gemuse und Obst

» Blpolans- und Drechslera-Arten an Getreide Reis und Rasen

e Blumena graminis (echter Mehltau) an Getreide

e Botrytis clnerea (Grauschimmel) an Erdbeeren Gemise Zlerpflanzen und Reben
» Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kirblsgew&chsen
o Fusarium- und Verticillium-Arten an verschledenen Pflanzen

» Mycosphaerella-Arten an Getrelde Bananen und Erdnlssen

» Phytophthora infestans an Kartoffaln und Tomaten

» Plasmopara viticola an Reben,

e Podosphaera leucotricha an Apfeln

o Pseudocercosporsila herpotrichoides an Welzen und Gerste

e Pseudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken

o Puccinla-Arten an Getreide

» Pyricularia oryzas an Reis

* Rhizoctonia-Arten an Baumwolle Reis und Rasen

o Septona triticl und Stagonospora nodorum an Weizen

s Uncinula necator an Reben

» Ustilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr sowle

» Ventuna Arten (Schorf) an Apfeln und Bimen

Die Verbindungen | elgnen sich auflerdem zur Bekampfung von Schadpilzen wie Pae-
cilomyces variotif Im Matenalschutz (z B Holz Papier Dispersionen fOr den Anstrich
Fasem bzw Gewebe) und iIm Vorratsschutz

Die Verbindungen | werden angewendet, indem man die Plize oder die vor Plizbefall zu
schiitzenden Pflanzen Saatglter Matenalien oder den Erdboden mit einer fungizid
wirksamen Menge der Wirkstoffe behandelt Die Anwendung kann sowohl vor als auch
nach der Infektion der Materialien Pflanzen oder Samen durch die Pilze erfolgen

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

Die Aufwandmengen liegen bel der Anwendung im Pflanzenschutz Je nach Art des
gewlnschten Effektes zwischen 0 01 und 2 0 kg Wirkstoff pro ha
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Bei der Saatgutbehandiung werden im aligemeinen Wirkstoffmengenvon 0001 bis1g
vorzugswelse 0 01 bis 0 5 g je Kilogramm Saatgut benttigt

Bei der Anwendung im Materlal- bzw Vorratsschutz richtst sich die Aufwandmenge an
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebletes und des gewlinschten Effekts Obliche Auf
wandmengen sind im Materialschutz beispielsweise 0 001 g bis 2 kg vorzugsweise

0 005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Kublkmeter behandelten Matenials

Die Verbindungen | kdnnen in die Oblichen Formulierungen GberfOhrt werden z B L&
sungen Emulsionen Suspensionen Stiube Pulver Pasten und Granulate Die
Anwendungsform richtet sich nach dem Jewslligen Verwendungszweck sie soll In
jedem Fall eine feine und gleichmaRige Vertellung der erfindungsgemaBien Verbindung

gewahrleisten

Die Formullerungen werden in bekannter Welse hergestelit, z B durch Verstrecken des
Wirkstoffs mit Ldsungsmitteln und/oder Triagerstoffen gewilinschtenfalls unter Verwen-
dung von Emulglermiiteln und Disperglermitteln wobei Iim Falle von Wasser als Ver-
dannungsmitte! auch andere organische Ldsungsmittel als HilfsiBsungsmittel verwen
det werden kdnnen Als Hilfsstoffe kommen daflir im wesentlichen in Befracht Lo-
sungsmittel wie Aromaten (z B Xylol) chlorierte Aromaten (z.B Chlorbenzole) Paraf-
fine (z.B Erdbifraktionen) Alkohole (zB Methanol Butanol) Ketone (zB Cyclohexa-
non) Amine (z.B Ethanolamin Dimethylformamid) und Wasser Trégerstoffe wie na
tarliche Gesteinsmehle (z B Kaoline Tonerden Talkum Kreide) und synthetische Ge-
steinsmehle (z.B hochdisperse Kleselsaure Sllikate) Emulgiermittel wie nichtionoge-
ne und anionische Emulgatoren (z B Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether Alkyisulfonate
und Arylsulfonate) und Dispergiermittel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose

Als oberflachenaktive Stoffe kommen Alkali Erdalkal- Ammoniumsalze von Ligninsul-
fonsdure Naphthallnsuifonsaure Phenolsulfonsdure Dibutyinaphthalinsulfonséure
Alkylaryisulfonate Alkylsulfate Alkylsulfonate Fettalkoholsulfate und Fetts8uren sowie
deren Alkali- und Erdalkalisalze Salze von sulfatiertem Fettalkoholglykolether Kon-
densationsprodukte von sulfonlertemn Naphthalin und Naphthalinderivaten mit Formal-
dehyd Kondensationsprodukte des Naphthalins bzw der Naphtalinsulfons&ure mit
Phenol und Formaldehyd Polyoxyethylenoctylphenolether ethoxyliertes Isooctylphe-

nol Octylphenol Nonylphenol Alkylphenolpolyglykolether Tributylphenylpolygliykol-
ether Alkylarylpolyetheralkchole I[sotridecylalkohol Fettalkoholsthylenoxid-Konden-

sate ethoxyllertes Rizinusdl Polyoxyethylanalkylether ethoxyliertes Polyoxypropylen
Laurylalkoholpolyglykoletheracetal Sorbitester Ligninsulfitablaugen und Methyicellulo-

se in Betracht.
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Zur Herstellung von direkt versprOhbaren Losungen Emulsionen Pasten oder QOldis-
persionen kommen MineralOlfraktionen von mittlerem bis hohem Sledepunkt wie Kero-
sin oder Dieseld! femer Kohlenteerdle sowie Ole pflanziichen oder tienschen Ur-
sprungs aliphatische cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe z.B Benzol
Toluol Xylol Paraffin Tetrahydronaphthalin alkylierte Naphthaline oder deren Denva
te Methanol Ethanol Propanol Butanol Chloroform Tetrachlorkohlenstoff Cyclohe-
xanol Cyclohexanon Chlorbenzol Isophoron stark polare L&sungsmittel z B DI
methylformamid Dimethylsulfoxid N-Methyipyrrolidon Wasser in Betracht

Pulver- Streu- und Staubemittel kdnnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestellt werden

Granulate z B Umhillungs- Impragnierungs- und Homogengranulate kdnnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergestelit werden Feste Tragerstoffe
sind zB Mineralerden wie Kieselgele Slikate Talkum Kaolin Attaclay Kalkstein
Kalk Kreide Bolus LOR Ton Deolomit Diatomesnerde Calcium und Magnesiumsul-
fat Magnesiumoxid gemahlene Kunstsioffe Dilngemittel wie z B Ammoniumsulfat,
Ammoniumphosphat Ammoniumnitrat Hamstoffe und pflanziiche Produkie wie Ge-
treidemehl Baumrninden- Holz und Nussschalenmehl Cellulosepulver und andere
feste Trégerstoffe

Die Formulierungen enthalten im Alilgemeinen 2wischen 0 01 und 95 Gew -% vorzugs-
weise zwischen 0 1 und 90 Gew -% des Wirkstoffs Die Wirkstoffe werden dabei in
elner Reinheit von 90% bis 100% vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spekirum)
eingesetzt

Beispiele far Formulierungen sind

I 5 Gew -Telle einer erfindungsgemanen Verbindung werden mit 85 Gew -Teillen
feinteiligem Kaolln innig vermischt Man erhalt auf diese Welse ein Staubemittel
das § Gew -% des Wirkstoffs enthait

] 30 Gew -Teile einer erfindungsgemalen Verbindung werden mit einer Mischung
aus 92 Gew -Teilen pulverfdrmigem Kieselsauregel und 8 Gew -Teillen Paraffindl
das auf die Oberflliche dieses Kieselsauregels gespriht wurde, innig vermischt
Man erhait auf diese Weise elne Aufbereltung des Wirkstoffs mit guter Haftfahig-
kelt (Wirkstoffgehalt 23 Gew -%)

Il 10 Gew -Telle einer erfindungsgemifien Verbindung werden In einer Mischung
geldst die aus 90 Gew -Teilen Xylol, 6 Gew -Tellen des Anlagerungsproduktes
von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1Mol Ols&ure-N-monoethanolamid, 2 Gew -

PCT/EP2004/004067 f/
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Teilen Calclumsalz der Dodecylbenzolsulfonséure und 2 Gew -Tellen des Anla-
gerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusdl besteht (Wirkstoff-

gehalt 9 Gew -%)

IV 20 Gew -Teille einer erfindungsgeméBen Verbindung werden In elner Mischung
geldst die aus 60 Gew -Teilen Cyclohexanon 30 Gew -Teilen Isobutanol
5 Gew -Teilen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooc-
tylphenol und 5Gew -Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid
an 1 Mol Ricinusdl besteht (Wirkstoffgehalt 16 Gew -%)

V 80 Gew -Teile elner erfindungsgeméien Verbindung werden mit 3 Gew -Teilen
des Natriumsalzes der Dusobutylnaphthalin g-sulfonséure 10 Gew -Teilen des
Natriumsalzes elner Ligninsulfonsdure aus einer Sulfit-Ablauge und 7 Gew -
Teilen pulverformigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer Hammermihle
vermahlen (Wirkstoffgehalt 80 Gew -%)

VI  Man vermischt 80 Gew -Teile einer erfindungsgeméen Verbindung mit 10 Gew -
Teilen N-Methyl a-pyrrolidon und erhiilt elne Losung die zur Anwendung in Form
kieinster Tropfen geelgnet ist (Wirkstoffgehalt 90 Gew ~%)

Vil 20 Gew -Telle einer erfindungsgemafien Verbindung werden in elner Mischung
gelbst, die aus 40 Gew -Tellen Cyclohexanon, 30 Gew -Tellen Isobutanol,
20 Gew -Tellen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol
Isooctylphenol und 10 Gew -Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethy-
lenoxid an 1 Mol Ricinusbl besteht. Durch EingleBen und feines Verteilen der LY
sung In 100 000 Gew Tellen Wasser erhélt man eine wassrige Dispersion die
0 02 Gew -% des Wirkstoffs enthalt

VIl 20 Gew -Teile elner erfindungsgemaien Verbindung werden mit 3 Gew -Tellen
des Natriumsalzes der Dilsobutylnaphthalin-g-sulfonséure 17 Gew Tellen des
Natnumsalzes elner Ligninsulfonsaure aus elner Sulfit-Ablauge und 60 Gew -
Tellen pulverfdmmigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer Hammermahle
vermahlen Durch feines Verteilen der Mischung in 20000 Gew ~Tellen Wasser
erhélt man eine Spritzbrilhe die 0 1 Gew % des Wirkstoffs enthailt

Die Wirkstoffe k&nnen als solche In Form ihrer Formullerungen oder den daraus berel-
teten Anwendungsformen z.B In Form von direkt versprithbaren Lésungen Pulvem
Suspensionen oder Disperslonen Emulsionen Oldispersionen Pasten Stiubemitteln
Streumitteln Granulaten durch Verspriihen Vemebeln Verstiuben Verstreuen oder
GielRen angewendet werden Dile Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver-
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wendungszwecken sie sollten In jedem Fall mbglichst die felnste Verteilung der erfin-
dungsgemafien Wirkstoffe gewahrleisten

Wassrige Anwendungsformen kdnnen aus Emulslonskonzentraten, Pasten oder netz-
baren Pulvem (Spritzpulver Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser bereitet wer-
den Zur Herstellung von Emulsionen Pasten oder Oldispersionen k&nnen die Sub-
stanzen als solche oder in elnem Ol oder Lbsungsmittel gelést mittels Netz- Haft
Dispergier oder Emulgiermitttel in Wasser homogenisiert werden Es kénnen aber
auch aus wirksamer Substanz Netz- Haft- Dispergier- oder Emulgiermitte!l und even-
tuell LBsungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestelit werden die zur Ver-
dunnung mit Wasser geeignet sind

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereitungen kénnen in
grdReren Berelichen varliert werden Im allgemelnen liegen sie zwischen 0 0001 und

10% vorzugsweise zwischen 0 01 und 1%

Die Wirkstoffe k6nnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low Volume-Verfahren (ULV)
verwendet werden wobel es moglich Ist, Formulierungen mit mebhr als 95 Gew %
Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff ohne Zuséitze auszubringen

Zu den Wirkstoffen kdnnen Ole verschiedenen Typs Herbizide Fungizide anders
Schédingsbek&mpfungsmittel, Baktenzide gegebenenfalls auch erst unmittelbar vor
der Anwendung (Tankmix) zugesetzt werden Dlese Mittel kbnnen zu den erfindungs-
gemalen Mitteln im Gewichtsverhaitnis 1 10 bis 10 1 zugemischt werden

Die erfindungsgemafen Mittel kbnnen In der Anwendungsform als Fungizide auch zu-
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen der z.B mit Herbiziden Insektiziden
Wachstumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit DGngemitteln Belm Vermischen der
Verbindungen | bzw der sle enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fungizide
mit anderen Fungiziden erhalt man In vielen Fallen elne Vergrdfierung des fungiziden

Wirkungsspektrums

Die folgende Liste von Fungiziden mit denen die erfindungsgeméfRen Verbindungen
gemeinsam angewendet werden kbnnen soll die Kombinationsmdglichkelten erléutern
nicht aber einschranken

» Acylalanine wie Benalaxyl Metalaxyl Ofurace Oxadixyl

e Aminderivate wie Aldimorph Dodine Dodemorph Fenpropimorph Fenpropidin
Guazatine Iminoctadine Spiroxamin, Tridemorph

¢ Anilinopyrimidine wie Pyrimethanil Mepanipynm oder Cyrodinyl,

PCT/EP2004/004067 f 5
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e Antibiotika wie Cycloheximid Griseofulvin Kasugamycin Natamycin Polyoxin oder
Streptomycin

s Azole wie Bitertanol Bromoconazol, Cyproconazol Difenoconazole
Dinltroconazol Epoxiconazol Fenbuconazol Fluguiconazol Flusilazol
Hexaconazo! Imazalil Metconazol Myclobutanil Penconazol Propiconazol
Prochloraz Prothioconazol Tebuconazol Tnadimefon Triadimenol Trilumizol
Tnticonazol

o Dicarboximide wie Iprodion Myclozolin, Procymidon, Vinclozolin

e Dithiocarbamate wie Ferbam Nabam Maneb Mancozeb Metam Maetiram
Propineb Polycarbamat Thiram Ziram Zineb

o Heterocylische Verbindungen wie Anilazin Benomyl Boscalid Carbendazim
Carboxin Oxycarboxin Cyazofamid Dazomet Dithlanon Famoxadon Fenamidon
Fenarimo! Fuberidazol Flutolanil Furametpyr Isoprothiolan Mepronil, Nuanmol
Probenazol Proquinazid Pyrifenox, Pyroquilon Quinoxyfen Silthiofam
Thiabendazol Thiftuzamid Thiophanat methyl Tiadinil Tricyclazol Triforine

» Kupferfungizide wie Bordeaux Brihe Kupferacetat Kupferoxychlond baslsches
Kupfersulfat

» Nitrophenyldenvate wie Binapacryl Dinocap Dinobuton Nitrophthal-Isopropyl

¢ Phenylpyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxonit

e Schwefel

» Sonstige Fungizide wie Aclbenzolar S-methyl Benthiavalicarb Carpropamid Chlo-
rothalonil Cyflufenamid Cymoxanil Dazomet Diclomezin Diclocymet Dilethofen-
carb Edifenphos Ethaboxam Fenhexamid Fentin-Acetat Fenoxanll Fernmzone
Fluazinam Fosetyl Fosetyl-Aluminium iprovalicarb Hexachlorbenzol Metrafenon
Pencycuron Propamocarb Phthalid Toloclofos-methyl Quintozene Zoxamid

e Strobilunne wie Azoxystrobin Dimoxystrobin Fluoxastrobin Kresoxim-methyl
Metominostrobin Orysastrobin Picoxystrobin Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin

+ Sulfensaurederivate wie Captafol Captan Dichlofluanid Folpet Tolyifluanid

» Zimts&ureamide und Analoge wie Dimethomorph Flumetover oder Flumorph

Synthesebeisplele

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vorschnften wurden
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer
Verbindungen | benutzt Dle so erhaltenen Verbindungen sind in den anschlieflenden
Tabellen mit physikalischen Angaben aufgeflhrt.

Beispiel 1 7-Phenyl 8-Isobutyl-6-methyi-[1 2,4]triazolo[4 3-b]pyridazin

11 7-Brom-8-isobutyl-6-methyl-{1 2,4]triazolo[4,3-b]pyridazin
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Zu einer LOsung von 28 6 g (0 2 mol) 6-Methylheptan-2 4-dion in 120 ml Tetra-
chiormethan und 120 mi Wasser tropfte man bel 0 C eine Ldsung von 32 g
(0 2 mot) Brom in 100 mi Tetrachlormethan Nach beendeter Zugabe rGhrte man
5 das Reaktlonsgemisch noch 45 Minuten bei 0 °C nach Man trennte die organi-
sche Phase ab trocknete (ber wasserfrelem Magnesiumsulfat, filtnerie das Tro-
ckenmittel ab und engte die Mischung im Vakuum bis zur Trockne ein wobei
man 44 g des bromierien Dions erhislt Das erhaltenen rohe Zwischenprodukt
Ibste man In 400 ml Eisesslg gab 16 8 g (0 2 mol) 1 2 4-Triazol-4-ylamin zu und
10 erhitzte das Reaktionsgemisch 1 5§ Stunden am ROckfluss Man entfemte das or-
ganische Ldsungsmittel und gab tert -Butyl methylether Wasser und 1 N Natron-
lauge 2u Nach Phasentrennung trocknete man die organische Phase filtnerte
das Trockenmilitel ab und engte die Mischung im Vakuum bls zur Trockne ein
wobei man ein dunkles Ol erhielt. Das erhaltene Ol reinigte man durch Chroma-
15 tographie an Kleselgel (Elulerungsmittel Cyclohexan + Essigsaureethylester 2 1
viv) wobel man 8 6 g 7-Brom-8-isobutyl-6-methyl-[1 2 4]tnazolo[4 3 blpyridazin
als viskoses Ol erhielt.
'H NMR (CDCls) 5 fppm) 10(d 6H) 25(m 1H) 27 (s 3H) 32(d 2H) 90 (s,
1H)
20
12 7-Phenyi-8-sobutyl-8-methyl-[1 2 4]triazolo[4 3-b]pyridazin

Man erhitzte ein Gemisch aus 0 5 mmol 7-Brom-8 Isobuty!l 8-methyl-
[1 2 4]tnazolo[4 3-b]pyridazin aus Beisplel 1 1, 0 75 mmol Phenylboronséaure
25 1 5 mmol Natriumhydrogencarbonat und 0 03 mmol Tetrakis-(tnphenylphosphin)
palladium(0) in 5 ml Tetrahydrofuran und 2 ml Wasser 24 Stunden am Rdckfluss
Danach lle® man das Reaktionsgemisch auf Raumtemperatur abkOhlen und filt-
rierte (iber Celite Das Fliitrat engte man Im Vakuum bis zur Trockne ein und rel-
nigte den so erhaltenen Rickstand durch Saulenchromatographie an Kieselgel
30 (Eluierungsmittel Cyclohexan + Esslgsaureethylester) wobel man 0 08 g der Ti-
telverbindung erhielt
'H-NMR (CDCls) 8 [ppm] 08 (d 2H) 22(s 3H) 24(m, 1H) 27 (d, 2H) 72(d
2H) 75(m 3H) 90(s 1H)

35 In analoger Weise wurden dle in der nachstehenden Tabelle 1a angegebenen Verbin
dungen der allgemeinen Formel | ¢ {R*=H} hergestellt
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Tabelle 1a

Bei |R' CeHsn(R*n 'H-NMR (CDCl) (8] bzw

spiel Schmelzpunkt [°C]

2 2 Methylpropyl 2-Methyi-4- 9 05(s) 7 10(m) 2 95(dd)

fluorphenyl 2 45(m) 2 20(s) 2 05(s)
1,90(d), 1,75(d)
3 n Butyl 2-Methyl-4- 9 05(s) 7 10(m), 2 85(m)
fluorphenyl 2 55(m) 2 20(s) 2 10(s)
1,75(m), 1,35(m), 1 80(t)
4 n Butyl 2 4-Difluorphenyl |9 05(s) 7 20(m) 7 05(m)
2 85(f) 170(m) 1 30(m)
1,80(f)
5 n Butyl 2-Fluor-4- 9 00(s) 7,15(m) 2 85(m),
methylpheny! 2 50(s)
2 30(s) 1 70(m) 1 30(m)
1,80(H
6 2 Methylpropyl 2,4 Difiuorphenyl 192°C
7 2 Methylpropvi 2-Fluor-4- 9 05(s) 7 10(m) 2 75(m)
methyiphenyl 2,50(h)
2,30(s), 1 .685(d), 1,80(d)

8 Cyclohexyl 2 4-Difluorphenyl |1 11 (m, 2H) 142 (m, 2H) 1,62
(m 2H) 178(m 2H) 220 (s
3H) 250 (m 3H), 703 (m 2H)
7,11 (m, 1H), 9,00 (s, 1H),

9 Cyclohexyl 2 4-Dimethyl- 110(m 2H) 133 (m 2H) 150

phenyl {m 2H) 167 (m 2H) 203 (s
3H),210 (s 3H) 232 (m 1H)
240 (s 3H) 245(m 1H) 264
{m 1H), 6,90 (d 1H) 712 (d
1H), 7,18 (s. 1H), 8,00 (s, 1H),

10 | Cyclohexyl 2-Methyl-4- 1,10(m 2H) 143 (m 2H) 162

fluorphenyl (m2H) 180(t 24) 208 (s
3H) 213 (s 3H) 240 (m 2H)
267 (m 1H) 705(m 3H) 903
(s, 1H),

11 CH2CH2C(CHs)s 2 4-Difluorphenyl [0 80 (s 9H) 153 (dd 2H) 228
(s, 3H) 2,78 (dd, 2H), 7 05 (m,
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Beij-
spiel

R1

CaHﬁ-n(Rn)n

TH-NMR (CDCl,) [5] bzw
Schmelzpunkt [°C]

2H), 7,20 (m, 1H), 9,04 (s, 1H),

12

CH2CH,C(CHa)s

2-Fluor-4-
methylphenyl

080 (s OH) 143 (ddd 1H)
162 (ddd 1H) 208 (s 3H)
218 (s 3H) 250 (ddd 1H)
286 (ddd 1H) 707 (m 3H)
9,03 (s, 1H),

13

CH(CH3)(CHzCH2CHs)

2 Methyl-4-
fluorphenyl

078(q 3H) 106 (m 1H) 123
(m 1H) 145 (dd 3H) 190 (m
1H) 209 (d 3H) 213(d 3H)

265(m 1H) 705(m 3H) 718
(s, 1H), 9,03 (s, 1H),

14

24
Dimethyiphenyi

079 (m 3H) 105(m 1H), 123
(m 4H) 143 (dd 3H) 187 (m
1H) 207 (d 3H), 213 (d 3H)
219 (m 1H) 240(s 3H) 270
(m 1H) 692(d 1H) 713 (d
1H), 7,18 (s, 1H), 9,02 (s, 1H),

15

CH2CH2C(CHa)s

2 4-Dimethyt
phenyl

0,78 (s 9H), 1,45 (ddd 1H),
162 (ddd 1H) 203 (s 3H)
217 (s 3H) 240 (s 3H) 252
(ddd 1H) 285 (ddd 1H) 6 85
(d 1H) 713(d 1H) 718 (s
1H) 9,02 (s, 1H),

16

CH(CH3)CH(CH3)CH2CH,

2-Methyl-4-
fluorphenyl

068 (m, 3H) 091(d 3H) 113
(m 1H) 146 (d 3H) 170 (m
1H) 2,08 (s 3H), 212 (d 3H),
234 (m 1H) 259 (m, 1H) 7 04
(m, 3H) 9,02 (s, 1H),

17

CH(CH3)CH(CH3)CH;CHs

2 4-Difluorphenyl

069 (m 3H) 092(m 3H) 112
(m 1H) 144 (m 3H) 170 (m
4H) 222 (s 3H), 238 (m 1H)
268 (m 1H) 703 (m 2H) 717
(m, 1H), 9,04 (s, 1H)

18

(CH(CHa)(CHz).CHs

(1 Diastereomer, Ry 0,5)*

2 4-Difiuorphenyl

075 (t 3H), 1,08 (m 1H) 1189
(m 1H) 147 (d 3H) 183 (m
1H), 2,22 (s 3H) 228 (m 1H)
2,76 (m, 1H), 7 04 (m 2H) 7 17
(m_1H), 9,02 (s, 1H),

19

CH(CH,)(CH2)2CHs

(1 Diastereomer R 0 4)*

2-Fluor4-
methylpheny!

074 (t 3H), 100 (m 1H), 119
(m 1H) 149 (d 3H) 177 (m

1H) 225(s 3H), 229 {m 1H)
2,49 (s 3H), 2,80 (m, 1H), 7,06
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Be- |R' CsHsn(R™) H-NMR (CDCls) [5] bzw

spiel Schmelzpunkt [*C)

(m, 3H), 9,02 (s, 1H),

20 |(CH(CH3)CH{CHg)CH2.CHs }2 Fluor-4- 069{(m 3H) 091 (m 3H) 114
methylphenyl (m 1H) 143(d 3H) 178 (m
(1 Diastereomer Ry 0 5)" 1H) 222 (d 3H) 245 (m 1H)
246 (s 3H) 268 (m 1H) 7 06
(m, 3H), 9,02 (s, 1H),

21 CHCH3(CH,),CHj3 2 4-Difluorphenyl [0 75 (t 3H) 108 (m 2H) 150
(d 3H) 175(m 1H) 223 (s

(1 Diastereomer Ry 0 4)* 3H) 229 (m 1H) 275 (m 1H)
703(m 2H) 714 (m 1H) 9802
(s, 1H),

22 | CH(CH3)CH(CHs)CH.CHs |2-Fluor-4- 060(m 3H) 088(d 3H) 110
methylphenyl (m1H) 146(d 3H) 172(m
(1 Diastereomer R, 0 4)* 1H), 2,22 (s 3H) 244 (s 3H)
245(m 1H) 263 (m 1H) 703
m, 3H), 902 (s 1H),

* RrWerte bestimmt mittels DOnnschichtchromatographie an Kieselgel (Eluierungsmit-
tel Cyclohexan/Essigsaureethylester (1 5))

Beispiel 23  5-Chlor-6-(2-chlor-6 fluorphenvi)-7 (4-methylpiperidin-1-yl)-tetrazolo-
[1 5-a}pyrimidin

23 1 5 7-Dihydroxy 6-(2 chlor-8-fluorphenyl)tetrazolo[1 5-a]pyrimidin

Elne Mischung aus 5-Aminotetrazol (0 15 mol) 2-Aminotetrazol (0,15 mol) 2-(2-
chlor-8-fluorphenyl)malonséurediethylester (0 15 motl) und Tributylamin (50 ml)
wurde 6 Stunden auf 180 C erwarmt. Man kihite die Reaktionsmischung auf
70°C gab eine Lbsung von 21 g Natriumhydroxid in 22 ml Wasser zu und rGhrte
die Mischung 30 Minuten Man frennte die organische Phase ab und extrahierte
dle wéssrige Phase mit Dlethylether Man sauerte die wssnge Phase mit kon-
zentrierter Salzsdure an Der Niederschlag wurde abfiltriert und getrocknet, wo
bel man 7 g des Produkts erhlelt

23 2 57 Dichlor-8-(2 chlor-6-fluorphenyl)tetrazolo[1 5-a]pyrimidin

Eine Mischung aus 5 7 Dihydroxy-6-(2-chlor-6-fluorphenyl)tetrazolo[1 5-
alpynmidin (6 g) aus Belsplel 23 1 und Phosphoroxychlorid (20 ml) wurde 8
Stunden zum RUOckfluss erhitzt Anschliefend wurde Phosphoroxychlorid teilwei-
se abdestiliert. Der Rickstand wurde in eine Mischung aus Dichiormethan und
Wasser gegossen Man trennte dle organische Phase ab trocknete sie mit was-
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serfrelem Natriumsuifat und filtrlerte Das Flitrat wurde im Vakuum eingeengt.
wobel man 4 g der Titelverbindung erhielt.

23 3 5-Chlor-8-(2-chlor-6 fluorphenyl)-7-(4-methylpiperidin-1-yl)tetrazolo[1,5-
a)pyrimidin

Eine Mischung von 4-Methyipipendin (1 5 mmol) Trethylamin (1 5 mmol) und
Dichlormethan (10 ml) gab man zu elner Mischung von 5 7-Dichlor-6-(2 chlor-6
fluorphenyl)tetrazolo[1 5-alpyrimidin (1 5 mmol aus Beispiel 23 2) und Dichlor-
methan (20 mi) unter RGhren Man rithrte die Mischung 16 Stunden bei Raum-
temperatur und wusch anschllefiend mit verdiinnter Salzs#ure (5 %) Man trenn-
te die organische Phase ab trocknete mit wasserfreiem Natrlumsuifat und filtrier-
te Man engte das Filtrat unter vermindertem Druck ein und reinigte den Riick
stand durch Saulenchromatographie an Kieselgel wobel man 0 26 g des Pro-

dukts erhlelt

In analoger Welse wurden die in der nachstehenden Tabelle 1b angegebenen Verbin-
dungen der allgemelnen Formel | k (RZ2= Cl (R"), = 2 4 6 Trifluormethyl) hergestellt.

F. F
R1
N~
77N = (1 k)
N g B
Tabelle 1b
Bel- |R! 'H-NMR (CDCl) [8] bzw
spiel Schmelzpunkt [*C]
24 Isopropylamino 142 146
25 NH{((S) CH(CH;)CH(CHs),) 85-86
26 NH{((S) CH(CH3)C(CH3)s) 85 86
27 sec-Butylamino 116
28 |4-Methylpipendin-1-yl 092 (d 3H) 103 (m, 2H), 158 (m 2H)
158 (m 1H), 2,76 (m, 2H), 3 85 (m 2H)
6 80 (m,2H),

29 | NH((R) CH({CH;)CH(CHs),) 0,86 (m 6H),108(d 3H) 174 (m 1H)
4 15 (m, 1H), 4,42 (d, 1H), 6,86 (m, 2H)
30 ¢l 6,82 (m, 2H),

Belspiel 31 7-Chlor-5-isopropylaminoc-6-(2 4 6-tnfluorphenyl)-{1 2 4]triazolo[4 3-
alpyrimidin
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6-Chlor-2 hydrazino-4-isopropylamino 5-(2 4 6-trifluorphenyl)pyrimidin

Man suspendlerte 16 3 g (43 mmol) 8-Chlor-4-isopropylamino-2-methylisulfonyl-5-
(2 4 6-trifluorphenyl)pyrimidin in 50 ml Ethanol gab hierzu § 3 g (0 17 mol)
Hydrazinhydrat und erwirmte unter Rtihren 90 Minuten zum ROckfluss An-
schlief3end engte man die Reaktionsmischung unter vermindertem Druck ein
nahm den Rackstand mit Ethanol auf trocknete Gber Natriumsulfat und engte er
neut ein AnschlieBend reinigte man den Rlckstand mittels S&ulenchroma-
tographle an Kieselgel (Eluent Cyclohexan Essigsadureethylester (2 1)) Man er
hielt so 14 2 g des Produkts als hellgelben Feststoff Festpunkt 143-150°C

N N-Dimethyl N -(4-chlor-6 Isopropylamino-5-(2 4 8-trifluorphenyt)pyrimidin-2-
yl)hydrazonoformamid

Zu einer LBsung 1 0 g (3 mmol) des Hydrazinopyrimidins aus 31 1 In 10 mi
Tetrahydrofuran gab man 6 m! Dimethoxymethyldimethylamin rithrte 16 h bei
Raumtemperatur und 2 h unter Rickfluss Man engte dle Reaktionsmischung im
Vakuum ein und reinigte den Rackstand anschlieRend chromatographisch an
Kieselgel (Eluent. Cyclohexan/Essigstureethylester (2 1)) Man erhieltso06 g
des Produkts als hellbraunen Feststoff mit einem Schmelzpunkt von 204 bis

207°C
7-Chlor-5-Isopropylamino-8-(2,4 6-trifluorphenyl)-{1,2 4]triazolo[4 3-a]pyrimidin

Man lbste 0 25 g (0,65 mmol) der Pynmidinverbindung aus 312 In 125 mi
Tetrahydrofuran Hierzu gab man 0 2 g (3 3 mmol) Essigsaure rihrie 15 h bei
Raumtemperatur und 2 h bei 40°C und 60°C und engte anschlieflend unter ver
mindertem Druck ein Der RGckstand wurde an Kieselgel chromatographisch ge-
reinigt (Eluent Cyclohexan/Methyl tert. butylether (2 1)) Man erhieltso 018 g
des Produkls als belgefarbenen Feststoff mit elnem Schmelzpunkt von 268 bis

273°C

Beispiel 33 2-Methyl-4-(4-methylpiperidin-1-yi)-3-(2 4 6-trifluorphenyl) imidazo[1 5-
a)pyrimidin-8-carbonitril

331

4-Hydroxy-2-methyl-3-(2 4 6 trifluorphenyl)}-imidazo[1 5-ajpyrimidin 8-
carbonsiureamid

Unter RGhren erhitzte man ein Gemisch aus 31 0 g (0 119 mol) 3-Oxo-2<(2 4 6-
tnfluor phenyl)butansaureethylester 19 4 g (0 119 mol) 4-Aminoclmidazol-5-

PCT/EP2004/004067 ,@
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carbonsaureamid-Hydrochlorid und 22 0 g (¢ 1198 mol) Tributylamin 15 Stunden
bel 140 C Nach dem Abklhlen des Reaktionsgemischs verdOnnte man die er-
haltene Suspension mit Methyl tert butylether und Essigester und trennte den er-
haltenen Feststoff ab Den Feststoff wusch man mit Methyl-tert-butyl-
ether/Essigester nach und trocknete Ihn im Vakuumtrockenschrank bei 40°C
Man erhlelt 31 2 g eines Gemisches der belden Regioisomers

4 Chlor 2-methyl-3-(2 4 6 trfluorphenyl)-imidazo[1 5-a]pyrimidin-8-carbonitril

Man erwiirmte ein Gemisch aus 31 2 g (0 097 mol) 4-Hydroxy-2-methyl 3 (2 4 6-
trifluorphenyl)}-imidazof1 $-a]pyrimidin-8-carbonséureamid aus Beispie! 33 1 und
180 ml (20 Aquivalente) Phosphoroxychiond 40 Stunden unter RGhren am
Rickfluss Nach dem AbkGhlen verdiinnte man das Reaktionsgemisch mit Me-
thyl tert-butylether und tropfte das Gemisch innerhalb von 45 Minuten bei 30 C
in eine verdilinnte Natronlaugeldsung Die erhaltene Suspension saugte man (-
ber Kieselgel ab und wusch mit Methyl-tert-butylether nach Die wissnge Phase
extrahierte man danach mit Methyi-tert-butylether und wusch die verelnigten or-
ganischen Phasen mit Wasser Man trocknete Ober Natrlumsulfat und engte ein
Den Rickstand reinigte man chromatographisch an Kleselgel (Elulerungsmittel
Cyclohexan Esslgester) wobei man 0 5 g der Titelverbindung mit elnem
Schmeizpunkt 183 C und 2 4 g des anderen Regioisomeren erhielt.

2-Methyl-4-{4-methylpiperidin-1 y1) 3 (2 4 6-trfluorphenyl)-imidazo[1 5-
alpyrimidin-8-carbanstni

Man erwirmte ein Gemisch aus ¢ 15 g (0 46 mmol) 4-Chlor-2-methyl-3-(2 4 6-
trifluorphenyl)-imidazo[1 S$-aJpynmidin-8-carbonitri aus Beispiel 33 2, 0,1 g (0 82
mmol) Methylpiperidin und 0 1 g (0 92 mmol) Triethylamin in 2 ml
Tetrahydrofuran 72 Stunden am Rickfluss Nach dem Abklhlen gab man Me
thy! tert-butylether und 2N Salzsaure zu Die wassrige Phase des erhaltenen
Gemischs extrahierte man mit Methyl tert butylether und wusch danach dle ver-
einigten organische Phasen mit Wasser trocknete dle organische Phase Uber
Natriumsulfat und engte eln Die Chromatographie des erhaltanen Rlckstands
an Kieselgel (Elulerungsmittel Cyclohexan Essigester) lieferte 100 mg 2-Methyl-
4 (4-methyliplperidin-1-y1)-3-(2 4,6 tnfluorphenyl}-imidazo[1 5-a]pynmidin-8-
carbonitril

Beisplel 34 2-Methoxy-4-methyl-3-(2 4 6-tnfluorpheny!)-imidazo[1,5-a]pyrimidin-8-
carbonitril
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0 2 g (0 62 mmol) 2 Chlor-4-methyl-3-{2 4 6-trifluorphenyl)-imidazo[1 5-
a)pyrimidin-8-carbonitrl aus Belsplel 33 2 und 0 11 g (0 62 mmol) 30%ige Natn-
ummethylatldsung wurden in 2 ml Methanol 45 Stunden bel Raumtemperatur ge-
rihrt AnschlieBend gab man Dichlormethan und 2N Salzsaure zu Man trennte
die organische Phase ab trocknete Ober Natriumsulfat und engte ein wobei man
0 17 g der Titslverbindung mit einem Schmeizpunkt von 225°C erhlelt

Beispiel 35 4-Methyl-2-methylamino-3-(2 4 6-tnfluorphenyl)-imidazo{1 5-a]pyrimidin-8-
carbonitn!

Man rihrie eln Gemisch aus 0 2 g (0 62 mmol) 2-Chlor-4-methyl-3-(2 4 6-
trifluorphenyl)-imidazo[1 5-a]pynmidin-8-carbonitril aus Beispiel 332 01g (1 24
mmol) Methylamin und 0 23 g (1 24 mmol) Triethylamin in 2 ml Methano! 24
Stunden bel 35 C Danach gab man Dichlormethan und 2N Salzs3ure zu dem
Reaktionsgemisch trennte die organische Phase ab trocknete Ober Natriumsul-
fat und engte ein Man erhieft 80 mg der Titelverbindung

In analoger Weise wurden die in der nachstehenden Tabelle 1¢ angegebenen Verbin
dungen der aligemeinen Forme! | f {{R"), = 2,4,6-Trifluor) hergestellt Tabelle 1c enthalt
auch dle spektroskoplschen Daten der Verbindungen aus den Beisplelen 33 und 37
sowie den Schmelzpunkt der Verbindung aus Beisplel 36

F F
R
7NN an
N® “Re '
NC
Tabelle 1¢
Bet- |R! R? 'H NMR (CDCls) [5]
spiel bzw Schmelzpunkt [°C}
32 [CHa Cl 183
33  |4-Methylpiperidin-1 yi CH; 099(d 3H) 128 (m 2H) 153 (m
1H) 172 (m 2H) 232 (s 3H) 262
(m 2H), 324 (m 2H) 6 89 (m 2H),
7 93 (m, 1H),
34 |CHs OCH, 225
35 |CH, Methylam |2 37 (s 3H) 3 06 (d, 3H) 4 87 (s, 1H)
ino 6,93 (m, 2H), 7,72 (s, 1H),
36 | NH{(R) CH(CHs)CH(CH,)2) |CHy 082(m 6H) 108(d 3H),171 (m
1H), 2,25 (s, 3H), 3 37 (m, 1H), 4 54
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Bet |R R? 'H-NMR (CDCls) {5]
spiel bzw Schmelzpunkt [°C]
{d, 1H), 6,80 (m, 2H), 8,17 (s, 1H),
37 sec-Butylamino CHj 207-210

Beispiel 38 7 (2 4-Difluorphenyl) 8-isobutyl-6-methyl-[1 2 4]tnazolo[1 5-b]pyridazin

Die Herstellung der Titelverbindung erfolgte analog Beisplel 1
Schmeizpunkt 103-105 °C

Beispiele fir die Wirkung gegen Schadplize

Die fungizide Wirkung der Verbindungen der allgemeinen Formel | lie sich durch die
folgenden Versuche zeigen

Die Wirkstoffe fur die Anwendungsbeispiele 1 und 2 wurden als Stammitisung aufberei
tet mit 0 25 Gew -% Wirkstoff in Aceton oder Dimethylsulfoxid (DMSO) Dieser Lbsung
wurde 1 Gew -% Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel mit Emulgier und Dispergierwir-
kung auf der Basls ethoxyllerter Alkylphenole) zugesetzt und entsprechend der ge-
winschten Konzentration mit Wasser verdinnt.

Anwendungsbeispiel 1 Wirksamkeit gegen dle DOrrfleckenkrankhelt der Tomate verur-
sacht durch Alternaria solani bel protektiver Anwendung

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "Grof3e Fleischtomate St Plerre wurden mit elner
wissnger Suspension In der unten angegsebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropf-
nasse bespriht Am folgenden Tag wurden die Bldtter mit einer wéssngen Sporenauf-
schwemmung von Alternaria solani in 2 % Biomalzldsung mit einer Dichte von 0 17 x 10°
Sporen/ml Infiziert. AnschlieBend wurden die Pflanzen in einer wasserdampf-gesattigten
Kammer beli Temperaturen zwmischen 20 und 22°C aufgestelit. Nach 5 Tagen hatte sich
die Krautfaule auf den unbehandelten Jedoch infizierten Kontrollpflanzen so stark
entwickelt, dass der Befall visuell in % ermittelt werden konnte

Tabelle 2

Wirkstoff Nr Befall {%] bet 250 ppm
Beisplel 1 10

Beisplel 2 15

Beisplel 3 25

Beispiel 4 10
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Wirkstoff-Nr Befall [%] bel 250 ppm
Beisplel 7 20
Beispiel 8 0
Beisplel 11 20
Beispiel 12 3
Beispiel 13 10
Beisple| 16 20
Beispiel 36 7
Unbehandelt 80

Anwendungsbelsplel 2 Wirksamkeit gegen Rebenperonospora verursacht durch
Plasmopara viticola bel protektiver Anwendung

Blafter von Topfreben der Sorte "MUller-Thurgau wurden mit wassriger Suspension in
der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnésse bespriht Am folgen-
den Tag wurden die Unterselten der Biatter mit elner wassrigen Zoosporenauf-
schwemmung von Plasmopara viticola Inokuliert. Danach wurden dle Reben zunéchst
fOr 48 Stunden in einer wasserdampfgesittigten Kammer bei 24° C und anschlieend
fur 5 Tage im Gewéchshaus bel Temperaturen zwischen 20 und 30° C aufgestsiit.
Nach dieser Zelt wurden dle Pflanzen zur Beschleunigung des Sporangientrége
rausbruchs abermals flr 18 Stunden in eine feuchte Kammer gestelit Dann wurde das
AusmaB der Befallsentwickiung auf den Blattunterseiten visusll ermittelt

Tabelle 3

Wirkstoff-Nr Befall [%] bei 250 ppm
Beispiel 1 20
Beisplel 2 0
Beisplel 3 0
Beispiel 4 0
Beisplel 5 0
Beispiel 6 0
Belspiel 8 0
Beispiel 9 20
Beispiel 10 0
Beispiel 11 0
Beispiel 12 3
Beispiel 15 3
Belspietf 18 10
Belspiel 21 3
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Wirkstoff-Nr Befall [%] bel 250 ppm
Unbehandelt 20

e
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Anwendungsbelspiel 3 - Wirksamkeit gegen Wezenmehltau verursacht durch Erysiphe
[syn Blumerla] graminis forma speclalls tritic/ bel protektiver Anwendung

Blatter von in T8pfen gewachsanen Welzenkeimlingen der Sorte "Newton™ wurden mit
wissriger Suspension In der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropf
nasse bespriht Die Suspenslon oder Emuision wurde durch Verdinnung mit Wasser
aus einer Stammidsung mit § % Anteil Wirkstoff 94 % Cyclohexanon und 1 % Emul-
giermittel (Tween 20) hergestellt 3 - 5 Stunden nach dem Antrocknen des Spntzbela-
ges mit Sporen des Weizenmehitaus (Erysiphe [syn Blumeria] graminis forma
specialis intici) bestiubt Die Versuchspflanzen wurden anschlieend im Gewéchs
haus bei Temperaturen zwischen 20 und 24 °C und 80 bis 90 % relativer Luftfeuchtg-
keit aufgestellt Nach 7 Tagen wurde das AusmalR der Mehltauentwicklung visuel! in %
Befall der gesamten Blatiflaiche ermittelt

Tabelle 4

Wirkstof-Nr Befall [%] bel 250 ppm
Beispiel 14 20
Beispiel 15 20
Beispiel 18 7
Beispiel 19 20
Belspiel 20 5
Beispiel 21 3
Beispiol 22 7
Beisplel 23 15
Unbehandett 90
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1 Bicyclische Verbindungen der allgemeinen Formel |

=4
(R,

of TR 0

worin

N =
Ar AS\N R2

A, oder Az fUr C steht und dis andere der beiden Variablen A; Asfir N C oder

Az As A

Re

C R*steht

unabhangig vonelnander fir N oder C R® stehen

wobel eine der Variablen Az, As oder A, auch for S oder eine Gruppe
N-R* stehen kann wenn A, und A; belde fir C stehen

und wobel A, nicht N oder C-R™ bedeutet wenn A, for N A® fOr
C-R™ und As fur C stehen und worin

Aq mit Az und Ay mit A, oder

Az mit As und Ay mit As oder

A; mit As und A; mit Az oder

Aq mit As und Ay mit A, oder

A, mit Az und Ay mit Agdurch Doppelbindungen mitelnander verbun-
den sind

for0 1 2 3 4 oder 5 steht

fur Halogen Cyano C.-Cg-Alkyl C;-Ce-Alkoxy C, Cs-Haloalkyl C,-
Cs Haloalkoxy C>-Ce-Alkenyl CzCe Alkenyloxy oder C(O)R® steht
Halogen Cyano C,-Ci-Alkyl worin ein Kohlenstoffatom der C, Cyo
Alkylkette durch eln Siliciumatom ersetzt sein kann C,-Cg-Haloalkyl
CCio-Alkenyl Cx-Cg-Haloalkenyl C»-Cy Alkiny!l Cs-Cg-Cycioalkyl
Cs-Cy-Cycloalkyl-C-Cs-alkyl wobel der Cycloalkyltel! der zwe! letzt-
genannten Gruppen 1 2 3 4 5 oder 6 unter C, Cs;-Alkyliden C;-C4-
Alkyl Halogen C,-C-Haloganalkyl und Hydroxy ausgewéhite Substi-
tuenten aufweisen kann und der Alkyitsll In Cs-Cg-Cycloalkyl-C4-C,-
alkyl1 2 3 oder 4 unter Halogen C,-C,; Halogenalkyl und Hydroxy
ausgewahlte Substituenten aufweisen kann Cs-Cs-Cycloalkenyl das
1 2 3 oder 4 unter C,-C,;-Alkyl, Halogen C;-Cs-Halogenalkyl und
Hydroxy ausgew&hite Substituenten aufwelsen kann OR® SR®
NR’R® elne Gruppe der Formel -C(R"')(R')C(=NOR™)(R") oder el-
ne Gruppe der Formel -C(=NOR'®)C(=NOR")(R"") bedeutet
Halogen Cyano C;-Cg-Alkyl C,-Ce-Haloalkyl Co-Ce-Alkonyl CCe-
Haloalkenyl C-Ce-Alkinyl Ca-Cg-Cycloalkyl Cs-Ca-Cycloalkenyl

OR® SR® oder NR'R® bedeutet

PCT/EP2004/004067 /06
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R* R®  unabhingig vonelnander fOr Wasserstoff CN Halogen C,-Cg Alkyl
oder C-Ce-Alkenyl stehen

R Wasserstoff C,-Ce Alkyl oder C-Cs-Alkenyl bedeutet

R® Wasserstoff OH Cy-Cg-Alkyl C,-Cy Alkoxy C4-Cs-Haloalkyl Cy-Ce-
Haloalkoxy CzCe-Alkenyl C,-Ce-Alkylamino oder Di~ C,-Cqg

alkylamino Pipendin-1-yl Pyrrolidin 1 yl oder Morpholin-4-yl bedeu

tet

R® Wasserstoff C,-Cg-Alkyl C; Ce-Haloalkyl Co-Cg-Alkenyl oder COR®
bedeutet

R’ R® unabhangig vonelnander far Wasserstoff C4-Cp-Alkyl Cz-Cyo-
Alkenyl C4-C10-A|kadiOHY| Cz-C1u-A|kiHY| Cg-Ca-CycloalkyI Cs Cg
Cycloalkenyl Cs~Cyo-Blcycloalkyl Phenyl Naphthyl
ein 5- oder 8-gliednger gesattigter oder tellweise ungeséitigter Hete-
rocyclus der1 2 oder 3 Heteroatome ausgewahlt unter N Ound S
als Ringglieder aufwelsen kann oder
ein 5- oder 6-ghedriger aromatischer Heterocyclus der1 2 oder 3
Heteroatome ausgewahitunter N O und S als Ringglieder aufwei

sen kann
wobel die als R’ R® genannten Reste tellwelse oder vollstandig halo-

genlert sein kdnnen und/oder 1 2 oder 3 Reste R® aufweisen kén-
nen wobel
R® ausgewdhlt st unter Cyano Nitro OH Cy-Cq Alkyl Ci-Ce-
Alkoxy, Cy-Ce-Haloalkyl Cy-Ce-Haloalkoxy C,-Cs-Alkylthio Cz-
Ce-Alkenyl CCg-Alkenyloxy CrCe-Alkinyl C»Cs Alkinyloxy Cs-
Cs-Alkylamino DI-C;-Cg-alkylamino Pipendin-1-yl Pyrrolidin-1 yl
oder Morpholin-4-yl
R’mit R® auch gemeinsam mit dem Stickstoffatom an das sie gebunden sind
einen 5- 6 oder 7-gliedrigen gesathgten oder ungesattigten Heter
cyclus bilden kdnnen der 1 2 3 oder 4 weitere Hetercatome aus-
gewshit unter O S N und NR™ als Ringglied aufweisen kann der
teilwelse oder volistindig halogeniert sein kann und der 1 2 oder 3
der Reste R® aufwelsen kann,
R? R™  unabhinglg vonelnander Wasserstoff oder C,-Ce-Alkyl bedeuten und
R" R R® R" R R"™ R' unabhangig voneinander Wasserstoff oder Cy-Cq-
Alkyl bedeuten
sowle die landwirtschaftiich vertréglichen Salze von Verbindungen |

ausgenommen Verbindungen der alilgemelnen Formel | worin R und R? gleich-
zeitig fir OH oder glelchzeitig fir Halogen stehen wenn A, far N und As fir C
stehen

Verbindungen nach Anspruch 1 der allgemeinen Formel | worin
R' Halogen Cyano C-Cg-Alkyl C4-Ce-Haloalkyl, C;-Cg-Alkenyl Cx-Cq-Alkinyl
Cs-Ca-Cycloalkyl Cg-Cs Cycloalkenyl OR® SR® oder NR'R® bedeutet und
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R? Halogen Cyano Ci-CoAlkyl Ci-Cq-Haloalkyl Cx-Co-Alkenyl Cz-Cg-Alkinyl
Cs Cs Cycloalkyl Cs-Cs-Cycloalkenyl OR? SR® oder NR'R? bedeutet

Verbindungen nach Anspruch 1 oder 2 der aligemeinen Formel | warin A, far C
und Ag for N stehen und A, Ay und A, unabhénglg vonelnander N oder C R*

bedeuten
Verbindungen nach Anspruch 3 der aligemelnen Formel | worin A, fir N steht

Verbindungen nach Anspruch 1 der aligemeinen Formel | worn A; und As fir N
stehen As fOr C steht und A; und A, unabhéingig voneinander N oder C R™
bedeuten

Verbindungen nach Anspruch 1 der aligemeinen Formel | worin A, fir N und As
far C stehen und A, As und A unabhiingig voneinander C-R* bedeuten

Verbindungen nach Anspruch 14 der allgemeinen Formel | worin As und A fiir C
stehen eine der Variablen Az oder A, flir Schwefe! steht und dle andere der bel-
den Variablen A; oder A, sowie dle Vanable A; unabhéingig voneinander C-R*
oder N bedeutan

Verbindungen nach einem der vorhergehenden Anspriiche der allgemeinen
Formel | worinn fir 1 2 3 oder 4 steht

Verbindungen nach einemn der vorhergehenden Ansprliche der allgemeinen
Formel | wonn dle Gruppe

Ra2
Ra1 Raa

/@(R-),. far
R“

steht worin

R® fQr Fluor, Chlor oder Methyl

R®2 for Wasserstoff oder Fluor;

R for Wasserstoff Fluor Chlor C;-C,-Alkyl oder C4-C, Alkoxy”
R flir Wasserstoff oder Fluor

R* far Wasserstoff Fluor Chlor oder Cs-C,-Alky! stehen

Verbindungen nach elnem der vorhergehenden Ansprilche der aligemeinen
Formel | worin R' for eine Gruppe NR'R® steht worin wenigstens siner der Res
te R’ R® von Wasserstoff verschieden ist
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15

16

Verbindungen nach Anspruch 10 der allgemelnen Formel | worin

R’ for Cy-Ce-Alkyl Ci-Cs-Haloalkyl CCe-Alkinyl oder C~Cg-Alkenyl steht

R®  fOr Wasserstoff oder Cy-Cs-Alkyl steht oder

R’ R® gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind fiir etnen
gesattigten oder teilwelse ungesattigten Stickstoffheterocyclus stehen der
1 welteres Heteroatom ausgewshit unter O S und NR' als Ringglied
aufweisen kann und der 1 oder 2 Substituenten, ausgewdahlt unter C-C,-
Alkyl und C-Ce-Haloalkyl aufweisen kann wobet R™ die in Anspruch 1
angegebene Bedeutung aufwelst.

Verbindungen nach Anspruch 10 oder 11 der aligemelnen Formel |, worin R? for
Halogen oder C,-C,-Alky! steht.

Verbindungen nach einem der vorhergehendan Anspriche der aligemelnen
Formel I worin R fr C;-Cg-Alkyl, C~Ce-Alkenyl Cz-Cg-Alkinyl Cs-Cs-Cycloalkyl
oder Cy-Cy-Cycloalkeny! steht und R? for C,-C,-Alkyl steht

Verwendung von Verbindung der aligemelnen Forme! | gemaR elnem der An-
spriiche 1 bis 13 und von deren landwirtschaftlich vertraglichen Salzen zur Be-
kampfung von pflanzenpathogenen Pilzen

Mittel zur BekBmpfung von pflanzenpathogenen Plizen enthaltend wenigstens
eine Verbindung der aligemeinen Formel | gema® einem der Anspriche 1 bls 13
und/oder ein landwirtschaftlich vertréigliches Salz von | und wenigstens einen
flisslgen oder festen Tragerstoff

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Plizen dadurch gekenn-
zeichnet dass man die Pilze, oder die vor Pilzbefall zu schlitzenden Materialien
Pflanzen den Boden oder Saatgter mit siner wirksamen Menge elner Verbin-
dung der allgemeinen Forme! | gem#Bl einem der Anspriiche 1 bis 13 und/oder
mit einem landwirtschaftiich vertragiichen Safz von | behandeilt.
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COMPUESTOS BICICLICOS Y SUEMPLEO PARA COMBATIR
HONGOS NOCIVOS

Descripcion

La presente invencion se refiere a compuestos biciclicos nuevos y a
su empleo para combatir hongos nocivos, asi como a fitoprotectores que
contienen esos compuestos como componente activo

EP-A 71792, US 5,994,360 EP-A 550113, WO 02/48151 describen
prrazol[1l,5-a]Jpinmidinas  y  triazol[1,5a]pinmidinas  eficaces como
fungicidas, que en la posicion 5 del anillo de pirnmidina portan un grupo
femlo eventualmente sustituido De WO 03/022850 se conocen
imidazol( 1,2-a]pinmidinas con efecto fungicida

EP-A 770615 describe un procedimiento para la preparacion de 5-
arilazolpirimidinas, que en la posicion 4 y en la posicion 6 del anillo de
pirimidina presentan un atomo de cloro o de bromo

Las azolpirimidinas, conocidas en el estado de la tecnica, en parte no
son satisfactorias en cuanto a su funcion fungicida o poseen propiedades
indeseables, como una escasa compatibilidad con las plantas utiles

Es pues objetivo de la presente invencion, preparar nuevos
compuestos con mejor eficacia fungicida y/o mejor compatibilidad con las
plantas utiles Ese objetivo es logrado por medio de compuestos biciclicos

de la formula general [



en la que

A|0A5

AZ A3s A4

/4

=
i (R,
Ara”” X X
Ve ()
A/ AE\N/ R2

representa C y la otra de las dos variables A, As representa N,
CoC-R’,

representan, independientemente la una de la otra, N o C-R*,
pudiendo una de las variables A;, A; 0 A4 representar S o un
grupo N-R*, cuando A, y Asrepresentan ambas C, en donde
Ajcon Ay y Az con Ay 0 bien

A;con A; y Ay con As o bien

Ajcon Asy A; con Aj o bien

A;con As; y A;con Ao bien

A; con Ay y Ay con A; estan umdas la una con la otra por
enlaces dobles,

representa 0, 1,2 3 405,

representa halogeno, ciano, alquilo-C;-Cg, alcoxi-C-Cg
haloalquilo-C,-Cs, halealcoxi-C,-Cy, alquenilo-C,-Cs,
alquenilox1-C,-Cs, 0 C(O)R’,

halogeno ciano, alquilo-C;-C,p; en el que un atomo de
carbono de la cadena de alquilo-C\-C\p, puede estar
reemplazado por un atomo de silicio, haloalquilo-C;-Cs,

alquenilo-C»-Cy,  haloalquenilo-C-Cs,  alquinilo-C,-Cg,
2



R’ R®

P

cicloalquilo-C;-Cs, cicloalquilo-C;3-Cg-alquilo-C,-C,, en el que
el resto de cicloalquilo de los dos ultimos grupos citados puede
presentar 1, 2, 3, 4, 5 0 6 sustituyentes seleccionados de entre
alqumlideno-C,-C,, alquilo-C;-C,4, halogeno, haloalquilo-C;-C,
e hidrox1 y el resto alquilo en cicloalquilo-Cs;-Cs-alquilo-C;-Cy
puede presentar 1, 2, 3 o 4 sustituyentes seleccionados de entre
halogeno, haloalquilo-C,-C; e hidroxi, cicloalquenilo-Cs-Cs,
que puede presentar 1, 2, 3 o 4 sustituyentes seleccionados de
entre alquilo-C;-C,, halogeno, haloalquilo-C,-C; e hidroxt,
OR®, SR®, NR'R?, o significa un grupo de la formula
-CR"YRHC(=NOR)R") 0 un grupo de la formula
-C(=NOR")C(=NOR'® YRR,

signfica halogeno, ciano, alquilo-C;-Cs, haloalquilo-C,;-Cg,
alquenilo-C,-Cq, haloalquenilo-C,-Cs, alquinilo-C,-Cs,
cicloalquilo-C;-Cs, crcloalquenilo-Cs-Cg, ORS, SR® 0 NR'R?,
representan, independientemente el uno del otro, hidrogeno,
CN, halogeno, alquilo-C-C¢ 0 alquenilo-C,-Cy,

significa hidrogeno alquilo-C,-Cg o alquenilo-C,-Cs,

sigmifica hidrogeno, OH, alquilo-C\-Cs, alcoxi-C,-Cs,
haloalquilo-C,-Cs, haloalcoxi-C;-Cs, alquenilo-C,-Cs,
alquilammno-C;-Cs o dialquilamino-C,-Cs, piperidin-1-ilo,
pirrolidin-1-1lo o morfolin-4-1lo,

significa  hidrogeno alquilo-C,-Cs,  haloalquilo-C,-Cs,
alquenilo-C,-Cg 0 COR’®

representan, independientemente el uno del otro, hidrogeno,

3
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alquilo-C,-Cy alquenilo-C>-C,y, alcadienilo-C,-C, alquimlo-
Co-Cpo cicloalquilo-C;-Cg, cicloalquenilo-C;-Csg,
bicicloalquilo-Cs-Cyy, fentlo, naftilo
un heterociclo de 5 ¢ 6 miembros, saturado o parcialmente no
saturado, que puede presentar, como miembros del anillo, 1, 2
o 3 heteroatomos seleccionados de entre N, O y S,
un heterociclo aromatico de 5 0 6 miembros que puede
presentar, como miembros del anillo, 1, 2 o 3 heteroatomos,
seleccionados de entre N, O y S,
pudiendo los restos llamados R, R® estar parcial o totalmente
halogenados y/o pueden presentar 1, 2 o 3 restos R°, estando
R® selecctonado de entre ciano, nitro, OH, alquilo-C,-Cq,
alcoxi-Ci-Cg haloalquilo-Ci-Cs, haloalcoxi-C,-Cs, alquiltio-
C-Cs, alquenmlo-C;-Cq, alquentoxi-C-Cg  alquinilo-C,-Cg,
alquiniloxi-C,-Cg  alqui-C,-Cg-amino, dialquil-C;-Cg-amino,
piperidin-1-ilo, pirrolidin-1-1lo o morfolin-4-1lo,

R’ conR® tambien pueden formar juntamente con el atomo de nitrogeno
al cual estan unidos, un heterociclo saturado o no saturado de
5, 6 0 7 miembros, que puede presentar otros 1, 2, 3 o 4
heteroatomos, seleccionados de entre O S, N y NR'® como
miembro del anillo, que puede estar parcial o totalmente
halogenado y presentar 1, 2 0 3 de los restos R,

R’ R" significan, independientemente el uno del otro, hidrogeno o
alquilo-C,-Csg, ¥y

R'", R'2Z R" RY RS, R'® R significan, independientemente el uno del

4
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otro, hidrogeno o alquilo-C;-Cs
en donde A, no representa N cuando As representa C y al mismo tiempo
A, A;y A, presentan los siguientes significados A, representa N o C-R™
A; representa C-R*® y A4 representa N o C-R*,
as1 como las sales de los compuestos I compatibles con la agricultura

Por ende, son objeto de la presente invencion los compuestos
biciclicos de la formula general I y sus sales compatibles con la agricultura,
excepto los compuestos de la formula general I, en la que R' y R?
representan al mismo tiempo OH o tambien halogeno, s1 A, representa N y
A; representa C y las variables A;, A3 y A4 significan, independientemente
la una de la otra, N o C-R*

Igualmente es objeto de la presente invencion el empleo de
compuestos biciclicos de la formula general I y sus sales compatibles con
la agricultura, para combatir hongos fitopatogenos (= hongos nocivos), asi
como un procedimiento para combatir hongos nocivos fitopatogenos,
caracterizado porque los hongos, o los matenales, las plantas, el suelo o las
semillas que hay que proteger de la infestacion por esos hongos, son
tratados con una cantidad eficaz de un compuesto de la formula general I
y/o con una sal compatible con la agricultura de I

Objeto de la presente invencion son agentes para combatir hongos
nocivos, que contienen por lo menos un compuesto de la formula general 1
y/o una sal de este compuesto que sea compatible con la agricultura y por
lo menos un portador hiquido o solido

Los compuestos de la formula I pueden presentar segun el modelo

de sustitucion al que obedezcan uno o mas centros de quiralidad y se dan
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entonces como mezclas de enantiomeros o diastereoisomeros Objeto de la
invencion son tanto los enatiomeros o diaestereomeros puros como tambien
sus mezclas Objeto de la invencion son tambien los tautomeros de los
compuestos de la formula I

Como sales utilizables en agricultura entran en cuenta sobre todo las
sales de aquellos cationes o sales por adicion de acido de aquellos acidos
cuyos cattones 0 en su caso, aniones no obran en desmedro del efecto
funguicida de los compuestos I Entran pues en consideracion como
cationes en particular los 1ones de los metales alcalinos, preferiblemente el
sodio y el potasio, los metales alcalinoterreos, preferentemente el calcio, el
magnesio y el bario, y los metales de transicion, preferentmente el
manganeso, el cobre, el zinc y el hierro, as1 como el 10n de amonto, que, st
se lo desea puede ser portador de uno a cuatro sustituyentes de alquilo-C;-
C; y/o de un sustituyente de fenilo o bencilo, preferentemente
dusopropilamonio, tetrametilamonio, tetrabutilamonio,
trimetilbencilamonio, as1 como 1ones de fosfonio, 1ones de sulfonio,
prefertblemente  tri-alquilo-C,-Cy-sulfonio, o 1ones de sulfoxonio,
preferiblemente tri-alquil-C,-C4-sulfoxonio

Los aniones de sales por adicion de acido utilizables son en primer
lugar el cloruro, el bromuro, el fluoruro el hidrogeno-sulfato, el sulfato, el
dihidrogeno-fosfato, el fosfato, el nitrato, el hidrogeno-carbonato, el
carbonato, el hexafluorosilicato, el hexafluorofosfato, el benzoato, asi
como antones de acidos alcanoicos-C;-C,, preferiblemente el formiato, el
acetato, el propionato y ¢l butirato Pueden formarse por reaccion de I con

un acido de aniones correspondientes, preferiblemente el acido clorhidrico,
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acido bromhidrico, acido sulfurico, acido fosforico o acido mitrico

En las definiciones de variables indicadas en las formulas que
anteceden se usan conceptos colectivos, que son representativos, en
general, de los sustituyentes de cada caso El significado C;-C,, 1ndica el
posible numero de atomos de carbono que existe en cada sustituyente o
resto de sustituyente
Halogeno Fluor, cloro, bromo y 10do,
Alquilo asi1 como restos de alquilo en alcoxi, alquiltio, alquilamino y
dialquilamino restos de hidrocarburo saturados, de linea recta o
ramificados con 1 a 4, hasta 6, hasta 8 y hasta 10 atomos de carbono, como
por ejemplo alquilo-C;-C4 como metilo, etilo, propilo, I-metiletilo, butilo,
1-metil-propilo, 1-metilpropilo, 1,1-dimetiletilo, pentilo, 1-metilbutilo, 2-
metilbutilo, 3-metilbutilo, 2-2-di-metilpropilo, 1-etilpropilo, hexilo, 1,1-
dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo, [-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-
metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dinmetilbutilo, 1,3-
dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, 1-
etilbutilo 2-etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1-etil-1-
metilpropilo y 1-etil-2-metilpropilo,
Haloalquilo grupos alquilo de cadena recta o ramificados con 1 a 4 o hasta
6 atomos de carbono (como se menciona en lo que antecede), pudiendo
esos grupos los atomos de hidrogeno estar parcial o totalmente sustituidos
por atomos de halogeno, tal como se los sefiala en lo que antecede, por
ejemplo, haloalquilo-C;-C, , como clorometilo, bromometilo,
diclorometilo, triclorometilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo,
clorofluorometilo diclorofluorometilo, clorodifluorometilo, 1-cloroetilo, 1-

7
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bromoetilo  1-fluoroetilo, 2-fluoroetulo, 2,2 difluoroetilo, 2,2,2-
trifluoroetilo 2-cloro-2-fluoroetilo 2-cloro-2,2-difluoroetilo 2,2-dicloro-2-
fluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo, pentafluoroetilo y 1 1,1-trifluoroprop-2-ilo

Alquemlo restos de hidrocarburo simplemente no saturados, de cadena
recta o ramificados con 2 a 4, hasta 6, hasta 8 o hasta 10 atomos de carbono
y un doble enlace en una posicion cualquiera, por ejemplo alquenilo-C,-
Cs como etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo 1-metiletenilo, 1-butenilo, 2-
butenilo, 3-butenilo 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo 2-metil-2-
propenilo, 1-pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, 1-metil-1-
butenilo, 2-metil-1-butemilo, 3-metil-1-butenitlo, 1-metil-2-butenilo, 2-
metil-2-butenilo, 3-metil-2-butenilo, 1-metil-3-butenilo, 2-met1]-3-butenilo,
3-metil-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-propenilo 1,2-dimetil-1-propenilo, 1,2-
dimetil-2-propenilo, l-etil-1-propenilo, l-etil-2-propenilo 1-hexenmilo 2-
hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexentlo, 5-hexenilo, 1-metil-1-pentenilo, 2-metil-
!-pententlo, 3-metil-1-pentenilo, 4-metil-1-pentenilo, 1-metil-2-pentenilo,
2-met1l-2-pentenilo, 3-metil-2-pentenilo, 4-metil-2-pentenilo, 1-metil-3-
pentenilo, 2-metil-3-pentenilo, 3-metil-3-pentemlo, 4-metil-3-pentenilo, 1-
meti[-4-pentenilo, 2-metil-4-pententlo, 3-metil-4-pentenilo  4-metil-4-
pentenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,I-dimetil-3-butenilo, 1,2-dimetil-1-
buterulo, 1,2-dimetil-2-butenilo, 1,2-dimetil-3-butemilo, 1,3-dimetil-1-
butenilo, 1,3-dimetil-1-butenilo, 1,3-dimetil-2-butenilo, 1,3-dimetil-3-
butenilo, 2,2-dimetil-3-butenilo, 2,3-dimetil-1-butenilo, 2 3-dimetil-2-
butenilo, 2,3-dimetil-3-butenilo, 3,3-dimetil-1-butenilo, 3,3 dimetil-2-
butenilo, I-etil-1-butenilo I etil-2-butenilo, 1-etil-3-butenilo, 2-etil-1-
butenilo, 2-etil-2-butenilo, 2-etil-3-butenilo, 1 1,2-trimetil-2-propenilo, 1-
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et1il-1-metil-2-propenilo, 1-etil-2-metil-1-propemilo y  1-etil-2-metil-2-
propentlo,

Alcadienilo restos de hidrocarburo doblemente no saturados, de cadena
recta o ramificados con 4 a 10 atomos de carbono y dos enlaces dobles en
una posicion cualquiera, por ejemplo 1,3-butadienilo, 1-metil-1,3-
butadienilo, 2-metil-1,3-butadienilo, penta-1,3-dien-1-1lo, hexa-1,4-dien-1-
ilo, hexa-1,4-dien-3-1lo, hexa-1,4-dien-6-1lo, hexa-1,5-dien-1-1lo, hexa-1,5-
dien-3-1lo, hexa-1,5-dien-4-1lo, hepta-1 4-dien-1-1lo, hepta-1 4-dien-3-1lo
hepta-1 4-dien-6-1lo, hepta-1,4-dien-7-1lo, hepta-1 5-dien-1-tlo, hepta-1,5-
dien-3-1lo, hepta-1,5-dien-4-1lo, hepta-1,5-dien-7-1lo, hepta-1,6-dien-1-1lo
hepta-1 6-dien-3-1lo, hepta-1,6-dien-4-1lo, hepta-1,6-dien-5-1lo, hepta-1,6-
dien-2-1lo, hexa-1,4-dien-1-1lo, octa-1,4-dien-1-1lo, octa-1,4-dien-2-ilo,
octa-1 4-dien-3-1lo octa-1,4-dien-6-1lo0 octa-1,4-dien-7-1lo, octa-1 5-dien-
1-1lo, octa-1,5-dien-3-1lo, octa-1 5-dien-4-1lo, octa-1,5-dien-7-1lo, octa-1,6-
dien-1-1lo, octa-1,6-dien-3-1lo, octa-1,6-dien-4-i1lo, octa-1,6-dien-5-ilo,
octa-1,6-dien-2-1lo, deca-1,4-dienilo, deca-1 5-dienilo, deca-1,6-dienilo,
deca-1,7-dienilo, deca-1,8-dienilo, deca-2,5-dienilo, deca-2,6-diemlo, deca-
2 7-dienilo, deca-2,8-dienilo, y similares

Alquinilo restos de hidrocarburo doblemente no saturados, de cadena recta
o ramificados con 4 a 10 atomos de carbono y dos enlaces dobles en una
posicion cualquiera, por ejemplo alquinilo-C,-Cq como etinilo, 1-propinilo,
2-propinilo, 1-butinilo, 2-butimlo, 3-butimilo, 1-metil-2-propmilo, 1-
pentinilo, 2-pentinilo, 3-pentinilo, 4-pentinilo, 1-metil-2-butinilo, 1-metil-
3-butimlo 2-metil-3-butinilo, 3-metil-1-butinilo, 1,1-dimetil-2-propinilo, 1-

et1l-2-propinilo, 1-heximilo, 2-hexinilo 3-hexinilo, 4-heximlo 5-hexinilo,
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1-metil-2-pentinilo, 1-metil-3-pentinilo, 1-metil-4-pentimlo, 2-metil-3-
pentinilo, 2-metil-4-pentinilo, 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-dimetil-3-butinilo, 2,2-dimeti}-2-butinilo, 3,3-dimet:l-1-
butinilo, 1-etil-2-butimlo, I-etil-3-butinilo, 2-etil-3-butimlo y 1-etil-1-
metil-2-propinilo,

Alquilideno grupo de hidrocarburos de cadena recta o ramificado con 1 a
4, preferiblemente 1 a 2 atomos de carbono, que en uno de los atomos de
carbono tiene 2 atomos de hidrogeno menos que el alcano original, por
ejemplo metileno etilideno, propilideno 1sopropilideno y butilideno
Cicloalquilo grupos de hidrocarburos monociclicos saturados, con 3 a 8,
preferiblemente hasta 6 miembros del anillo de carbono, como ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo, que puede estar no sustituido o
presentar 1, 2, 3, 4, 5 0 6 sustituyentes seleccionados de entre alquilideno-
C,-C4 alquilo-C;-C4, halogeno, haloalquilo-C,-C,4 e hidroxi,
Cicloalquemlo grupos de hidrocarburos monociclicos, simplemente no
saturados, con 5 a 8, preferiblemente 6 miembros de anillo de carbono,
como ciclopenten-1-1lo, ciclopenten-3-ilo, ciclohexeno-1-1lo, ciclohexeno-
3-1lo y ciclohexeno-4-ilo, que puede estar no sustituirdo o presentar 1,2, 3 o
4 sustituyentes seleccionados de entre alquilo-C;-C, halogeno, haloalquilo-
C,-C4 e hidroxi

Bicicloalquilo resto de hidrocarburo biciclico con 5 a 10 atomos de
carbono, como  biciclo[2 2 1]hept 1-1lo,  biciclo[2 2 1]hept-2-ilo,
biciclo[2 2 l]hept-7-1lo, biciclo[2 2 2]oct-I-1lo, biciclo[2 2 2]oct-2-ilo,

biciclo[3 3 OJoctilo y bicicio[4 4 O]ldecilo
10
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Alcoxi-C;-C; representa un grupo alquilo con 1 a 4 atomos de carbono,
unido a traves de un atomo de oxigeno, como por e¢jemplo metoxi, Etoxi,
n-propox1i, l-metiletox: butoxi, 1-metilpropoxi, 2-metiipropoxi o 1 1-
dimetiletoxi,

Alcox1-C;-Cg representa alcoxi-C;-C,, tal como se lo sefiala en lo que
antecede, as1 como por ejemplo pentoxi, 1-metilbutoxi, 2-metilbutoxi, 3-
metilbutoxi, 1,1-dimetilpropoxi, 1,2-dimetilpropox, 2,2-dimetilpropoxi, 1-
etilpropoxi, hexoxi, l-metilpentoxi, 2-metilpentoxi, 3-metilpentoxi, 4-
metilpentoxi, 1,1-dimetilbutoxi, 1,2-dimetilbutox:, I,3-dimetilbutoxi, 2,2-
dimetiibutoxi, 2 3-dimetilbutox1 3 3-dimetilbutox1  1-etilbutoxs, 2-
etitbutoxi, 1,1,2-trimetilpropoxi, 1,2,2-trimetilpropoxa, 1-et1l-1-
metilpropoxi o 1-etil-2-metilpropox,

Haloalcoxi--C;-C4 representa un resto de alcoxi-C;-C,, tal como se lo ha
mencionado en lo que antecede, que esta sustituido parcial o totalmente por
fluor, cloro, bromo y/o 10do preferiblemente por fluor, o sea por ejemplo
OCH,F, OCHF,, OCF;, OCH,Cl, OCHCl,, QCCIl;, clorofluorometoxi,
diclorofluorometoxi, clorodifluorometoxi, 2-fluproetoxi, 2-cloroetoxi, 2-
bromoetoxi, 2-10doetoxi, 2,2-difluoroetoxi, 2,2,2-triflucroetoxi, 2-cloro-2-
fluoroetoxi, 2-gloro-2,2-difluoroetoxi, 2,2-dicloro-2-fluoroetoxi, 2,2,2-
tricloroetoxi OC,F; 2-fluoropropoxi, 3-fluoropropoxi 2 2-
difluoropropoxi, 2,3-difluoropropoxt1, 2-cloropropoxi, 3-cloropropoxi, 2,3-
dicloropropoxi, 2-bromopropoxi, 3-bromopropoxi, 3,3,3-tnifluoropropoxi,
3 3,3-tricloropropox1, OCH,-C,Fs, OCF,-Cy-Fs, 1-(CHyF)-2-fluoroetoxi, 1-
(CH,CD)-2-cloroetoxt,  1-(CH,Br)-2-bromoetox;,  4-flucrobutoxi, 4-

clorobutoxi, 4-bromobutoxi o nonafluorobutoxi
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Haloalcox1-C,-Cs representa haloalcox1-C,-C4, tal como se lo ha
menctonado en lo que antecede, as1 como por ejemplo 5-fluoropentoxt, 5-
cloropentoxi, 5-bromopentoxi, 5-iodopentoxi, undecafluoropentoxi, 6-
fluoropentoxi,  6-clorohexoxi,  6-bromohexoxi,  6-i1odohexox1 o
tridecafluorohexoxi,

Alquemloxi alquenilo tal como se lo ha mencionado en lo que antecede,
unido a traves de un atomo de oxigeno, como por ejemplo alqueniloxi-C,-
Cs, como vimloxi, 1-propeniloxi, 2-propeniloxi, 1-metileteniloxi, 1-
buteniloxi, 2-buteniloxi, 3-buteniloxi, 1-metil-1-propeniloxi, 2-metil-1-
propenilox1  2-metil-1-propeniloxi, 1-metil-2-propenilox1  2-metil-2-
propeniloxi 1-penteniloxt, 2-penteniloxi, 3-penteniloxi, 4-penteniloxi, 1-
metil-1-buteniloxi, 2-metil-1-buteniloxi, 3-metil-1-buteniloxi 1-metil-2-
buteniloxi, 2-metil-2-buteniloxi, 3-metil-2-buteniloxi, 1-metil-3-buteniloxi,
2-metil-3-buteniloxi, 3-metil-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-propemloxi, 1,2-
dimetil-1-propeniloxi  1,2-dimetil-2-propeniloxi, 1-et1l-1-propemloxi, 1-
etil-2-propeniloxi, 1-hexeniloxi, 2-hexeniloxt, 3-hexeniloxi, 4-hexenilox,
5-hexeniloxi, 1-metil-1-penteniloxi, 2-metil-1-pentemloxi, 3-metil-1-
penteniloxi, 4-metil-1-penteniloxi, 1-metil-2-penteniloxi, 2-metil-2-
penteniloxi, 3-metil-2-penteniloxi, 4-metil-2-penteniloxi, 1-metil-3-
penteniloxi-2-metil-3-penteniiox 3-met1l-3-pentenloxi, 4-meti]-3-
pententloxi, 1-metil-4-pentenilox1  2-metil-4-penteniloxi, 3-metil-4-
pententloxi 4-metil-4-penteniloxi 1,1,-dimetil-2-buteniloxi, 1,1-dimet1]-3-
butentloxi, 1,2-dimetil-1-buteniloxi, 1,2-dimetil-2-butenilox1, 1,2-dimetil-
3-buteniloxi, 1,3-dimetil-1-buteniloxi, 1,3-dimetil-2-butenilox:, 1,3
d:metil-3-butenilox1, 2,2-dimetil-3-butenilox1, 2,3-dimetil-1-buteniloxi,
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2 3-dimetil-2-buteniloxi, 2,3-dimetil-3-butemloxi, 3,3-dimet1l-1-butemloxi,
3,3-dimetil-2-butenilox1, l-etil-1-buteniloxi, 1-etil-2-buteniloxi, 1-etil-3-
buteniloxt, 2-etil-1-buteniloxi, 2-etil-2-buteniloxi, 2-etil-3-buteniloxi,
1 1 2-trimetil-2-propeniloxi, 1-etil-1-metil-2-propeniloxi, 1-etil-2-metil-1-
propenilox1 y 1-etil-2-metil-2-propeniloxi,

Alquimiloxi alquinilo, tal como se lo enuncia en lo que antecede, unido a
traves de un atomo de oxigeno, por ejemplo alquiniloxi-C;-Cg4, como 2-
propiniloxi, 2-butintloxi, 3-butimloxi, 1-metil-2-propimloxi, 2-pentiniloxi,
3-pentiniloxi, 4-pentiniloxi, 1-metil-2-butiniloxi, I-metil-3-butiniloxi, 2-
metil-3-butimiloxi, 1-etil-2-propintloxi, 2-hexiniloxi, 3-heximiloxi, 4-
hexiniloxi, 5-hexiloxi, 1-metil-2-pentimiloxi, 1-metil-3-pentimlox1 y
similares,

Heterociclo saturado o parcialmente no saturado de cinco o seis
miembros, quecontiene uno, dos o tres heteroatomos tomados del
grupo oxigeno, nitrogeno y azufre por ejemplo heterociclos
(heterociclil), que contienen junto a los miembros del anillo de carbono,
uno a tres atomos de mtrogeno y/o un atomo de oxigeno o de azufre o bien
uno o dos atomos de oxigeno y/o de azufre, por ejemplo,
2 tetrahidrofuranilo, 3-tetrahidrofuranilo, 2-tetrahidritienilo, 3-
tetrahidrotientlo, 2-pirrohidinilo, 3-purrohidinilo, 3-1soxazolidinilo, 4-
1soxazolidinilo, 5-1soxazohidinilo, 3-1sotiazolidinilo 4-1sotiazohidinilo, 5-
1isotiazohidinilo, 3-pirazolidintlo, 4-pirazolidinilo, 5-pirazolidimlo, 2-
oxazolidimilo, 4-oxazolidimilo, 5-oxazolidinilo, 2-tiazolidimilo, 4-
tiazolidinilo, 5-tiazohdinilo, 2-imidazolhdimlo, 4-imidazohidinilo, 1,2.4-

oxadiazolidin-3-1lo  1,2,4-oxadiazolidin-5-1lo, 1 2,4-tiadiazolidin-3-1lo,
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1,2 4-tiadiazohidin-5-1lo, 1,2,4-triazohdin-3-1lo, 1,3 4-oxadiazolidin-2-1lo,
1,3,4-ttadiazolidin-2-1lo, 1 3,4-tniazolidin-2-1lo, 2,3-dihidrofur-2-1lo, 2,3-
dihidrofur-3-ilo, 2,4-dihidrofur-2-ilo, 2,4-dihidrofur-3-1lo, 2,3-dihidrotien-
2-1lo, 2,3-dihidrotien-3-tlo  2,4-dithidrotien-2-1lo, 2,4-dihidrotien-3-ilo, 2-
pirrolin-2-1lo,  2-pirrolin-3-1lo  3-pirrolin-2-1lo,  3-pirrolin-3-1lo,  2-
1soxazolin-3-1lo, 3-1soxazolin-3-1lo, 4-1soxazolin-3-1lo 2-1soxazolin-4-tlo,
3-1soxazolin-4-1lo, 4-1soxazolin-4-1lo, 2-1soxazolin-5-1lo, 3-1soxazolin-5-
ilo, 4-1soxazolin-5-1lo, 2-1sotiazolin-3-1lo, 3-1sotiazolin-3-1lo, 4-1sotiazolin-
3-ilo, 2-1sotiazolin-4-1lo, 3-i1sohazolin-4-1lo, 4-i1sotiazolin-4-ilo, 2-
isotiazolin-5-1to 3-1sotiazolin-5-1lo, 4-1sotiazolin-5-1lo, 2,3-dihidropirazol-
1-1lo, 2,3-dihidropirazol-2-ilo, 2,3-dihidropirazol-3-1lo, 2,3-dihidropirazol-
4-1lo 2 3-dihidropirazol-5-ilo, 3,4-dihidropirazol-1-ilo, 3,4-dihidropirazol-
3-1lo, 3,4-dihidropirazol-4-1lo, 3,4-dihidropirazol-5-1lo, 4,5-dihidropirazol-
1-ilo, 4,5-dihidropirazol-3-ilo, 4,5-dihidropirazol-4-ilo, 4,5-dihidropirazol-
5-1lo, 2,3-dihidrooxazol-2-ilo, 2,3-dihidrooxazol-3-ilo, 2,3-dihidrooxazol-
4-1lo, 2,3-dthidrooxazol-5-1lo 3,4-dihidrooxazol-2-1lo, 3,4-dihidrooxazol-
3-1lo, 3,4-dihidrooxazol-4-ilo, 2-piperidinilo 3-piperidintlo, 4-piperidinilo,
1,3-d1oxan-5-1lo, 2-tetrahidropiranilo, 4-tetrahidropiranlo, 2-
tetrahidrotienilo, 3-hexahidropiridazinilo, 4-hexahidropinidazinilo, 2-
hexahidropirimudimlo 4-hexahidropirimidinilo 5-hexahidropirmidinilo 2-
piperazinilo, 1 3,5-hexahidrotriazin-2-1lo y 1,2,4-hehxahidrotriazin-3-ilo

Hcterociclo aromatico de cinco o sets miembros, que contiene uno, dos
o tres heteroatomos tomados del grupo oxigeno, nitrogeno y azufre
heteroarilo de uno o dos nucleos, por ejemplo heteroarilo de 5 miembros

umdo por carbono, que contiene uno a tres atomos de nitrogeno o uno o dos
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atomos de nmitrogeno y un atomo de azufre u oxigeno como miembros del
anillo, como 2-furilo, 3-furilo 2-tienilo, 3-tienilo, 2-pirrolilo, 3-pirrolilo, 3-
1soxazolilo, 4-1soxazolilo, 5-1soxazolilo, 3-1sotiazolilo, 4-1sotiazolilo, 5-
isottazolilo, 3-pirazolilo, 4-pirazolilo, 5-pirazolilo, 2-oxazolilo, S-oxazolilo,
2-tiazolilo, 4-tiazohlo, 5-tiazohlo 2-1$midazolilo, 4-imidazohlo, 1,2,4-
oxadiazol-3-1lo, 1,2,4-oxadiazol-5-1lo 1,2,4-tiadiazol-3-1lo, 1,2,4-t1ad1azol-
5-1lo, 1,2,4-tnazol-3-1lo, 1,3,4-oxadazol-2-1lo, 1,3,4-t1adiazol-2-1lo, 1,3,4-
triazol-2-1l, heteroarilo de 5 miembros unido a traves de nmitrogeno, que
contiene uno a tres atomos de nitrogeno como miembros del anillo, como
pirrol-1-1lo, pirazol-1-ilo, imidazol-1-ilo, 1,2,3-triazol-1-1lo y 1 2 4-triazol-
I-1lo, heteroarilo de 6 miembros, que contiene uno a tres atomos de
nitrogeno como miembros del anillo, como pindin-2-ilo, piridin-3-ilo,
pindin-4-1lo, 3-pindazinilo, 4-pindazinilo, 2-pirtmudinilo, 4-pirimidinilo, 5-
pinnmidinilo, 2-pirazinilo, 1,3,5-triazin-2-1lo y 1,2,4-triazin-3-1lo

Una primera forma de realizacion preferida de la presente invencion
sc refiere a compuestos de la formula I en la que A esta unido con A, y A;
con A4 por un doble enlace Por regla, A; representa entonces C y A;
representa N Los grupos restantes A,, A; y A, representan entonces,
independientemente el uno del otro, N o C-R*® Entre estos se cuentan por

ejemplo los compuestos de las formulas generales I a,Ibylc
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Entre estas, se prefieren los compuestos en los cuales A, representa
C, A, y As representan N y los restantes grupos A3 y Ay, significan,
independientemente el uno del otro N o C-R*® por ejemplo los compuestos
de las formulasIbylIc

Otra forma de realizacion prefenida de la presente invencion se refiere a
los compuestos de la formula I, en los cuales A; esta unido con A; y Ay esta
unido con As por un doble enlace Por regla, A, representa entonces N o C-R? y
A; representa C Ejemplos de esto son los compuestos I, en los cuales A; y A;
representan C-R* y A, significa N o C-R*, por ejemplos los compuestos de las

formulas I d eI e Al representa preferentemente N

3a 1 3a 1
R® R (RO, R¥ g3R Re),
e NS pd 1T O
N re N R
R¥  d) (o)
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Entre los compuestos de la formuia I, en la cual A; esta unido con A3
y A4 esta umido con As por un enlace doble, A; representa N y A;
representa C, son preferidos aquellos compuestos en los cuales A,
representa N y A, y A4 sigmfican, independientemente el uno del otro, C-
R* o N Entre estos se cuentan por ejemplo los compuestos de las formulas

If,Ig lhylk

Re RS R, R R -
72 M }‘N =
”fl\ p N2

N~ "Rz N"“N7 “Re
Ral‘

(R)] (1g)

it (R®), e (R9),
[,N."'N \ I,N \N \

N e NZ Re
R® an 0K

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion se
refiere a compuestos de la formula I, en la que A, esta umido con A5 y A,
con A; , o bien A, con As y A; con Ay mediante un enlace doble De
ordinario, A, y As representan entonces C Se prefieren aqu1 compuestos I,
en los cuales una de las vanables A; o A, representa S y las restantes
variables A, A; y A4 representan, independientemente la una del otra, N o
C-R*, como por ejemplo los compuestos de las formulas Im, I n, 1o, Ip,

IqlrIsylt
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Aqui se prefieren tambien compuestos 1, en los cuales una de las
variables A; o A, representa N-R4 y las restantes vanables Ay, A; y A,
representan, independientemente la una del otra, N o C-R* como por

ejemplo los compuestos de las formulasIuylIv
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En las formulas I a — I v las vanables R? n, R', R3, R}, R® y R’
tienen los significados anteriormente indicados en particular los
significados que en lo que sigue se llaman preferidos R® y R tienen los
significados que se indican para R*

Entre los compuestos de las formulas Ia — Iv se prefieren
particularmente los compuestos Ic, [f I G y 1k Se prefieren ademas los
compuestos de las formulas Im,In,Jo 1o Iq,Ir,Is,It,Juylv

Contemplando el empleo de los compuestos 1 conformes a la
invencion como funguicidas, las vaniables n, R®, R' y R? presentan,
mdependnentemepte la una de la otra y preferiblemente en combinacion, los
siguientes significados
n 1,2,3 04, en particular 2, 0 3,

R* halogeno, en particular fluor o cloro, alquilo-C,-Cy4, en particular
metilo, alcoxi, en particular metoxi, fluoroalquilo-C,-C; en particular
difluorometilo y trifluorometilo, y fluoroalcox:-C,-C,, en particular
difluorometoxa y tnflurometox: Especialmente preferido es
seleccionar R® de entre halogeno, particularmente fluor o cloro,
alqutlo-C-C,4, especialmente metilo, y alcoxi-C,-C4, en particular

metoxt
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R'  alquilo-C;-Cq, alquenilo-Cy-C, alquinilo-C;-Cg cicloalquilo-C3-Cs,

cicloalquenilo-C;-Cs 0 en particular un grupo NR'R®
R? halogeno, especialmente cloro, o alquilo-C,-C,, en especial metilo

En cuanto R' representa alquilo-C,-Cs, cicloalquilo-C;-Csg,
cicloalquenilo-C3-Cs, alquenilo-C-Cs o alquinilo-C,-C, R? significa
preferentemente alqutlo-C;-C, y en especial metilo

En cuanto R' representa un grupo NR'R®, R? es seleccionado
preferentemente de entre cloro y alquilo-C;-C4 y en especial de entre cloro
y metilo

En cuanto R’ representa un grupo NR'R® al menos uno de los restos
R’ , R® es distinto de hidrogeno En particular R representa alquilo-C,-C,
haloalquilo-C;-Cs, alquemlo-C,-Cg o alquimlo-Cp-Cs En particular R®
representa hidrogeno o alquilo-C,-Cq

Entre los grupos preferidos NR’R? se cuentan tambien algunos que
representan un restp heterociclico saturado o parcialmente no saturado, que
puede presentar, junto al atomo de nitrogeno 1, otro heteroatomo,
seleccionado de entre O, S y NR'® como miembro del anillo, y presentar 1 o
2 sustituyentes seleccionados de entre alquilo-C,-Cg y haloalquilo-C,-C¢ El
resto heterociclico 5 a 7 presenta preferiblemente atomos como miembros
del anillo Ejemplos de estos restos heterociclicos son la pirrolidina, la
prperidina, la morfolina, la tetrahidropindina, por eemplo 1,2,3,6-
tetrahidropindina, piperazina y azepan, que pueden estar sustituidos de la
manera antedicha

Teniendo en vista el empleo de los compuestos I conformes a la

invencion como funguicidas,
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(R%),
el resto /©- representa preferiblemente un resto de la formula

Ra2
Ra1 Ra3

Ra4
Ras

en la que
R*  representa fluor, cloro o metilo,
R? representa hidrogeno o fluor,
R representa hidrogeno, fluor, cloro, alquilo-C;-C,, en especial metilo o
alcox1-C;-C4 en especial metoxi,
R™ representa hidrogeno o fluor,
R® representa hidrogeno, fluor, cloro o alquilo-C,-C4, en especial metilo
En esta conexion, por lo menos uno de los restos R*, R® es distinto
de hidrogeno En particular, por lo menos uno de los restos representa
hidrogeno, siendo especialmente preferidos los restos RZ? R™
Por lo demas, las vanables R®, R® R*®, R*®, R* R® y R® presentan,
independientemente la una de la otra y preferiblemente en combinacton con
los sigmificados preferidos de las vanables n, R, R! y R2 los siguientes
significados
R*  hidrogeno,
R*'  hidrogeno,
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R*' hidrogeno o CN,
R*  hidrogeno,
R* alquilo-C;-Cs,
R’  hidrogeno, alquilo-C;-C,, 0 alcoxi-C;-Cy,
R®  hidrogeno, alquilo-C,-C4, CHO o alquil-C;-C,-carbonilo
R'° representa preferiblemente H o alquilo-C,-C,, por ejemplo metilo R''y
R'? representan, independientemente el uno del otro, preferiblemente H o
metilo particularmente H R", R" Y R' representan preferentemente
alquilo-C;-C4 R'*y R'7 representan preferentemente alquilo-C,-C,
Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa cloro o
metilo y (R"), representa 2-fluoro-6-cloro (compuestos I ¢ 1) Son ejemplos
de ello los compuestos I ¢ 1, en los que R? significa cloro, R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos Ic 1, en los que R? significa metilo, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R}, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
igualmente los compuestos de la formula general Ic, en los que R?
representa cloro o metilo y (R%), representa 2,6-difluoro (compuestos I ¢ 2)
Son ejemplos de ello los compuestos I ¢ 2, en los que R? significa cloro,

R* representa hdrogeno R' representa NR'R® presentando R’R®
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conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son cjemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 ¢ 2, en los que R?
significa metilo, R¥ representa hidrogeno R' representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B

Son 1gualmente compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-dicloro (compuestos 1c¢3) Son
ejemplos de ello los compuestos 1 ¢ 3, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I¢ 3, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R representa NR'R®,
presentando R”,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I ¢, en los que R representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-fluoro-6-metilo (compuestos I ¢ 4) Son
ejemplos de ello los compuestos I ¢ 4, en los que R? significa cloro, R®
representa hidrogeno, R' representa NRR}, presentando R’R®

conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
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Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 4, en los que R?
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,4,6-trifluoro (compuestos I1¢ 5) Son
ejemplos de ello los compuestos I¢ 5, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’ R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos Ic 5, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno R' representa NR'RS,
presentando R’,R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I c, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-difluoro-4-metox1 (compuestos I c 6)
Son ejemplos de ello los compuestos I ¢ 6, en los que R? stignifica cloro,
R™ representa hidrogeno, R' representa NR'RE, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la

Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila de la Tabla B

24



e

Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1¢ 6, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los sigmificados tndicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2-metil-4-fluor (compuestos Ic7) Son
ejemplos de ello los compuestos 1 ¢ 7, en los que R? significa cloro, R®
representa hidrogeno, R' representa NR'R® presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1c 7, en los que R?
sigmfica metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R”,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2-fluor (compuestos I ¢ 8) Son ejemplos
de ello los compuestos I ¢ 8, en los que R? significa cloro, R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R?® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos Ic 8, en los que R? significa metilo, R*
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representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente prefertdos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢ en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-cloro (compuestos I ¢ 9) Son ejemplos
de ello los compuestos I ¢ 9, en los que R? significa cloro, R™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’ R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I1¢ 9, en los que R? significa metilo, R®
representa hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,4-difluoro (compuestos 1¢ 10) Son
gjemplos de ello los compuestos I ¢ 10, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR’R® presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 10, en los que R?
significa metilo, R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’,R® conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
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Son tambien compuestos particularmente prefertdos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R, representa 2-fluoro-4-cloro (compuestos I ¢ 11) Son
ejemplos de ello los compuestos I ¢ 11, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R! representa NR'R}, presentando R"',Ra
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 11, en los que R?
significa metilo R* representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R7R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-cloro 4-fluor (compuestos I ¢ 12) Son
ejemplos de ello los compuestos I ¢ 12, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquelios compuestos 1 ¢ 12, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
delaTablaB
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Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-metilo (compuestos Ic13) Son
ejemplos de ello los compuestos I ¢ 13, en los que R? significa cloro, R*
repiesenta  hidrogeno, R' representa NR'RS, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 13, en los que R?
sigmfica metilo, R™ representa hidrogeno, R representa NR'R®,
presentando R7,R® conjuntamente los sigmificados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de ta formula general I c, en los que R? representa
cloro o metlo y (R"), representa 2,4-dimetilo (compuestos Ic 14) Son
ejemplos de ello los compuestos I ¢ 14, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 14, en los que R?
significa metilo, R representa hidrogeno, R! representa NR'R?,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
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general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R, representa 2-fluoro-6-metilo (compuestos I ¢ 15)
Son ejemplos de ello los compuestos I ¢ 13, en los que R? significa cloro,
R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R! presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 15, en los que R
significa metilo, R*® representa hidrogeno R' representa NR'R’,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el stgnificado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I ¢, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,6-dimetilo (compuestos I¢ 16) Son
ejemplos de ello los compuestos I c 16, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'RS, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I ¢ 16, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
dc la Tabla B

Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
los compuestos de la formula general I f en los que R? representa cloro o
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metilo y (R?), representa 2-fluoro-6-cloro (compuestos I f 1) Son ejemplos
de ello los compuestos If1, en los que R? significa cloro, R*® y R™
representan hidrogeno, R representa NR"RB, presentando R7,R8
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos If1, en los que R?
significa metilo, R* y R* representan hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R'R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 1, en
los cuales R? sigmifica cloro, R*® representa CN y R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 1, en los cuales R? significa metilo, R*®
representa CN y R™ representa hidrogeno R' representa NR'R?,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general 1 f, en los que R representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-difluoro (compuestos 1f2) Son
gjemplos de ello los compuestos I £2, en los que R? significa cloro, R* y
R* representan hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
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Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 12, en los que R?
significa metilo, R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R”,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 £ 2, en
los cuales R? significa cloro, R™ 1epresenta CN y R™ representa
hidrogeno, R' representa NR'RS, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I £2, en los cuales R? significa metilo, R*®
representa CN y R* representa hidrogeno, R’ representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I f en los que R? representa
cloro o metilo y (R®), representa 2,6-dicloro (compuestos I1f3) Son
ejemplos de ello los compuestos I3, en los que R? significa cloro, R® y
R* representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R?
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f3, en los que R?
significa mettlo, R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’R? conjuntamente los significadqs indicados en cada caso
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en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £ 3, en
los cuales R® significa cloro, R*® representa CN y R™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
sign:ficados 1ndicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I 3, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R* representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B

Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa cloro o
metilo y (R, representa 2-fluoro-6-metilo (compuestos 1f4) Son
ejemplos de ello los compuestos I £4 en los que R? significa cloro, R* y
R*™ representan hidrogeno, R' representa NR’R® presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos [ f4 en los que R?
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el signifjcado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 f4 en
los cuales R? sigmfica cloro, R*® representa CN y R®™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’,R® conjuntamente los
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significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1 f4 en los cuales R? significa metilo, R™
representa CN y R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R representa
cloro o metilo y (R%), representa 2 4 6-fluor (compuestos If5) Son
ejemplos de ello los compuestos I 5, en los que R? significa cloro, R*® y
R*® representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f5, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 5, en
los cuales R® significa cloro, R* representa CN y R™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R® presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado 1ndicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f5, en los cuales R? significa metilo, R*®
representa CN vy R* representa hidrogeno, R representa NR'R®,
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presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,6-difluoro-4-metoxi1 (compuestos I f 6)
Son ejemplos de ello los compuestos I f6, en los que R? sigmifica cloro,
R*' y R™ representan hidrogeno, R’ representa NR'R?, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 16, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R?® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £ 6, en
los cuales R? significa cloro, R™ representa CN y R® representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f6, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R* representa hidrogeno, R! representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
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general [ los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloto o metilo y (R%), representa 2-meul-4-fluor (compuestos 1 f7) Son
ejemplos de ello los compuestos I f7, en los que R? significa cloro, R® y
R* representan hidrogeno, R representa NR'R?, presentando R’ R®
conjuntamente [os significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 17, en los que R®
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
cn una fila de la Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £ 7, en
los cuales R? signmifica cloro, R*™ representa CN y R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R! presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos [ £ 7, en los cuales R? significa metilo, R®
representa CN y R representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluor (compuestos I f8) Son ejemplos
de ello los compuestos 18, en los que R? sigmfica cloro, R* y R®

representan hidrogeno, R' representa NR"'RB, presentando R7,Rs
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conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f8, en los que R
significa metilo, R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R* conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 8, en
los cuales R? significa cloro, R™ representa CN y R*™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R® presentando R,R® comuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I8, en los cuales R? sigmifica metito, R®
representa CN y R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I £, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-cloro (compuestos I £9) Son ejemplos
de ello los compuestos If9, en los que R? sigmifica cloro, R*® y R*
represcntan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R' presenta el stgnificado 1ndicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f9, en los que R?
significa metilo, R* representa hidrogeno, R' representa NRRS,
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presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £9, en
los cuales R? sigmfica cloro, R® representa CN y R*™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R! presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f9, en los cuales R? significa metilo, R™
representa CN y R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R, representa 2,4-difluoro (compuestos If10) Son
ejemplos de ello los compuestos I f 10, en los que R? significa cloro, R® y
R¥ representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 10, en los que R?
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £ 10, en
los cuales R? sigmifica cloro, R™ representa CN y R*® representa
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hidrogeno R' representa NR'R?, presentando R’ R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 10, en los cuales R? significa metilo, R*®
representa CN y R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R”,R® conyuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado mdicado en una fila
de la Tabla B

Son también compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluoro-4-cloro (compuestos I f11) Son
ejemplos de ello los compuestos I f 11, en los que R? significa cloro, R*® y
R* representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 111, en los que R?
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos [ f 11, en
jos cuales R? significa cloro, R™ representa CN y R® representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’.R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A o R' presenta
el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1 f 11, en Jos cuales R? significa metilo, R*
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representa CN vy R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R’,R® conjuntaimente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmhcado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I £, en los que R’ representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-fluoro-6-cloro (compuestos I f 12) Son
ejemplos de ello los compuestos I f 12 en los que R? significa cloro, R* y
R® representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f12, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R representa NRR?,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambten aquellos compuestos I £ 12, en
los cuales R? significa cloro R® representa CN y R*™ representa
hidrogeno, R' representa NR'R® presentando R’ R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado 1ndicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 12, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R*® representa hidrogeno, R representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los stgnificados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B
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Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2-metilo (compuestos If13) Son
ejemplos de ello los compuestos I f 13, en los que R? significa cloro, R* y
R* representan hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R’ presenta el sigmficado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £13, en los que R?
significa metilo, R representa hidrogeno, R' representa NR'R?
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 13, en
los cuales R® significa cloro, R™ representa CN y R* representa
hidrogeno, R representa NR’RS, presentando R7,R3 conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R’ presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 13, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R® representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R’R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general | los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2 4-dimetilo (compuestos I f14) Sop

ejemplos de ello los compuestos I f 14, en los que R? sigmfica cloro, R* y
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R*' representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R",R8
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 14, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R”,R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado 1ndicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 14, en
los cuales R? significa cloro, R*® representa CN y R representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados 1ndicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 14, en los cuales R? significa metilo, R*®
representa CN y R representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R* conjuntamente los signtficados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 f 14, en
los cuales R? significa cloro, R*® representa CN y R representa
hidrogeno, R! representa NR'R?, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 14, en los cuales R? sigmifica metilo, R*
representa CN y R*™ representa hidrogeno R' representa NR'R,
presentando R’,R® conjuntamente los stgmificados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
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de la TablaB

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-fluoro-4-metilo (compuestos I f 15) Son
ejemplos de ello los compuestos I f 15, en los que R? significa cloro, R® y
R* representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 f 15, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R'R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I f 15, en
los cuales R? significa cloro, R*® representa CN y R® representa
hidrogeno, R representa NR'R?, presentando R’R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de Ia Tabla A, o R’ presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 15, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R”,R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 £ 15, en
los cuales R? significa cloro, R*® representa CN y R® representa
hidrogeno, R' representa NR'R, presentando R’.R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
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el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I f 15, en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R* representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambten compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I f, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2,6-dimetilo (compuestos I f16) Son
ejemplos de ello los compuestos I £ 16 en los que R* significa cloro, R* y
R® representan hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado ndicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 116 en los que R?
significa metilo, R representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I £ 16 en
los cuales R? significa cloro, R*® representa CN y R* representa
hidrogeno R' representa NR'R®, presentando R’ R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R’ presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de elio
tambien aquellos compuestos I f 16 en los cuales R? significa metilo, R*
representa CN y R™ representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso
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en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2-fluoro-6-cloro (compuestos I g 1) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 1, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR'R}, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 1, en los que R*
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-difluor (compuestos 1g2) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 2, en los que R? sigmifica cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NRR®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g2, en los que R?
significa metilo, R representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’ R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
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Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R” representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-dicloro (compuestos [ g3) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 3, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R?
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1g 3, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'RE,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-fluoro-6-metilo (compuestos 1 g 4) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 4, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 g 4, en los que R?
significa metito, R*™ representa hidrogeno, R representa NR'R?,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso

en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el sigmficado indicado en una fila
dc la Tabla B
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Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general 1 g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,4,6-trifluoro (compuestos I g 5) Son
ejemplos de ello los compuestos 1 g 5, en los que R? significa cloro, R*
representa hidrogeno, R representa NR’R®, presentando R’R®
conmjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 5, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R?
presentando R’R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-difluoro-4-metoxi (compuestos I g 6)
Son ejemplos de ello los compuestos I g 6, en los que R? significa cloro,
R* representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 6, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R'R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
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general I los compuestos de la formula general [ g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R?), representa 2-metil-4-fluor (compuestos I g 7) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 7, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 g7, en los que R’
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'R?,
presentando R’,R® comjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluor (compuestos I g 8) Son ejemplos
de ello los compuestos I g 8, en los que R? significa cloro, R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’ R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos I g 8, en los que R? significa metilo, R*®
representa hidrogeno R' representa NR'R® presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el sigmificado dicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa

cloro o metilo y (R"), representa 2-cloro (compuestos I g 9) Son ejemplos

47



AT

de ello los compuestos I g9 en los que R? significa cloro, R* representa
hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los
significados indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta
el significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1g9, en los que R? significa metilo, R*
representa hidrogeno, R' representa NR'R’, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,4-difluor (compuestos 1 g 10) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 10, en los que R? significa cloro, R
representa  hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R’ presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 10, en los que R
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R”,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluoro-4-cloro (compuestos I g 11) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 11, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R' representa NR'R?, presentando R’R®
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conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 11, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R’
presentando R’,Ra conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-cloro-4-fluor (compuestos [ g 12) Son
ejemplos de ello los compuestos 1 g 12, en los que R? significa cloro, R*
representa hudrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 12, en los que R?
significa metilo, R*™ representa hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I g, en los que R representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-metilo (compuestos I1g13) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 13, en los que R? significa cloro, R*®
representa hidrogeno, R! representa NR7RB, presentando R'R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
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Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 13, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R®
presentando R’,R? conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2,4-dimetilo (compuestos I g 14) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 14, en los que R? significa cloro, R®
representa hidrogeno, R' representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A o R’ presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 14, en los que R?
significa metilo, R*® representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluoro-4-metilo (compuestos I g 15)
Son ejemplos de ello los compuestos I g 15, en los que R? significa cloro,
R* representa hidrogeno, R representa NR'R®, presentando R’R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la

Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila de la Tabla B
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Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos 1 g 15, en los que R?
significa metilo, R*® 1epresenta hidrogeno, R' representa NR'RS,
presentando R’,R® conjuntamente los sigmificados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en una fila
de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I g, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-dimetilo (compuestos 1 g 16) Son
ejemplos de ello los compuestos I g 16, en los que R? significa cloro, R*
representa  hidrogeno R' representa NR'R, presentando R’,R®
conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de la
Tabla A, o R! presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos I g 16, en los que R?
significa metilo, R™ representa hidrogeno, R' representa NR'R®,
presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en cada caso
en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmficado indicado en una fila
de la Tabla B

Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa cloro o
metilo y (R"), representa 2-fluoro-6-cloro (compuestos I k 1) Son ejemplos
de ello los compuestos I k 1, en los que R? sigmfica cloro, R representa
NR’RS, presentando R-’,Ra conjuntamente los significados indicados en
cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en
una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos

Ik 1 en los que R? significa metilo, R representa NR'R?, presentando
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R’ R® conjuntamente los significados indicados en cada caso en una fila de
la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,6-difluor (compuestos 1k2) Son
ejemplos de ello los compuestos 1k 2, en los que R? significa cloro, R’
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los sigmficados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 2, en los que R? significa metilo, R’
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general 1 k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,6-dicloro (compuestos 1k 3) Son
ejemplos de ello los compuestos 1k 3, en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos Ik 3, en los que R? significa metilo, R'
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de [a Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
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gencral [ los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R*), representa 2-fluoro-6-metilo (compuestos 1 k 4) Son
ejemplos de ello los compuestos 1k 4, en los que R? sigmifica cloro, R!
representa NR'R®, presentando R’R? conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R! presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos Ik 4, en los que R* significa metilo, R
representa NR'R®, presentando R’,R}? conjuntamente los sigmificados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de Ia formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,4,6-trifluor (compuestos 1k 5) Son
ejemplos de ello los compuestos 1k 5, en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’,R}? conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos [k 5, en los que R significa metilo, R’
representa NR'R®, presentando R’,R* conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,6-difluoro-4-metoxi (compuestos I k 6)
Son ejemplos de ello los compuestos I k 6, en los que R? significa cloro, R

53



_SE3

representa NR'R® presentando R’R* conjuntamente los sigmficados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos [k 6, en los que R? significa metilo, R!
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general [ los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-metil-4-fluor (compuestos I k 7) Son
ejemplos de ello los compuestos 1k 7 en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 7 en los que R? significa metilo, R’
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
stgnificado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R®), representa 2-fluor (compuestos 1 k 8) Son ejemplos
de ello los compuestos 1 k 8, en los que R? sigmifica cloro, R’ representa
NR'R®, presentando R’,R? conjuntamente los significados indicados en
cada caso en una fila de la Tabla A, o R! presenta el significado indicado en
una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos
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1k 8, en los que R® significa metilo, R' representa NR'R®, presentando
R’ R® conjuntamente los sigmificados indicados en cada caso en una fila de
la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R®), representa 2-cloro (compuestos [ k 9) Son ejemplos
de ello los compuestos 1k 9, en los que R? significa cloro, R' representa
NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los sigmificados mdicados en
cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el sigmificado indicado en
una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos
1k9 en los que R? sigmifica metilo, R' representa NR’R®, presentando
R’,R® conjuntamente los sigmificados indicados en cada caso en una fila de
la Tabla A, o R' presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son compuestos particularmente preferidos de la formula general I
los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa cloro o
metilo y (R"), representa 2,4-difluor (compuestos I k 10) Son ejemplos de
ello los compuestos 1k 10 en los que R? sigmifica cloro, R' representa
NR'R?, presentando R’,R® conjuntamente los significados indicados en
cada caso en una fila de la Tabla A, o R’ presenta el sigmificado mdicado en
una fila de la Tapla B Son ejemplos de ello tambien aquellos compuestos
Ik 10, en los que R” significa metilo, R' representa NR'R®, presentando
R’ R® conjuntamente los sigmficados indicados en cada caso en una fila de
la Tabla A, o R presenta el significado indicado en una fila de la Tabla B
Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general 1 k, en los que R? representa
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cloro o metilo y (R®), representa 2-fluoro-4-cloro (compuestos I k 11) Son
ejemplos de ello los compuestos I k 11, en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’.R® comjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 11, en los que R? significa metilo, R!
representa NR'R®, presentando R’,R* conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R"), representa 2- cloro-4-fluor (compuestos I k 12) Son
ejemplos de ello los compuestos [ k 12, en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’,R® comjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado 1ndicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 12, en los que R? significa metilo, R’
representa NR'R?, presentando R’,R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente prefertdos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k, en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2-metilo (compuestos 1k 13) Son
ejemplos de ello los compuestos 1 k 13 en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R",Ra conjuntamente los significados
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indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado 1ndicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 13 en los que R? significa metilo, R'
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k en los que R® representa
cloro o metilo y (R"), representa 2,4-dimetilo (compuestos 1k 14) Son
ejemplos de ello los compuestos Ik 14 en los que R? significa cloro, R
representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
sigmficado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 14 en los que R? significa metilo, R
representa NR'R®, presentando R’,R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k en los que R” representa
cloro o metilo y (R"), representa 2-fluoro-4-metilo (compuestos Ik 15)
Son ejemplos de ello los compuestos [ k 15 en los que R? significa cloro, R’
representa NR'R®, presentando R’,R® comjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 15 en los que R® significa metilo, R’

57



P

representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los signtficados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B

Son tambien compuestos particularmente preferidos de la formula
general I los compuestos de la formula general I k en los que R? representa
cloro o metilo y (R%), representa 2,6-dimetilo (compuestos [ k 16) Son
gjemplos de ello los compuestos 1k 16, en los que R? significa cloro, R
representa NRR?, presentando R'R® conjuntamente los sigmficados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el
significado indicado en una fila de la Tabla B Son ejemplos de ello
tambien aquellos compuestos 1k 16 en los que R? significa metilo, R’
representa NR'R®, presentando R’R® conjuntamente los significados
indicados en cada caso en una fila de la Tabla A, o R' presenta el

significado indicado en una fila de la Tabla B

Tabla A

N° R’ RY
A-1 H H
A-2 CH,CH, H
A-3 CH,CH, CH,
A-4 CH,CH, CH,CH,
A-5 CH,CF; H
A-6 CH,CF; CH;
A-7 CH,CF; CH,CH,
A-8 CH,CCl; H
A-9 CH,CCl; CH;
A-10 CH,CCl,4 CH,CH,
A-11 CH,CH,CH; H
A-12 CH,CH,CH; CH;
A-13 CH,CH,CH; CH,CH;
A-14 CH,CH,CH; CH,CH,CH;
A-15 CH(CH;), H
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A-16 CH(CH;), CH;
A17 CH(CH,), CH,CH,
A-18 | (£)CH(CH,)-CH,CH, H
A-19 |  (*)CH(CH,)-CH,CH, CH,
A20 | (+)CH(CH,)-CH,CH CH,CH,
A2 (S)CH(CH;,)-CH,CH, H
A-22 | (S)CH(CH,)-CH,CH, CH,
A-23 (S)CH(CH;)-CH,CH; CH,CH;,
A-24 (R YCH(CH;)-CH,CHj,3 H
A25 | (R)CH(CH;)-CH,CH, CH,
A26 | (R )CH(CH,)-CH,CH, CH,CH,
A-27 | (£)CH(CH,)-CH(CH), H
A28 | (2)CH(CH;)-CH(CHy), CH,
A29 | (£)CH(CH,)-CH(CH,), CH,CH,
A-30 | (S)CH(CH,)-CH (CH), H
A31 | (S)CH(CH,)-CH (CH,), CH,
A-32 (S)CH(CH;)-CH (CH;), CH,CH;
A-33 | (R )CH(CH,)-CH (CH,), H
A34 | (R)CH(CH,)CH(CH), CH,
A-35 (R )CH(CH,)-CH (CHj), CH,CH,
A36 | (1)CH(CHy)-C(CH,), H
A37 | (£)CH(CH;)-C(CHy), CH,
A38 | (£)CH(CH;)-C (CHs), CH,CH,
A-39 | (S)CH(CH,)-C (CHy), H
A-40 | (S)CH(CH.)-C(CH), CH,
A-41 (S)CH(CH;)-C(CH;); CH,CH;
A-42 (R YCH(CH,)-C(CH;)s H
A-43 (R YCH(CH3)-C (CH3); CH;
A-44 (R YCH(CH;)-C (CHj3); CH,CH,
A-45 (*)CH(CH,)-CF; H
A-46 (2)CH(CH,)-CF, CH,
A-47 (+)CH(CH,)-CF, CH,CH,
A-48 (S)CH(CH,)-CF; H
A-49 (S)CH(CH;)-CF; CH,
A-50 (S)CH(CH;)-CF, CH,CH,
A-51 (R )CH(CH,)-CF, H
A-52 (R )CH(CH,)-CF, CH,
A-53 (R YCH(CH,)-CF; CH,CH,

59




N° R R
A-54 (£)CH(CH3)-CCl, H
A-55 (£)CH(CH,)-CCl, CH,
A-56 (£)CH(CH,)-CCl; CH;CH;
A-57 (S)CH(CH,)-CCl,4 H
A-58 (S)YCH(CH,)-CCl, CH;
A-59 (S)CH(CH,)-CCl, CH,CH,
A-60 ( RYCH(CH;)-CCl3 H
A 61 (R YCH(CH,)-CCl3 CH,
A-62 (R )CH(CH;)-CCl, CH,CH;
A-63 CH,CF,CF; H
A-64 CH,CF,CF, CH;,3
A-65 CH,CF,CF, CH,CH,
A-66 CH, (CF»),CF; H
A-67 CH,(CF,),CF, CH;,3
A-68 CH,(CF,),CF, CH,CH;
A-69 CH,C(CH; )=CH, H
A-70 CH,C(CH; =CH, CH,
A-71 CHzC(CH3)= CH2 CHzCHg
A-72 CH,CH=CH, H
A-73 CH,CH = CH;, CH,
A-74 CH,CH =CH, CH,CH;
A-75 CH(CH,;)CH =CH, H
A-76 CH(CH,;)CH =CH, CH,
A-77 CH(CH;)CH=CH, CH,CH,
A-79 CH(CH;)C(CH,) = CH, CH;,
A-80 CH(CH3)C(CH;,)= CH, CH,CH;
A-81 Ciclopentilo H
A-82 Ciclopentilo CH,
A-83 Ciclopentilo ' CH,CH,
A-84 Ciclopentilo “H
A-85 Ciclopentifo CH;
A-86 Ciclopentilo CH,CH,
A-87 -(CHz)zCH=CHCH2-

A-88 -(CH,),C (CH;)=CHCH,-
A-89 «(CH,),CH(CH;)(CH,),-
A-90 -(CH_);CHF(CHj,),-
A-91 -(CH,);CHFCH,-
A-92 -(CH,);CH(CF;){CH,),-
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N° R'l Rﬂ
A-93 ~(CH,;),O(CH,),-
A-94 -(CH;),S(CHy),-
A-95 ~(CHy)s-
A-96 -(CHy)s-
A-97 -CH,CH=CHCH,-
A-98 -CH(CH;)(CH,);-
A-99 -CH,CH(CH;)(CHy),-

Tabla B

N° R’
B-1 CH,

B-2 CH,CH,

B-3 CH,CH,CH;

B-4 CH(CHs),

B-5 CH,CH(CH;),

B-6 (#)CH(CH,;)CH,CH;

B-7 (R)YCH(CH,3)CH,CHj;

B-8 (S)CH(CH3)CH,CH;

B-9 (CH,);CH;

B-10 C(CH;);

B-11 (CH,),CH;

B-12 CH(CH,(CH;),

B-13 CH,CH,CH(CH3),

B-14 (£)CH(CH;)(CH,),CH;

B-15 (R)CH(CH;)(CH,),CHj

B-16 (S)CH(CH;)(CH,),CH;,

B-17 (£)CH,CH(CH;)CH,CHj;

B-18 (RYCH,CH(CH;)CH,CH;,

B-19 (S)YCH,CH(CH;3)CH.CH;

B-20 (£)CH(CH;3;)CH(CH3),

B-21 (R)ICH(CH;)CH(CH3),

B-22 (S)YCH(CH;)CH(CHs),

B-23 (CH,)sCH,

B-24 (%,2)CH{CH;)CH(CH;)CH,CH;
B-25 (£,R)CH(CH;)YCH(CH3;)CH,CH;,
B-26 (+,SYCH(CH,;)CH(CH,)CH,CH;
B-27 (R ,#)CH(CH;)CH(CH,)CH,CH,
B-28 (S,£)CH(CH;)YCH(CH;)CH,CHj,4
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B-29 ()CH,CH(CH;)CF;

B-30 (R)CH,CH(CH;)CF,

B-31 (S)CH,CH(CH,;)CF3

B-32 (£)CH,CH(CF3)CH,CH;

B-33 (R)CH,CH(CF;)CH,CH,4

B-34 (S)CH,CH(CF,)CH,CH,

B-35 (+,£)CH(CH;)CH(CH,)CF,
B-37 (%,S)CH(CH;)CH(CH;)CF;
B-38 (R,2)CH(CH,)CH(CH;)CF,
B-39 (S,£)CH(CH,;)CH(CH;)CF,
B-40 (£,4)CH(CH,)CH(CF;)CH,CH,
B-41 (+,R)CH(CH,)CH(CF,)CH,CH,
B-42 (%,S)CH(CH;3)CH(CF;)CH,CH;
B-43 (R,+)CH(CH,)CH(CF,)CH,CH;
B-44 (S£)CH(CH;)CH(CF;)CH,CH;
B-45 CF;

B-46 CF,CF,

B-47 CF,CF,CF;

B-48 C-C3H5

B-49 (1 -CHg)—C-C3H4

B-50 c-CsHo

B-51 C-C5H| 1

B-52 (4-CH;)-c-C¢H,,

B-53 CH,C(CH;)=CH,

B-54 CHzCHzQ(CH})=CH2

B-55 CH,C(CH3),

B-56 CHz-Sl(CH:;)g

B-57 n-C¢H,,

B-58 (CH,);-CH(CH3),

B-59 (CH,),-CH(CH,)-C;H;

B-60 CH,-CH(CH,)-n-C,H,

B-61 CH(CH})-H-C4H9

B-62 CH,-CH(C,H),

B-63 CH(C,H;)-n-C;H,

B-64 CHg—C‘Cng

B-65 CH,-CH(CH,)-CH(CH,),

B 66 CH(CH,)-CH,CH(CH,),

B-67 CH(CH,;)-CH(CH,)-C,H;,
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B-68 CH(CH;)-C(CH3);

B-69 (CH,),-C(CHa)s

B-70 CH,-C(CH,),-C-H

B-71 2-CH3-C-C5H3

B-72 3-CH3-C-C ng

B-73 C(CH3)_2-H-C3H7

B-74 (CHp)s-CH;

B-75 (CH,),-CH(CH,),

B-76 (CH,),-CH(CH,)-G,H;
B-77 (CH,),-CH(CH;)-n-C;H;
B-78 CH;-CH(CH3)-H-C4H9

B-79 CH(CHj;)-n-CsH;,

B-80 (CH,);C(CH3);

B-81 (CH,),CH(CH3)-CH(CH3),
B-82 (CH,)CH(CH,)-CH,CH(CH;),
B-83 CH(CH;)(CH,),-CH(CH,),
B-84 (CH;),C(CH,),-C,Hs

B-85 CH,CH(CH,)CH(CH,)C,Hs
B-86 CH(CH,)CH,CH(CH,)C,H;
B-87 CHzC(CH3)2-ﬂ-C3H7

B-88 CH(CH;)CH(CH;)-n-C;H,
B-89 C(CHg)z-ﬂ-C.gHg

B-90 (CH,),CH(C;Hs),

B-91 CHJCHQ;Hs)-n-C;:,H-/

B-92 CH(Csz)-n-C4H9

B-93 CH,-CH(CH;)C(CH));
B-94 CH(CH,)CH,C(CH,),

B-95 CH,C(CH;),CH(CH,),
B-96 CH,CH(C,Hs)CH(CH3),
B-97 CH(CH,)CH(CH;)CH(CH,),
B-98 C(CH;),CH,CH(CH;),

B-99 CH(C,H;)CH,CH(CH,),
B-100 CH(CH3)C(CH3),C,Hs
B-101 CH(CH,)CH(C,H),

B-102 C(CH.),CH(CH,)C,H;
B-103 CH(C,H5)CH(CH,)C,H,
B-104 C(CH;)(C;H:.)-I’I-C;H—,-
B-105 CH([‘I-C;;H';):

B-106 CH(n-C;H,)CH(CH;),
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N° R’
B-107 C(CH,),C(CH; ),

B-108 C(CH;)C,H5)-CH(CHs),

B-109 C(C,;Hs);

B-110 (3-CH3)-C-C5H]0

B-111 (2-CHy)-c-C¢Hyg

B-112 n-CgHyq

B-113 CHzC(=NO-CH3)CH3

B-114 CH,C(=NO-C,Hs)CH,

B-115 CHQQ:NO-D-C:;H'])CH:;

B-116 CHzC(=N0-l-CgH1)CH3

B-117 CH(CH;3)C(=NOCH;)CH;

B-118 CH(CH,)C(=NOC,H;)CH;
B-119 CH(CH,)C(=NO-n-C;H,)CH;,
B-120 CH(CH,)C(=NO-1-C;H,)CH,
B-121 C(=NOCH;)C(=NOCH;)CH;
B-123 C(=NOCH;)C(=NO-n-C;H,)CH,
B-124 C(=NOCH3)C(=NO-I-C3H7)CH3
B-125 C(=NOC,H,)C(=NOCH,)CH,;
B-126 C(=NOC2H5)C(=NOC3H5)CH3
B-127 C(=NOC,H,)C(=NO-n-C;H;)CH,
B-128 C(=NOC,H;)C(=NO-1-C,H,)CH;
B-129 CH,C(=NO-CH;)C,H;

B-130 CHzC(=NO-C2H5)C2H5

B-131 CH;C(’-NO-D-C;H-;)(;:HS

B-132 CHzC(=N0-l-C3H7)CQI_'Is

B-133 CH(CH;)C(=NOCH,)C,H;
B-134 CH(CH;)C(=NOC2H5)C2LH5
B-135 CH(CH3)C(=NO-B-C3H7)C2H5
B-136 CH(CH;)C(=NO-n-C;H;)C,H;
B-137 C(=NOCH;)C(=NOCH;)C,Hs
B-138 C(=NOCH;)C(=NO-C,H;)C,H;
B-139 C(=NOCH,)C(=NO-n-C;H7)C;Hs
B-140 C(=NOCH3)CL=NO-1-C3H7)C2H5
B-141] C(‘—‘NOCsz)C(:NOCHJ)Csz
B-142 C(=NOC,H;)C(=NOC,H;)C,Hs;
B-143 C(=NOC,Hs)C(=NO-n-C;H,)C,Hs
B-144 C(=NOC2IECX=NO- l-C3H7)C2H5
B-145 CH=CH-CH,CH;
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B-146 CHg-CH=CH-CH3

B-147 CHz CH:—CH=CH2

B-148 C(CH;),CH,CH,

B-149 CH=C(CH3)2

B-150 C(=CH2)-CH2CH3

B-151 C(CH,)=CH-CH,

B-152 CH(CH;)CH=CH,

B-153 CH=CH-I'I-C3H7

B-154 CI;I;-CH=CH-C2H5

B-155 (CH,),-CH=CH-CH;,
B-156 (CH2)3-CH=CH2

B-157 CH=CH-CH(CHj;),

B-158 CHz-CH=C(CH3)2

B-159 (CHz)z-C(CH3)=CH2

B-160 CH=C(CH,;)-C,H;

B-161 CH,-C(=CHy)-C,H;

B-162 CH,-C(CH;)=CH-CH;
B-163 CH,-CH(CH;)-CH=CH,
B-164 C(=CH,;)-CH,-CH,-CHj,4
B-165 C(CH;)>=CH-CH,-CHj;
B-166 CH(CH,)-CH=CH-CH;
B-167 CH(CH,)-CH,-CH=CH,
B-168 C(=CH,)CH(CH;),

B-169 C(CH,)=C(CH;),

B-170 CH(CH,)-C(=CH,)-CH,
B-171 C(CH,),-CH=CH,

B-172 C(C,Hs)=CH-CH,

B-173 CH(Csz)—CH=CH2

B-174 CH=CH-CH,-CH,-CH,-CH,
B-175 CHQ-CH=CH-CH2-CH2-CH3
B-176 CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH;
B-177 CHQ-CHz-CHz-CH=CH-CH3
B-178 CHz-CHz-CHg&Hz:CH=CH2
B-179 CH=CH—CH2-CH(CH3)CH3
B-180 CH,-CH=CH-CH(CH,)CH,
B-181 CH,-CH,-CH=C(CH,)CH,
B-182 CH;-CHz-CHz-C(CH3)=CH2
B-183 CH=CH-CH(CH,)-CH,-CH,
B-184 CH,-CH=C(CH3)-CH,-CH;,

65



N° R
B-185 CHg-CHg-C(=CH2)-CHZ:CH3
B-186 CH,-CH,-C(CH;)=CH-CH,
B-187 CH,-CH,-CH(CH;)-CH=CH, _
B-188 CH=C(CH,)-CH,-CH,-CH,
B-189 CHz-C(=CH2)-CH2-CH2-CH3
B-190 CH,-C(CH;)=CH-CH,-CH,
B-191 CH,-CH(CH;)-CH=CH-CH,
B-192 CH,-CH(CH;)-CH,-CH=CH, _
B-193 C(=CH,)-CH,-CH,-CH,-CH,
B-194 C(CH,)=CH-CH,-CH,-CH,
B-195 CH(CH,)-CH=CH-CH,-CH,
B-196 CH(CH,)-CH,-CH=CH-CH,
B-197 CH(CH,)-CH,-CH,-CH=CH,
B-198 CH=CH-C(CH3)3

B-199 CH=C(CH,)-CH(CH;)-CH,
B-200 CHz-C(=CH2)-CH(CH3kCH3
B-201 CH,-C(CH3)=C(CH;)-CH,;
B-202 CH,-CH(CH,)-C(=CH,)-CH,
B-203 C(=CH,)-CH,-CH(CH;)-CH,
B-204 C(CH;)=CH-CH(CH;)-CH;
B-205 CH(CH,)-CH=C(CH,)-CH,
B-206 CH(CH,)-CH,-C(=CH,)-CH,
B-207 CH=C(CH2-CH3)-CH2-CH3
B-208 CH,-C(=CH CH,)-CH,-CH,
B-209 CH,-CH(CH=CHS,)-CH,-CH,
B-210 C1=CH-CH3)-CH2-CH2-CH3
B-211 CH(CH=CH2)-CH2-CH2-CH3
B-212 C(CH,-CH;)=CH-CH,-CH;
B213 CH(CH,-CH;)-CH=CH-CH,
B-214 CH(CH,-CH,)-CH,-CH=CH,
B-215 CH:-C(CH:;)TCH:CH;
B-216 C(=CH,)-CH(CH,)-CH,-CH;,
B-217 C(CH;)=C(CH;)-CH,-CH;
B-218 CH(CH,)-C(=CH,)-CH,-CH,
B-219 CH(CH;)-C(CH,)=CH-CH,
B-220 CH(CH,)-CH(CH,)-CH=CH,
B-221 C(CH;),-CH=CH-CHj,4

B-222 C(CH,),-CH,-CH=CH,
B-223 C(=CH2)-C(CH3)3
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B-224 C(=CH-CH3)-CH(CH3)-CH3
B-225 CH(CH=CH,)-CH(CH,)-CH;
B-226 C(CH,-CH;)=C(CH;)-CH;
B-227 CH(CH,-CH,)-C(=CH,)-CHj
B-228 C(CH;)z-C(=CHz)-CH3

B-229 C(CH,)(CH=CH,)-CH,-CH,
B-230 C(CH;){CH,CH;)-CH,-CH,-CH;
B-231 CH(CH,CH;)-CH(CH,)-CH,-CHj;
B-232 CH(CH,CH;)-CH,-CH(CH,)-CH,4
B-233 C(CH,),-C(CH,),

B-234 C(CH,-CH,)-C(CH; ),

B-235 C(CH;)(CH,-CH;)-CH(CH>),
B-236 CH(CH(CH,),)-CH(CH.),

B-237 CH=CH-CH,-CH,-CH,-CH,-CHj;
B-238 CHZ-CH=CH-CE_2_-_(:H2-CH2-CH3
B-239 CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-CH;3
B-240 CH,-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,
B-241 CH,-CH,-CH,-CH,-CH=CH-CH,4
B-242 CH;-CH,-CH,-CH,-CH,-CH=CH,
B-243 CH=CH-CH,-CH,-CH(CH,)-CH;
B-244 CH,-CH=CH-CH,-CH(CH;)-CHj,
B-245 CH,-CH,-CH=CH-CH(CH,)-CH;
B-246 CH,-CH,-CH,-CH=C(CH,)-CH,
B-247 CH,-CH,-CH,-CH,-C(=CH,)-CH,
B-248 CH=CH-CH,-CH(CH,)-CH,-CH;
B-249 CH,-CH=CH-CH(CH;)-CH,-CH;
B-250 CHQ-CHz-CH=C(CH3)-CH2-CH3
B-251 CHz-CHz-CHz-C(=CH2)-CH2-CH3
B-252 CHgﬁHz-CHz-C(CH:;):CH-CH;;
B-253 CH,-CH,-CH,-CH(CH3)-CH=CH,
B-254 CH=CH-CH(CH,)-CH,-CH,-CH;,
B-255 CH,-CH=C(CH;)-CH,-CH,-CH;
B-256 CHz-CHz-C(=CH2)-CH2-CHz-CH3
B-257 CH:-CHTC(CH3)=CH-CH2-CH3
B-258 CH,-CH,-CH(CH;3)-CH=CH-CHj,
B-259 CH,-CH,-CH(CH;)-CH,-CH=CH,
B-260 CH=C(CH3)-CH2-CH2-CH2L-CH3
B-261 CH,-C(=CH,)-CH,-CH,-CH,-CH;,
B-262 CH,-C(CH,)=CH-CH,-CH,-CH,
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N° R
B-263 CH,-CH(CHj3)-CH=CH-CH, CHj
B-264 CHz-CH(CH3)-CH2-CH=CH-CH3
B-265 CH:-CH(CH:,)-CHz-CHz-CH=CH2
B-266 C(=CH;,)-CH,-CH,-CH,-CH,-CH;
B-267 CLCH3)=CH-CH2-CH2-CH1-CH3
B-268 CH(CH;3)-CH=CH-CH,-CH,-CH;
B-269 CH(CH3)-CHz-CH=CH-CHz-CH3
B-270 CH(CH,)-CH,-CH,-CH=CH-CH,
B-271 CH(CH,)-CH;-CH,-CH,-CH=CH,
B-272 CH=CH-CH2-C(CH3)3

B-273 CH,-CH=CH-C(CH,);

B-274 CH=CH-CH(CH3)-CH(CH,),
B-275 CHz-CH=C(CH3)-CH(CH3)2
B-276 CH:-CHQ-C(=CH2)-CH(CH3)2
B-277 CH,-CH,-C(CH,)=C(CH,),
B-278 CH,-CH,-CH(CH,)-C(=CH,)-CH,
B-279 CH=C(CH,)-CH,-CH(CHs),
B-280 CH,-C(=CH,)-CH,-CH(CHs),
B-281 CH,-C(CH;)=CH-CH(CH;),
B-282 CH,-CH(CH;)-CH=C(CH,),
B-283 CH,-CH(CH,)-CH,-C(=CH,)-CH,
B-284 C(=CH,)-CH,-CH,-CH(CH,),
B-285 C(CH,)=CH-CH,-CH(CH; ),
B-286 CH(CH,;)-CH=CH-CH(CH;),
B-287 CH(CH;)—CH:-CH=C(CH3)2
B-288 CH(CH;)-CH,-CH,-C(=CH,)-CH,
B-289 CH=CH-C(CH3)2-CH2-CH3

B-290 CH:-CHQ-C(CH3)2-CH=C&_
B-291 CH=C(CH,)-CH(CH,)-CH,-CH,
B-292 CH:—C(=CEZkCH(CH3)-CHz-CH3
B-293 CH;-C(CH3)=C(CH3)-CH,-CH;
B-294 CHz-CH(CH;;)—C(:CHz)-CHz-CH;
B-295 CH,-CH(CH;)-C(CH,)=CH-CH;
B-296 CH,-CH(CH3;)-CH(CH;)-CH=CH,
B-297 C(=CH;)-CH,-CH(CH,)-CH,-CH,
B-298 C(CH5)=CH-CH(CH,)-CH,-CHj,
B-299 CH(CH;)-CH=C(CH,)-CH,-CH,
B 300 CH(CH,)-CH,-C(=CH,)-CH,-CH;
B-301 CH(CH,)-CH,-C(CH,)=CH-CH,
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N’ R
B-302 CH(CH;)-CH,-CH(CH,)-CH=CH,
B-303 CH,-C(CH;),-CH=CH-CHj,

B-304 CHz-C(CH;;)z-CH;—CH:CHz
B-305 C(=CH,)-CH(CH,)-CH,-CH,-CH;
B-306 C(CH,)=C(CH;)-CH,-CH,-CH,
B-307 CH(CHg)-C(=CH2)-CH2-CE2'CH3
B-308 CH(CH;)-C(CH;)=CH-CH,-CH;
B-309 CH(CH3)-CH(CH,;)-CH=CH-CH;
B-310 CH(CH,)-CH(CH,)-CH,-CH=CH,
B-311 C(CH;),-CH=CH-CH,-CH;,
B-312 C(CH,),-CH,-CH=CH-CH,
B-313 C(CH;;);-CH:—CHz-CH:CHz
B-314 CH=CH-CH(CH,-CHj3)-CH,-CH3
B-315 CH,-CH=C(CH,-CH3)-CH,-CHj,
B-316 CH,-CH;-C(=CH-CH;)-CH,-CH;
B-317 CH,-CH,-CH(CH=CH,)-CH,-CH,
B-318 CH=C(CH,-CH,)-CH,-CH,-CH;
B-319 CHz-C(=CH-CH3)-CH2-CH2-CH3
B-320 CHLCH_(CH=CH2)-CH_2;CH2;CH3
B-321 CH,-C(CH,-CH,)=CH-CH,-CH;
B-322 CH,-CH(CH,-CH3)-CH=CH-CH,
B-323 CH,-CH(CH,-CH;)-CH-CH=CH,
B-324 C(=CH-CH,)-CH,-CH,-CH,-CH;
B-325 CH(CH=CH,)-CH,-CH,-CH,-CH,
B-326 C(CH,-CH,;)=CH-CH,-CH,-CHj,3
B-327 CH(CH,-CH,)-CH=CH-CH,-CH;
B-328 CH(CH,-CH,)-CH,-CH=CH-CH;
B-329 CH(CH,-CHs)-CH,-CH,-CH=CH,
B-330 C(=CH-CH,-CH;)-CH,-CH,-CH;
B-331 C(CH=CH-CH,)-CH,-CH,-CH,
B-332 C(CH,-CH=CH,)-CH,-CH,-CH;
B-333 CH=C(CH3)-C(CH3)3

B-334 CH,-C(=CH,)-C(CH,),

B-335 CHg-C(CHg,)z-CH(:CHz)-CH;

B 336 C(=CH,)-CH(CH,)-CH(CH;)-CH,
B-337 C(CH,)=C(CH,)-CH(CH,)-CH,
B-338 CH(CH,)-C(=CH,)-CH(CH,)-CH,
B-339 CH(CH,)-C(CH,)=C(CH,)-CH,
B-340 CH(CH,)-CH(CH;)-C(=CH,)-CH,
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N° R’
B-341 C(CH3)2-CH=C(CH3)-CH3

B-342 C(CH,),-CH,-C(=CH,) CH;
B-343 C(CH,),-C(=CH,)-CH,-CH,
B-344 C(CH;;);—C(CH;):CH-CH;

B-345 C(CH,),-CH(CH;)CH=CH,
B-346 CH(CH,-CH;)-CH,-CH(CH,)-CH;
B-347 CH(CH,-CH;)-CH(CH;)-CH,-CH;
B-348 C(CH3)(CH,-CH;)-CH,-CH,-CH;
B-349 CH(I-C;H-;)-CHTCHZ CH3

B-350 CH=C(CH,-CH,)-CH(CH;)-CH,
B-351 CH,-C(=CH-CH,)-CH(CH;)-CH;
B-352 CH,-CH(CH=CH,)-CH(CH,;)-CH;
B-353 CH,-C(CH,-CH,)=C(CH,)-CH,
B-354 CH,-CH(CH,-CH,)-C(=CH,)-CH,
B-355 CH,-C(CH;){(CH=CH,)-CH,-CHj3
B-356 C(=CH;)-CH(CH,-CH;)-CH,-CH;3
B-357 C(CH3)=C(CH,-CH,)-CH,-CH;
B-358 CH(CH;)-C(=CH-CH3)-CH,-CH;,4
B-359 CH(CH;)-CH(CH=CH,)-CH,-CH,
B-360 CH=C(CH,-CH,)-CH(CH,)-CH,
B-361 CHz-C(=CH-CH3)-CH(CH;)-CH;;
B-362 CHz-CH(CH=CH2)-CI'KCH3)-CH3
B-363 CHz-C(CHz-CH3)=C(CH3)-CH3
B-364 CHz-CH(CHz-CHj)-C(=CL;I_2_)-CH3
B-365 C(=CH-CH,)-CH,-CH(CH,)-CH,;
B-366 CH(CH=CH,)-CH,-CH(CH,)-CH,
B-367 C(CH,-CH,)=CH-CH(CH;)-CH,
B-368 CH(CH,-CH;)CH=C(CH,)-CH,
B-369 CH(CI'iz-CH3)CHg-C(=CH2)-CH3
B-370 C(=CH-CH,)CH(CH;)-CH,-CH,
B-371 CH(CH=CH,)CH(CH;)-CH,-CH,
B-372 C(CHz-CH3)=C(CH3)-CHz-CH;
B-373 CH(CH,-CH,)-C(=CH,)-CH,-CH,
B 374 CH(CHZ-CH;)-CLCH3)=CH-CH3
B-375 CH(CHz-CH3)-CH(CH3)-CH=CHL
B-376 C(CH;)(CH=CH,)-CH,-CH,-CH,
B-377 C(CH,)(CH,-CH,)-CH=CH-CH,
B-378 C(CH;3)(CH,-CH;)-CH,-CH=CH,
B-379 C[=C(CHj3)-CH;3}-CH,-CH,-CH;
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B-380 CH[C(=CHZ)-CH31-CH2-CH2-CH3
B-381 C(1-C3H;)=CH-CH,-CH;

B-382 CH(-C;H7)-CH=CH-CH;

B-383 CH(1-C;Hy)-CH,-CH=CH,
B-384 C(=CH-CH;)-C(CH;);

B-385 CH(CH=CH,)-C(CH,);

B-386 C(CH;)(CH=CH,)CH(CH3)-CH,
B-387 C(CH;)(CH,-CH;)C(=CH,)-CH,
B-388 2-CHs-ciclohex-1-entlo

B-389 [2-(=CH,)]-c-C¢Hy

B-390 2-CH;-ciclohex-2-enilo

B-391 2-CHj;-ciclohex-3-enilo

B-392 2-CH;-ciclohex-4-enilo

B-393 2-CHj;-ciclohex-5-enilo

B-394 2-CH;-ciclohex-6-enilo

B-395 3-CHj;-ciclohex-1-enilo

B-396 3-CH;-ciclohex-2-enilo

B-397 [3-(=CH,)]-c-C¢Hs

B-398 3-CHj;-ciclohex-3-enilo

B-399 3-CH;-ciclohex-4-enilo

B-400 3-CH;-ciclohex-5-entlo

B-401 3-CHj-ciclohex-6-enilo

B-402 4-CH;-ciclohex-1-enilo

B-403 4-CH;-ciclohex-2-enilo

B-404 4-CHj-ciclohex-3-enilo

B-405 [4-(=CH,)]-c-CsHy

Los compuestos conformes a la invencion de la formula I pueden ser

preparados, por analogia con metodos en si conocidos del estado de la

tecnica, de acuerdo con las sintesis expuestas en los siguientes esquemas
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Esquema 1

a H 3
o o ® gy, =),
AS\ A + ———AJ\ iA'
ALTS NH, CO,R AfAS N/ OH
(| R'=R?=0H)
m () l l
Rt
(R%),
s& \
AL ()
\Ar As N/ R2

En el esquema 1, n, R?, R R? y A; a A; tienen los sigmficados
antertormente mndicados En la formula II, A,’ representa N, NH o C-R*
En la formula I, en cuanto a A5=N, la vanable A,’ esta umida a A, y la
variable A; a A4 por un enlace doble, y en cuanto a A5=C, lo estan la
variable As a A,’ y la variable A; a A; o alternativamente A; a A; y Az a
A, R representa alquilo-C;-C,, en especial metilo o etilo

Conforme al esquema 1, como primer paso se condensa una
heteroarilamina de la formula general II con un dialquilester de acido 2-
fenilmalonico III adecuadamente sustituido Ejemplos de heteroarilaminas
adecuadas de la formula general II son 2-aminopirrol, 1-aminopirazol, 1-
amino-1 2 4-tniazol, l-amuno-1 3,4-tniazol, S5-amino-1,2,3-tnazol, 4-
aminotiazol, S5-ammnotiazol, 4-aminoisotiazol, 5-aminoisotiazol, 4-
aminotia-2 3-diazol, S5-aminotia-2,3-diazol, 5-amino-1,2,3,4-tetrazol 1I-

alquil-5-aminomidazol, 1-alquil-4-aminormidazo] y 2-aminoimidazol De
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esa manera se obtiene, aplicando

1-aminopirazol, los compuestos I a con R' =R?=OH,
1-amino-1,2,4-tniazol, los compuestos I b con R'=R?’=0H,
1-amino-1,3,4-tr1azol, los compuestos I ¢ con R'=R?=0H,
2-aminopirrol los compuestos [ e conR' = R?=OH,
5-aminoimidazol, los compuestos I fcon R' = R?=0OH
4-amino-1,2,3-triazol, los compuestos I h con R'=R*= OH,
5-amino-1,2,3,4-tetrazol, los compuestos I k con R'=R?*=0H,
5-aminoisotiazol, los compuestos I m con R' = R?*= OH,
5-aminotiazol, los compuestos I n con R' = R? = OH,
5-aminotia-2 3-diazol, los compuestos I o con R' =R? = OH,
4-aminoisotiazol, los compuestos I p con R' = R?*=OH
4-aminotiazol, los compuestos I g con R' =R?*= OH,
4-aminotia-2,3-diazol, los compuestos I r con R'=R?= OH,
2-aminotiofeno, los compuestos I s con R' =R*= OH,
3-aminotiofeno, los compuestos It con R' = R? = OH,
1-alquil-S-aminoimidazol, los compuestos I u con R' = R® = OH,

1-alquil-4-aminoimidazol, los compuestos I v con R'=R?*=0OH

Pz

La reaccion de condensacion se produce de ordinarto en presencia de

un acido de Bronstedt o de Lew1s como catalizador acido o en presencia de

un catalizador basico Ejemplos de catalizadores acidos adecuados son el

cloruro de zinc, el acido fosforico el acido clorhidrico el acido acetico, asi

como mezclas de acido clorhidnico y cloruro de zinc Ejemplos de

catalizadores basicos son las aminas terciarias, como la trietilamina, la tri-

n-butilamina, las bases piridinicas como la piridina y la quinolina, y las
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bases de amidina como DBN o DBU

Las reacciones de condensacion de este tipo catalizadas por acidos
son, en principio, conocidas de la literatura especializada, por ejemplo de
G Saint-Ruf et al J Heterocycl Chem 1981, 18, pp 1565-1570, I
Adachi et al, Chem And Pharm Bull 1987, 35, pp 3235-3252, B M
Lynch et al, Can J Chem 1988, 66, pp 420-428, Y Blache et al,
Heterocycles, 1994, 38 pp 1527-1532, VD Piaz et al, Heterocycles
1985, 23, pp 2639-2644, A Elbannany et al , Pharmazie 1988, 43, pp 128-
129, D Brugier et al , Tetrahedron 2000, pp 56, 2985-2933, K C Joshi et
al, J Hetercycl Chem 1979, 16, pp 1141-1145 Los metodos all
descritos pueden aprovecharse de manera analoga para la preparacion de
los compuestos I conformes a la invencion {R' = R*= OH}

Las reacciones de condensacion de ese tipo catalizadas por bases
son, en principto, conocidas de la literatura especralizada, por ejemplo de
EP-A 770615 El metodo alli descrito puede aprovecharse de manera
analoga para la preparacion de los compuestos I conformes a la invencton
{R' =R?= OH}

En la condensacion que se muestra en el esquema 1, se obtienen
compuestos de azol de la formula general I, en la que R' y R? representan
OH simultaneamente Esos compuestos I de azol {R' = R? = OH}, como
productos intermediaros, revisten especial interes para la preparacion de
otros compuestos I de azol Los grupos OH en esos compuestos pueden ser
transformados, en uno o mas pasos, en otros grupos funcionales De
ordinario, a tal fin se procedera primeramente a transformar los grupos OH
en atomos de halogeno, en particular en atomos de cloro (vease esquema 1-a)
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Esquema la

@‘”’" o1 ' &
AT X A, X

A;\E 1 —_ A E )

A% N7 NoH BN N

(I Ri=R2=OH) (I R'=R2=Cl)

Esa transformacion se logra por ejemplo transformando I {R' = R?
= OH} mediante un agente halogenante adecuado (en el esquema 1la se lo
muestra para un agente clorante [Cl]) Como agentes halogenantes se
prestan por ejemplo el tribromuro de fosforo, el oxitribromuro de fosforo, y
en particular agentes clorantes como POC]I;, PCl3/Cl; o PCls, y mezclas de
esos reactivos La reaccion puede llevarse a cabo en un exceso de agente
halogenante (POCl;) o en un disolvente tnerte, como por ejemplo el
acetonitrilo o el 1,2-dicloretano Para la cloracion, se prefiere la
transformacion de I {R' = R*= OH} en POCl,

Esa transformacion se opera habitualmente entre los 10 y los 180 °C
Por razones practicas, la temperatura de reaccion equivale por lo comun a
la temperatura de ebullicion del agente clorante que se aphica (POCl;) o del
disolvente El procedimiento se lleva a cabo ventajosamente s1 se adicionan
N,N-dimetilformamida o bases de nitrogeno, como por ejemplo N,N-
dimetilanilina en cantidades cataliticas o estequiometricas

Los compuestos de dthalogeno I que as1 se obtienen, por ejemplo los

compuestos diclorados {R' =R?*= Cl}, pueden entonces transformarse, por
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analogia con el estado de la tecnica citado al comienzo, en otros
compuestos [ Los compuestos de azol de la formula general I en la que R
y R? representan simultaneamente un halogeno, son por lo tanto de especial
interes para la preparacion de otros compuestos I de azol como productos
intermedios Los esquemas 1b y 1c nos brindan un panorama sobre esas
transformaciones

As) por ejemplo, tal como lo muestra el esquema 1b, los compuestos
diclorados I {R' = R* = Cl} pueden transformarse mediante una amina

HNR'R?, con lo cual se obtiene un compuesto I, en el que R’ representa

NR’R? y R? significa cloro

Esquema 1b
R’sN/ R'
(R), (i R'= NR"R*
JAY TR ———=  R=Alqullo hakaiqullo
(1 Rt=R2=Cl) =™ Aj{ As P —_— l:qluenllo‘ haloaiquenlio.
ZA_ clelaakquilo, clol
ACTENT o alqlu:l: ?:'NG 0:5

(1 R*=NR’R®* R2=Cl)

El metodo expuesto en el primer paso del esquema 1b es, en
principio, conocido para la preparacion de 5-cloro-7-amino-6-aril-
[1,2,4]triazolof1,5-a]pinmidinas, por la patente US 5,593,996 y la WO
98/46607 y puede aplicarse analogamente para la preparacion de
compuestos I {R' =NR'R? R?=Cl)

La transformacion de compuestos diclorados I {R' = R? = Cl}
mediante una amina HNR'R® se lleva a cabo habitualmente a una
temperatura que va de 0 a 150 °C, preferiblemente de 10 a 120 °C, en un
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disolvente inerte y, dado el caso, en presencia de una base auxiliar Ese
metodo es conocido, en principio, por ejemplo por J Chem Res S (7), pp
286-287 (1995) y Liebigs Ann Chem , pp 1703-1705 (1995) as1 como por
el estado de la tecnica que fue mencionado al comienzo, y puede aphicarse
analogamente para la preparacion de compuestos conformes a la invencion

Como disolventes entran en cuenta disolventes proticos, tales como
los alcoholes por ejemplo el etanol, ast como disolventes aproticos, por
ejemplo hidrocarburos aromaticos hidrocarburos halogenados y eteres, por
ejemplo tolueno, o- m- y p-xileno eter dtetilico, eter dusopropilico, eter
terbutilmetilico, dioxano, tetrahidrofurano, diclorometano, en particular
eter terbutilmetilico y tetrahidrofurano, as1 como mezclas de los disolventes
mencionados Bases auxihares adecuadas son por ejemplo las que se
mencionan a continuacion carbonatos y bicarbonatos de metales alcalinos,
tales como NaHCOQO; y Na,CO;, hidrogenofosfatos de metales alcalinos,
tales como Na;HPO,, boratos de metales alcalings como Na,B40;, aminas
terciarias y compuestos de piridina, dietilanilina y etildusopropilamina
Como base auxiliar entra tambien en consideracton un exceso de la amina
HNR'R®

De ordinario, los componentes se aplican en una relacion que es
aproximadamente estequiometrica Puede sin embargo ser ventajoso,
aplicar la amma HNR'R® en exceso

Las aminas HNR'R® pueden comprarse o son conocidas de la
literatura o pueden prepararse mediante metodos conocidos

En el compuesto I que as: se obtiene {R' = NR'R® R? = Cl}, el
atomo de cloro puede ser transformado de una manera en s1 conocida en
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otros sustituyentes R?

Compuestos de la formula I, en la que R? representa OR®, se obtienen
a partir de los correspondientes compuestos de cloro de la formula I
{R'=NR'R® R?=Cl} por transformacion con hidroxidos de metales de
alcalinos {OR® = OH}, alcoholatos de metales alcalinos o alcalinoterreos
{OR® = O-alquilo, O-haloalquilo} [cfr Heterocycles, tomo 32, pp 1327-
1340 (1991), J Heterocycl Chem, tomo 19, pp 1565-1567 (1982),
Geterotsikl Soedin, pp 400-402 (1991)] La esterificacion con compuestos
que tienen R*=0OH segun metodos que son en s1 conocidos da por resultado
compuestos I, en los cuales R? representa O-C(O)R9 Los compuestos en
los cuales R*=QOH, pueden ser transformados, segun metodos en si
conocidos de eterificacion, en los correspondientes compuestos I, en los
cuales R? represente O-alquilo, O-haloalquilo u O-alquenilo

Compuestos de la formula I, en los cuales R? representa ciano,
pueden obtenerse a partir de los correspondientes compuestos de cloro de la
formula I {R' =NR'R}, R? = Cl} mediante transformacion con cianuros de
metales alcalinos, alcalinoterreos o de transicion [cfr Heterocycles, tomo
39 pp 345-356 (1994), Collect Czech Chem Comun tomo 60, pp 1386-
1389 (1995), Acta Chim Schand , tomo 50, pp 58-63 (1996)]

La transformacion de los compuestos de cloro de la formula I
{R'=NR'R®, R?=Cl} en compuestos de la formula I en los cuales R?
representa alquilo-C;-Cs, haloalquilo-C,Cg alquenilo-C,-Cg,
haloalquenilo-C,-C¢, alquinilo-C;-Cq, cicloalquilo-C;-Cs, cicloalquenilo-
C;s-Cy, se logra de una manera en s1 conocida por transformacion mediante
compuestos organometalicos R?*-Met en los cuales R* representa alquilo-
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C,-Cq, haloalquilo-C,-Cs, alquenilo -C,-Cg, haloalquentlo -C,-Cg, alquinilo-
C,-Cs cicloalquilo-Cs;-Cg, cicloalquenilo-Cs-Cg, y Met sigmfica litio,
magnesto o zinc La transformacion se lleva a cabo preferentemente en
presencia de cantidades cataliticas o, en particular, por lo menos
equimolares, en sales y/o compuestos de metales de transicion, en
particular en presencia de sales de cobre como haluros de cobre (I) y
especitalmente 10duros de cobre (I) De ordinario, la transformacion se lleva
a efecto en un disolvente organico inerte, por ejemplo en alguno de los
eteres anteriormente mencionados, en particular el tetrahidrofurano, un
hidrocarburo alifatico o cicloalifatico como el hexano, el ciclohexano y
similares, un hidrocarburo aromatico como el tolueno o en una mezcla de
esos disolventes Las temperaturas para lograr ese resultado se hallandentro
del intervalo de los -100 a los +100 °C y en especial dentro del intervalo de
los -80 °C a los +40 °C

Los compuestos de la formula general 1, en los cuales R' representa
NR'R® y R? representa metilo, pueden asimismo prepararse a partir de los
compuestos de cloro de la formula I {R' = NR'RE, R® = Cl},
transformandolos con un malonato de dialquilo en presencia de una base o
con la sal de metal alcalino de un malonato de dialquilo y llevando a cabo a
continuacton una hidrolisis acida El procedimiento es conocido en
principio por la patente estadountdense US 5,994,630 y puede ser aplicado
por analogta para preparar compuestos I en los cuales R’ representa NR'R®
y R? representa metilo

Modificando correspondientemente la sintesis que se muestra en el

esquema b, se puede introducir tambien como primer paso, como
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sustituyente R', en vez del grupo NR'R?, un grupo de nitrilo, un grupo OR®
{R®=alquilo} o un grupo S-R°® {R® = H o alquilo}, de acuerdo con los
metodos aqui indicados

La preparacion de compuestos de la formula I en los cuales R'
representa alquilo-C;-Co, en ¢l que un atomo de carbono de la cadena de
alquilo-C,-Cy, es sustitnda por un atomo de silicio, haloalquilo-C;-Cs,
alquemlo-C,-C,q, haloalquenilo-C,-Cg, alquimlo-C;-Cq, dado el caso
cicloalquilo-C;-Cy sustituido, dado el caso cicloalquilo-C;-Cg-alquilo-C;-
C4, 0 dado el caso cicloalquenilo-Cs-Cy sustituido, se logra siguiendo el
metodo expuesto en el esquema le, transformando el compuesto de dicloro
{R' = R? = Cl} de la manera anteriormente descrita con compuestos
organometalicos R*-Met, en los que R* presenta los significados mdicados
para R' y Met representa litio magnesio o zinc

Esquema Ic

R1

Re
A ) L{R'= Alqullo. haloalquila alquinilo,
a) A b) alquenlio. hatoalquentio cicioalqull
(|l RlI=sR2=(C}) — A“ | * alquilo. cicloalquile. cicloalquenilo,
A=A NZ R?= Alquilo. haloalquilo. atqulnlio
“ Cl alquenilo, haloalquentio. cicioalquilo.
cicloalquenlio. CN NR'R* OR®)

I (R*= Alqulio. haloalqullo. alquinlio,
alquenlio. haloalquenlio.
cicloalqullo. cicloalgueanilo.
cicloalquil-alquite:

R3=CJ)

La transformacion expuesta en el paso a) puede llevarse a cabo por
analogsa con el metodo WO 99/41255 En los compuestos que de ese modo

sc obtienen, el atomo de cloro (sustituyente R?) puede luego ser
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transformado en otros sustituyentes R? segun los metodos que se indican
para el esquema 1b

Los compuestos de la formula I en los cuales R representa alquilo-
C,-Cio, donde un atomo de carbono de la cadena de alquilo-C,-C,q puede
estar sustituido por un atomo de silicio, haloalquilo-C,-Cg, alquinilo-C,-Cg,
dado el caso cicloalquilo-C;-Cg sustituido, dado el caso cicloalquilo-Cs-Cg-
alquilo-C,-C,, o dado el caso cicloalquenilo-Cs-Cg sustitmdo, pueden
prepararse por analogia con la sintesis descrita en el esquema 1 paso a)
tambien modificando los materiales de partida de la formula III Esos
procedimientos estan expuestos en los esquemas ld y le

Conforme al esquema 1d, en vez del ester femilmalonico de la
formula III se aplican fenil-B-cetoesteres de la formula IIIa, en la que R
tiene los significados antedichos y R significa alquilo-C,-C,, en particular

metilo o etilo

Esquema 1d
R!
R
-.A (Ra)l'l \ (R')l'l
AT

AQ\A"A& + &o As\ ’A: P

4 " NH, R AL SN TOH

[{)} (Iha)

I (R!= alqullo. haloalqullo. alquinilo
alquenllo halcalqueniio. cicloalqulic.
clcloalquil-alquilo. cicloalquenilo
R%= OH)

En los compuestos I que asi se obtienen el grupo hidroxi

(sustituyente R?) puede luego ser luego ser transformado en otros
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sustituyentes R?, segun los metodos indicados para los esquemas la, 1b 'y
lc

Conforme al esquema l-e, se aplican 2-fenil-B-dicetonas en vez del
ester feilmalonico de la formula IlIb Aqw R' y R? tienen,
independientemente el uno del otro, los siguientes significados alquilo-C;-
Cs, haloalquilo-C,-Cs, alquenilo-C,-Cs, halogenalquenilo-C;-Cg, alquinilo-

C>-Cs, cicloalquilo-Cs-Cy o cicloalquenilo-Cs-Cg

Esquema le
R} R1
N R*), (R9),
As\/OiAi + O — %6%1 =
- N
ATENH, o g A8 N R
{1)] (lib)

I{R' R2= Alquilo haloalquilo.
alquenilo. haloalquenilo.
cicloalquilo cicloalquenilo)

Los esteres fenilmalonicos empleados para la preparacion de los
compuestos I son conocidos por el estado de la tecnica citado al comienzo
o pueden ser preparados de una manera en si1 conocida mediante el
acoplamiento en catalisis por pd de esteres 2-bromomalonicoscon acidos
fenilboronicos o derivados de acidos femilboronicos sustituidos adecuados
en el sentido de un acoplamientode Suzuki (una vision panoramica puede
verse en Suzuki et al , en Chem Rev 199595, pp 2457-2483) De manera
analoga pueden prepararse 1guaimente esteres de acido 2-feml-3-

oxocarboxilico Illa y a-fenil-B-dicetonas IIIb Las o-fenil-B-dicetonas I1Ib
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son por lo demas conocidas por WO 02/74753

Parte de las hetarilaminas de la formula II pueden comprarse o son
conocidas por la literatura especializada, por ejemplo de J Het Chem
1970, 7, p 1159 J Org Chem 1985, 50, p 5520, Synthesis 1989, 4, p
269, Tetrahedron Lett 1995, 36, p 9261, o pueden prepararse por
reduccion de los correspondientes nitroheteroaromas de una manera en st
conocida

Otra forma de acceso a los compuestos conformes a la invencion de
la formula I puede hallarse en el esquema 2 A tal fin se procede a
transformar por analogia con el metodo expuesto en el esquema 1, paso a)
0, en su caso, en el esquema 1-e, una 2-bromo-1,3-dicetona de la formula

[V con una heterilamina de la formula II

Esquema 2
Ria R1a
Br
~p 0 Br a A N
Ly - oY VoD
AP \H, 0% g ACPNT TRa
(n V) \Y]
R1a (R)
v+ /@—(Rﬂn L 50 ..
(RO),B b) A“A, z
4 N R2a
V1) ()

En el esquema 2, n, R* y A, a As; tienen los significados
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anteriormente indicados En la formula Il A, representa N, NH o CH Enla
formula II, en cuanto a As = N, la vanable A’ estaunidaa A y Aja Ay, y,
en cuanto a As = C, la vanable A; esta umida a A}’ y A; a A4 o,
alternativamente Aq a As y A; a A, por un enlace doble R™ y R*®
representan, 1ndependientemente el uno del otro alquilo-C,-Cs,
haloalquilo-C;-Cs, alquenilo-C,-Cg, alquimlo-C,-Cg, cicloalquilo-C,-Cg o
cicloalquenilo-C;-C¢ En la formula VI, (RO),B representa, en cuanto a un
resto dertvado del acido borico, por ejemplo (HO).B, (alquilo-C-C4-0),B,
o un resto derivado de anhidrido borico [Pd] representa, en esta conexion,
un complejo de paladio(0), que presenta preferiblemente ligaduras de 4
tnalquilfosfina o trianilfosfina

La transformacion de II y IV se lleva a cabo habitualmente en las
condiciones de condensacion basicas indicadas en el esquema 1 Las
reacciones de condensacion de ese tipo catalizadas con bases son, en
principio, conocidas por la literatura, por ejemplo EP-A 770615 Los
metodos alli indicados pueden utilizarse de manera analoga para preparar
los compuestos V La transformacion de II con iIV puede llevarse a cabo
tambien en presencia de un acido de Bronstedt o de Lewis en calidad de
catalizador acido Ejemplos de catalizadores acidos adecuados son los
catalizadores acidos mencionados en conexion con el esquema 1, paso a)
Los metodos alli descnitos pueden utilizarse de manera analoga para
preparar los compuestos V conformes a la mnvencion (vease tambien la
literatura alli citada)

Los compuestos V que se obtienen mediante la condensacion son
luego transformados mediante un compuesto VI de acido fenilboronico en
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las condiciones de una reaccion de Suzuki (ver supra) Las condiciones de
reaccion necesarias a tal fin son conocidas a traves de la literatura, por
ejemplo deA Suzuki et al En Chem Rev 1995, 95, pp 2457-2483 asi
como J Org Chem 1984, 49, p 5237 yJ Org Chem 2001, 66 (21), pp
7214-7128

Los compuestos de la formula general I g en los cuales R' y R?
significan, independientemente el uno del otro, halogeno, NR'R?, alquilo-
C,-Cs, haloalquilo-C,-Cs, alquenilo-C,-C;, haloalquenilo-C,-Cs, alquinilo-
C,-Cs, cicloalquilo-C;-Cy, cicloalquenilo-Cs-Cg, pueden tambien prepararse

segun la sintesis expuesta en el esquema 3

Esquema 3
(R%), (R R)’: R (R,
a '1 = HzN"NHz '1 RCOOH N X
, P N )
R’So N RZ 'I4 N R2
(Vi) (Vi) {1.9)

En el esquema 3, n, R* tienen los significados anteriormente
indicados R representa alquilo-C;-C,4, o haloalquilo-C,-C,, en particular
metilo, y R' y R? sigmfican, independientemente el uno del otro, halogeno,
NR’R?, alquilo-C;-Cs, haloalquilo-C;-Cs, alquenilo-C,-C¢ haloalquenilo-
Ca-Cs, alquunilo-C;-Cg, cicloalquilo-C3-Cg, o cicloalqueniio-Cs-Csg
Preferentemente, R' representa, en el esquema 3, NR'R®, presentando R,
R® los significados anteriormente indicados R? representa preferentemente

halogeno y, en especial, cloro
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En el paso a) del esquema 3, el compuesto VII de pirimidina es
trtansformado de una manera en st conocida con hidracina o hidrato de
hidracina, obteniendose as1 el compuesto de la formula VIII Esas
transformaciones son, en principio, conocidas por la literatura, por ejemplo
e D T Hurst et al , Heterocycles 1977, 6, pp 1999-2004 y pueden ser
aplicadas de manera analoga para la preparacion de los compuestos VIII

En el paso b) se cichiza luego la 2-hidrazinopinmidina IX, con un
acido carboxilico R*®COOH, en particular con acido formico o un
equivalente del acido formico, por ejemplo con un ortoester de acido
formico como el ortoformato de trietilo, bis(dimetilamino)metoximetano,
dimetilamtno(bismetoxi)metano y similares La ciclizacion pude hacerse en
una etapa tal como se la describe en Heterocycles 1986, 24, pp 1899-1909,
J Chem Res 1995, 11, pp 434 y s, ] Heterocycl Chem 1998, 35, pp
325-327, Pharmazie 2000, 55, pp 356-358, J Heterocycl Chem 1998,
1990 27, pp 1559-1563, Org Prep Proced Int 1991, 23 pp 413-418,
Liebigs Ann Chem 1984, pp 1653-1661, Heterocycles, 1984, 22, p 1821
o Chem Ber 1970, 103, p 1960 La transformacion puede empero tambien
llevarse a cabo en dos etapas, a saber transformando en una primera etapa
el compuesto VIII con ortoformato de trietilo,
bis(dimetilamino)metoximetano o dimetilamino(bismetoxi)metano a una
temperatura elevada con un disolvente aprotico, por ejemplo un eter como
el tetrahidrofurano o la dimetilformamida y cichizando a continuacion la
etapa (el producto) intermedio bajo catalisis de acido, obteniendose asi el
compuesto I Los metodos para lograr esto son conocidos, por ejemplo de
Z Chem 1990, 20, 320 y s, Croat Chem Acta, 1976, 48, pp 161-167,
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Liebigs Ann Chem 1980, pp 1448-1453, J Chem Soc Perkin Trans
1984, pp 993-998, ] Heterocycl Chem 1966, 33, pp 1073-1077 y pueden

aplicarse de manera analoga a la preparacion de los compuestos I

Los compuestos de la formula general VII-a son conoctdos, en
principto, por WO 02/74753° pueden ser preparados de acuerdo con los
metodos alli indicados

Los compuestos de la formula general I q, en la que R' representa
NR'R? y R? representa alquilo-C;-Cg, haloalquilo-C,-C¢ o cicloalquilo-Cs-

C;s, pueden tambien prepararse de acuerdo con la sintesis expuesta en el

esquema 4
Lsquema 4
R7<~R® R7~)\~Re N~R®
Br2
"—"' HS—4
oy HN N
(1X) X) (X1

1b)

R7~ /R' R7\N/R‘
s X (Re),
o) <\ LYS®
NT N R

(Xi) ()

En el esquema 4, n, R", R’, R® tienen los significados anteriormente

indicados R? representa alquilo-C;-C4 haloalquilo-C,-C, o cicloalquilo-
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C;-Cg, en particular metilo

En el paso a), se broma un compuesto de piridina de la formula
general IX preferentemente en condiciones de reaccion acida, por ejemplo
en acido acetico segun el metodo tndicado en J Org Chem 1983, 48, p

1064 Por ese procedimiento, se obtiene una 3,5-dibromopindna de la

formula general X

La 3,5-dibromopiridina X es luego ciclizada, en un segundo paso b),
por transformacion de X con xantogenato de etilo, por ejemplo
KSC(S)OC,Hs para convertirla en 6-mercaptotiazolo[4,5-b]pirtdina de la
formula XII, por ejemplo segun el metodo descrito en Synthetic Comun
1996, 26, p 3783 La mercaptotiazolo[4,5-b]piridina XI es reducida a
continuacion, en el paso c), a tiazolo[4,5-b]piridina XII, por ejemplo con
Raney-Nickel segun el metodo descrito por Mezter et al Em Bull Soc
Chim France, 1956 p 1701 Alternativamente, tambien se puede ciclizar
la 3 5-dibromopinidina X directamente para convertirla en tiazolo[4,5-
blpindina XII (paso b’), por ejemplo segun el metodo descrito por N
Suzuki en Chem Pharm Bull, 1979, 27(1),pp 1 11

La tiazolo[4 5-b]pinidina XII asi obtenida es transformada luego en
un compuesto de acido fenilboronico de la formula VI en las condiciones
de una reaccion de Suzuki segun el metodo descrito en el esquema 2 (vease
supra) con lo cual se obtiene la feniltiazolo[4,5-b]piridina I q sustituida en
posicion 3

La preparacion del compuesto de piridina se logra conforme al
procedimiento estandar de la quimica organica, como por ejemplo segun la

sintesis expuesta en el esquema 5
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/R°

L e

N
O

a)  Transformacion con POCI; segun el metodo descrito en WO
96/39407,
b)  Transformacion con HNR7R8 segun el metodo descrito en J Org
Chem 1984, 49,p 5237,
c)  Transformacion con NaNH; segun el metodo descrito en J Chem
Soc Perkin Trans 1990, p 2409
Los compuestos I son aptos como funguicidas Se destacan por
lograr un efecto sobresaliente al combatir un amplio espectro de hongos
fitopatogenos, en particular, los pertenecientes a la clase de los
ascomicetos, deuteromicetos, ficomicetos y basidiomicetos Su efecto es en
parte sistemico y por ende puede aplicarselos tambien como fungicidas en
hojas y en el suelo
Tienen valor especial en la lucha una pluralidad de hongos que
afectan a diversas plantas cultivadas tales como el trigo el centeno Ia
cebada, la avena, el arroz, el maiz, el cesped, las bananas, el algodon, la
soya el cafe, la cafia de azucar, la vid, las plantas frutales y las plantas de
adorno, y las hortalizas como los pepinos, los porotos, los tomates, las

papas y las cucurbitaceas, as1 como las semullas de esas plantas
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En particular, se prestan para combatir las siguientes enfermedades

de vegetales

especies de Alternaria en hortalizas y frutas

especies de Bipolaris y Drechslera en los cereales,

Blumeria graminis (mildiu autentico) en los cereales,

Botrytis cinerea en las frutillas, las hortalizas, las plantas de adorno y
en las vides,

Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fuliginea en las
cucurbitaceas,

especies de Fusarium y de Verticillium en diversas plantas,

especies de Mycosphaerella en las bananas, los manies y los
cereales,

Phytophthora nfestans en las papas y en los tomates

Plasmopara viticola en los sarmientos de la vid,

Podosphaera leucotricha en las manzanas,

Pseudocercosporella herpotrichoides en el trigo y en la cebada,
especies de Pseudoperonospora en las cucurbitaceas y en el lupulo,
especies de Puccinia en cereales,

Pyricularia oryzae en el arroz,

especies de Rhizoctonia en el algodon, el arroz y el cesped,

Septoria tritict 'y Stagonospora nodorum en el trigo,

Uncinula necator en los sarmientos de la vid,

especies de Ustilago en los cereales y en la caiia de azucar, asi como

especies de¢ Venturia en las manzanas y en las peras
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Los compuestos I se prestan igualmente para combatir hongos
nocivos tales como los Paecilomyces variotu con el fin de proteger
materiales (por ejemplo, maderas, dispersiones para pinturas fibras o ensu
caso, tejidos) y de proteger provisiones

Los compuestos I son aplicados tratando los hongos o las plantas,
semillas, materiales o el suelo que haya que proteger de una infestacion
fungosa con una cantidad de agentes activos que sea eficaz como
funguictda La aplicacion puede hacerse tanto antes como despues de la
infeccion de los materiales las plantas o las semillas por los hongos

Los agentes funguicidas contienen por lo comun entre 0,1 y 95,
preferiblemente entre 0,5 y 90% en peso del compuesto activo

Las cantidades que corresponde aplicar en la proteccion de plantas
varian, segun el efecto que se desee lograr, entre 0,01 y 2,0 kg de
compuesto activo por hectarea

Cuando se tratan semillas, se necesitan de ordinario cantidades de
compuesto activo que van de 0,001 a 1 g, preferentemente de 0,01 2 0,5 g,
por kilogramo de semullas

Cuando se los aplica con el fin de proteger materiales o provisiones,
la cantidad de compuesto activo que ha de aplicarse depende de la especie
de! sector de aplicacion y del efecto que se desea lograr Cantidades usuales
son por ejemplo, en la proteccion de materiales, 0,001 a 2 kg,
preferentemente 0,005 g a 1 kg de compuesto activo por metro cubico de
material que ha de tratarse

Los compuestos I pueden ser transformados en formulaciones

usuales, como por ejemplo soluciones, emulsiones, suspensiones, polvillos,
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polvos, pastas y granulados La forma de aplicacion depende en cada caso
de la finalidad del uso, el fin es siempre garantizar una distribucion fina y
uniforme del compuesto conforme a la invencion

Las formulaciones se preparan de manera conocida por ejemplo
estirando el agente activo con disolventes y/o portadores, y, s1 as1 se lo
desea empleando emulgentes y dispersantes, en caso de usarse como
diluyente el agua, pueden emplearse tambien otros disolventes organicos
como auxithares Como auxiliares para ese fin entran en consideracion
disolventes como compuestos aromaticos (por ejemplo, xileno),
compuestos aromaticos clorados (por ejemplo, clorobencenos), parafinas
(por ejemplo, fraccionamientos del petroleo), alcoholes (por ejemplo,
metanol, butanol), cetonas (por ejemplo, ciclohexanona), aminas (por
ejemplo, etanolamina, dimetilformamida) y agua, portadores como piedras
molidas naturales (por ejemplo, caolines, arcillas, talco, creta) y predras
molidas sinteticas (por ejemplo acido silicico de alta dispersion, silicatos)
emulgentes tales como los emulsificadores no 1onogenos y anionicos (por
ejemplo, eter de pohoxietileno y alcoholes grasos, sulfonatos de alquilo y
sulfonatos de arilo) y agentes dispersantes como las lejias residuales de
ligninsulfito y la metilcelulosa

Como sustancias tensioactivas, entran en cuenta las sales alcalinas,
alcalino-terreas o de amonio de acido higninsulfonico naftalenosulfonico,

fenolsulfonico y  dibutilnaftalenosulfonico,  alquilarilsulfonatos,
alquilsulfatos y alquilsulfonatos, sulfatos de alcoholes grasos y acidos
grasos, ast como sales alcalinas y alcalinoterreas, sales de eteres glicolicos

de acidos grasos sulfatados, productos de condensacion del naftaleno
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sulfonado y sus derivados con formaldehtdo, productos de condensacion
del naftaleno o acidos naftalenosulfonicos con fenol y formaldehtdo, eter
polioxietilenoctilfenolico, 1sooctilfenol, octilfenol o nonilfenol etoxilados,
eter alquilfenolico o tributilfemlico de poliglcol, alcoholes
alquilanilpolietereos, alcohol 1sotridecilico, condensados de etilenoxidos de
alcoholes grasos, aceite de ricino etoxilado, eteres polioxietilenalquilicos o
polioxipropileno, acetato de eter poliglicolico de alcohol laurilico, esteres
de sorbitol, lejias residuales de ligninsulfito y metilcelulosa

Para la preparacion de soluciones y emulsiones pulverizables, pastas
o dispersiones de aceite entran en constderacion fraccionamientos de aceite
mineral con punto de ebullicion mediano a alto, tales como el querosen o el
acerte diesel y ademas aceites de alquitran de hulla asi como aceites de
origen vegetal o animal, hidrocarburos alifaticos, ciclicos y aromaticos, por
ejemplo benceno, tolueno, xileno, parafina, tetrahidronaftaleno, naftaleno
alquilado o sus derivados, metanol, etanol, propanol, butanol, cloroformo,
tetraclorocarbono, ciclohexanol, ciclohexanona, clorobenceno 1soforon,
disolventes fuertemente polares, por ejemplo la dimetilformamida, el
sulfoxido de dimetilo, la N-metilpirrolidona y el agua

Por mezcla o por molienda conjunta de las sustancias activas con un
portador solido, pueden prepararse polvos, agentes esparcibles y
cspolvoreables

Los granulados (por ejemplo, los granulados recubiertos o
impregnados o los granulados homogeneos) se preparan usualmente
ligando el compuesto activo o los compuestos activos a un portador solido
Son portadores solidos por ejemplo las tierras minerales tales como los
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geles silicicos, los silicatos, el talco, el caolin, el attaclay, 1a piedra caliza,

la cal, la tiza, el bolus, el loess, 1a arcilla, 1a doloma, la tierra de diatomeas,

el sulfato de calcio y el de magnesio, el oxido de magnesio, los materiales

sinteticos molidos, as1 como los fertilizantes tales como el sulfato de

amonto, el fosfato de amonio, el nitrato de amonio, las ureas y productos

vegetales tales como la harina de cereales, la harina de corteza de arboles,

de madera y de cascara de nuez, ¢l polvo de celulosa y otros portadores

solidos
Las formulaciones contienen por lo comun 0,1 a 95% en peso,

preferiblemente 0,1 a 90% en peso de uno del compuesto activo Los

agentes activos se aplican en una pureza de 90% a 100%, preferentemente

de 95% a 100% (conforme al espectro NMR)

Ejemplos de formulaciones son

I 5 partes en peso de un compuesto conforme a la mvencion son
mezcladas muy bien con 95 partes en peso de caolin en particulas
finas Se obtiene as1 un producto para espolvorear que contiene 5%
en peso del compuesto activo

11 30 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son
mezcladas muy bien con una mezcla compuesta por 92 partes en
peso de un gel de acido silicico en polvo y 8 partes en peso de aceite
de parafina, que se pulverizo sobre la superficie de ese gel de acido
silicico Se obtiene as1 una preparacion del agente activo con buenas
propiedades de adhesion (contenido en compuesto activo 23% en
peso)

[l 10 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son

94



v

VI

VI

disueltas en una mezcla compuesta por 90 partes en peso de xileno, 6
partes en peso del producto de adicion de 8 a 10 moles de oxido de
etileno a 1 mol de N-monoetanolamida de acido oleico, 2 partes en
peso de sal calcica de acido dodecilbencenosulfonico y 2 partes en
peso del producto de adicion de 40 moles de oxido de etileno a 1 mol
de aceite de ricino (contenido en compuesto activo 9% en peso)

20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son
disueltas en una mezcla compuesta por 60 partes en peso de
ciclohexanona, 30 partes en peso de tsobutanol, 5 partes en peso del
producto de adicion de 7 moles de oxidode etileno a 1 mol de
1sooctilfenol y 5 partes en peso del producto de adicion de 40 moles
de oxido de etileno a 1 mol de aceite de ricino (contenido en
compuesto acttvo 16% en peso)

80 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son bien
mezcladas con 3 partes en peso de la sal sodica del acido
dusobutilnaftaleno-a-sulfonico, 10 partes en peso de la sal sodica de
un acido ligninsulfonico obtenido de una lejia residual de sulfitos y 7
partes en peso de gel de acido silicico en polvo y molidas en un
molino de mazos (contenido en compuesto activo 80%)

Se mezclan 90 partes en peso de un compuesto conforme a la
invencion con 10 partes en peso de N-metil-a-pirrolidona y se
obtiene as1 una solucion que es adecuada para ser aplicada en forma
de gotas pequeflisimas (contenido en compuesto activo 90% en
peso)

20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son
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disueltas en una mezcla compuesta por 40 partes en peso de
ciclohexanona, 30 partes en peso de 1sobutanol, 20 partes en peso del
producto de adicion de 7 moles de oxido de etileno a 1 mol de
1sooctilfenol y 10 partes en peso del producto de adicion de 40 moles
de oxido de etileno a 1 mol de aceite de ricino Vertiendo y
distribuyendo finamente la solucion en 100 000 partes en peso de
agua, se obtiene una dispersion acuosa que contiene 0,02 % en peso
del compuesto activo

20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencion son bien
mezcladas con 3 partes en peso de la sal sodica del acido de
dusobutilnaftaleno-a-sulfonico, 17 partes en peso de la sal sodica de
un acido hgninsulfonico obtenido de una lejia residual de sulfitos y
60 partes en peso de un gel de acido silicico en polvo y molidas con
un molino de mazos Distribuyendo finamente la mezcla en 20 000
partes en peso de agua se obtiene un caldo para pulverizacion que
contiene 0,1% en peso del compuesto activo

Los agentes activos pueden apilcarse como tales, en la forma de sus

formulaciones o en las formas de aplicacion preparadas a base de estas, por

ejemplo en forma de soluciones asperjables, polvos, suspensiones o

dispersiones, emulsiones, dispersiones de aceite, pastas, agentess de

espolvoreo agentess esparcibles, granulados, ya sea atomizandolos,

pulvenizandolos, espolvoreandolos, esparciendolos o vertiendolos Las

formas de aphcacion dependen enteramente de las finalidades de uso, de

cualquier manera, deberian de cualquier manera garantizar la distribucion

mas fina posible de los agentes activos conformes a la invencion
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Se pueden preparar formas de aplicacion acuosas a partir de
concentrados de emulsion, pastas o polvos humectables (polvos
pulverizables, dispersiones de aceite) adicionandoles agua Para preparar
emulstones, pastas o dispersiones de aceuite se puede homogeneizar en
agua las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente,
mediante agentes humectantes, adhesivos, dispersantes o emulgentes Pero
se pueden preparar tambien concentrados compuestos por sustancias
activas, humectantes, adhesivos, dispersantes o emulgentes y
eventualmente disolventes o aceite, aptos para ser diluidos con agua

Las concentraciones de compuestos activos en las preparaciones
listas para ser aplicadas, pueden vanarse en intervalos mayores Por lo
comun oscilan entre 0,0001 y 10%, y preferentemente entre 0,01 y 1%

Los agentes activos pueden usarse tambien con buen resultado en el
procedimiento de volumen ultrabajo (Ultra-Low-Volume = ULV), siendo
posible obtener formulaciones con mas del 95% en peso de compuesto
activo e incluso el agente activo sin adiciones

A los agentes activos pueden afiadirseles aceites de diversos tipos,
herbicidas, fungicidas, otros agentes para combatir agentes nocivos,
bactericidas, pudiendo hacerse ese afiadido, dado el caso, recien
inmed:atamente antes de la aplicacion (tankmix) Esos agentes se pueden
adicionar a los compuestos conformes a la invencion, mezclandolos con
ellos, en una relacion ponderal de 1 10a 10 1

Los agentes conformes a la invencion pueden darse en la forma de
aplicacion como fungicidas tambien junto con otros compuestos activos,
por ejemplo con herbicidas, insecticidas, reguladores del crecimiento,
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fungicidas y tambien con fertilizantes Mezclando los compuestos I o, en su

caso, los agentes que los contienen en la forma de aplicacion como

fungicidas con otros fungicidas, se obtiene en muchos casos un aumento

del espectro de eficacia fungicida

La siguiente lista de fungicidas, junto con los cuales pueden aplicarse

los compuestos conformes a la invencion, tiene por objeto poner en claro

las posibilidades de combinacion, pero no limitarlas

acilananinas tales como benalaxilo, metalaxilo, ofurace, oxadixilo,
derivados de amina, como aldimorph, dodina, dodemorph,
fenpropimorph, fenpropidina, guazatina, iminoctadina, espiroxamina,
tridemorph,

anilinopirimidinas  tales como pinmetanilo mepanipirima o
cirodinilo,

antibioticos tales como cicloheximida, griseofulvina, kasugamicina,
natamicina, polioxina o estreptomicina

azoles como bitertanol bromoconazol, ciproconazol, difenoconazol,
dinitroconazol,  epoxiconazol  fenbuconazol, fluquiconazol
flusilazol, hexaconazol, 1imazalil, metconazol, miclobutanilo,
penconazol, propiconazol, prochloraz, prothioconazol, tebuconazol,
triadimefon, triadimenol, triflumizol, triticonazol,

dicarboximidas tales como 1prodion, miclozolina, procimidona,
vinclozolina,

ditiocarbamatos tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb,
metam, metiram, propineb, policarbamato, thiram, ziram, zineb,
compuestos heterociclicos tales como anilazina, benomilo, boscalida,
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carbendazim, carboxin oxicarboxin  cilazofamida, dazomet,
ditianona, famoxadona, fenamdona, fenamirol, fuberidazol,
flutolanilo, furametpyr, isoprotiolano  mepronilo, nuarimol,
probenazol, proquinazid, pynfenox, pyroquilon, quinoxifeno,
silthiofam, tiabendazol, tifluzamida, trofanato-metilo, tiadinilo,
triciclazol, triforina,

fungicidas de cobre, tales como el caldo de Burdeos, el acetato de
cobre, el oxicloruro de cobre el sulfato basico de cobre,

derivados de nitrofenilo, como binapacrilo, dinocap, dinobuton,
nitroftal-isopropilo

femlpirroles tales como fenpiclonil o fluxiodonilo,

azufre,

otros fungicidas tales como acibenzolar-s-metilo, benthiavalicarb,
carpromamida, clorotalonilo, ciflufenamida, cimoxanilo, dazomet,
diclomezina, diclocymet, diethofencarb, edifenphos, ethaboxam,
fenhexamida, fentin-acetato, fenoxanilo, ferimzona, fluazinam,
fosetyl,  fosetyl-alumimo, 1provalicarb,  hexaclorobenceno,
metrafenona, pencicurona, propamocarb, ftalida, toloclofos-metilo,
quintozeno, zoxamida,

estrobilurinas  tales como azoxistrobina, dimoxistrobina,
fluoxastrobina, kresoxim-metilo, metominostrobina, orisastrobina,
picoxistrobina, piraclostrobina o trifloxistrobina,

derivados de acidos sulfenicos, tales como captafol, captano,
diclofluanida, folpet, toliifluanida,

amidas de acido cinamico y analogos, tales como dimethomorph,
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flumetover o flumorph
Ejemplos de sintesis
Las normas reproducidas en los ejemplos de sintesis que se dan a
continuacion fueron utilizadas modificando comrespondientemente los
compuestos de partida para obtener nuevos compuestos I Los compuestos
as1 obtenidos estan enunciados en las tablas anexas con sus datos fisicos
Ejemplo 1 7-fenil-8-isobutil-6-metil-[1 2 4]triazolo{4 3-b]piridazina
11 7-bromo-8-1sobutil-6-met1l-[1,2,4]triazolo[4,3-b]piridazina
A una solucion de 28,6 g (0,2 mol) de 6-metilheptano-2,4-
diona en 120 ml de tetraclorometano y 120 ml de agua se le vertio
por goteo, a una temperatura de 0 °C, una solucion de 32 g (0,2 mol)
de bromo en 100 m de tetraclorometano Terminada la adicion, se
continuo agitando la mezcla reactiva a 0 °C por 45 minutos Se
separo la fase organica, se la seco sobre sulfato de magnesio anhidro,
se separo por filtracion el agente secante y se evaporo la mezcla al
vacto hasta sequedad, obteniendose ast 44 g de la diona bromada El
producto intermedio crudo asi1 obtenido fue disuelto en 400 ml de
acido acetico glacial, se le adicionaron 16,8 g (0,2 mol) de 1,2,4-
triazol-4-tlamina y se calento la mezcla reactiva durante 1,5 horas en
refluyjo El disolvente organico fue separado y se adicionaron eter
terbutiimetihico, agua y lejia de sosa 1 N Tras separarse las fases se
seco la fase organica, se separo por filtracion el agente secante y se
evaporo la mezcla al vacio hasta sequedad, obteniendose un aceite
oscuro El aceite as1 obtemdo fue purificado por cromatografia en gel
de silice (eluyente ciclohexano + acetato de etilo 21 v/v),
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obteniendose 6,6 g de 7 bromo-8-1sobutil-6-metil-[1,2 4]triazolo[4,3-
b]piridazina en forma de aceite viscoso
'H-NMR(CDCl;) & [ppm] 10 (d 6H) 25 (m, 1H), 2,7 (s, 3H), 3,2
(d, 2H), 9,0 (s,1H)
12 7-fenil-8-1sobutil-6-metil-[1,2,4]tnazolo{4,3-b]piridazina
Se calento a reflujo una mezcla de 0,5 mmol de 7-bromo-8-
1sobutil-6-metii-[1,2,4]triazolo[4 3-b]piridazina tomado del ejemplo
11, 0,75 mmol de acido fenilboronico, 1,5 mmol de bicarbonato de
sodio y 0,03 mmol de tetrakis-(trifenilfosfin)-paladio(0) en 5 ml| de
tetrahidrofurano y 2 ml de agua durante 24 horas Luego se dejo
enfriar la mezcla reactiva a temperatura ambiente y se procedio a
filtrar a traves de celite El filtrado fue evaporado al vacto hasta
sequedad y se procedio a purificar el residuo asi1 obtenido mediante
cromatografia de columna en gel de silice (eluyente ciclohexano +
acetato de etilo), obteniendose 0,08 g del compuesto del acapite
'H-NMR(CDCl;) & [ppm] 0,8 (d, 2H), 2,2 (s, 3H), 2,4 (m, 1H), 2,7
(d, 2H), 7,2 (d, 2H) 7,5 (m, 3H), 9,0 (s 1H)
De manera analoga fueron preparados los compuestos de la formula
general [ ¢ {R* =H}que se pueden leer en la Tabla 1-a que se muestra a

continuacion
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R1
(R3),

y =

N

\ (Ic)

NP CH,
Tabla 1-a
Ey |R CeHs o(R%). "H NMR(CDC),) [3] o

punto de fusion [°C]

2 2 metilpropilo

2 meul 4 fluorofenilo

905(s) 710(m) 2 95(dd)
245(m) 220(s) 205(s)
190(d) 175(d)

3 n butilo

2 metil 4 fluorofenilo

905(s) 710(m) 2 85(m)
255m) 220(s), 210(s)
1 75(m) 1,35(m) 1 80(t)

4 n butilo

2 4 difluorofenilo

905(s) 720(m) 705(m)
250(s) 230(s) 170(m)
1.30(m) 180 ()

5 n butilo

2 fluoro 4 metiiferulo

900(s) 715(m) 2 85(m)
245(m) 220(s) 2 05(s)
190(d) 1 75(d)

2 metilpropilo

2 4 difluorofenilo

92°C

~JCh

2 metilpropilo

2 fluoro 4 metlfenilo

905(s) 710{m) 275(m)
250(f) 230(s) 165(d)
1 60(d)

8 Ciclohexilo

2 4 difluorofenilo

111(m, 2H) 142(m 2H)
1 62(m, 2H) 178m 2H)
220(s 3H) 250(m 3H)
703(m 2H) 711(m 1H)
900 (s 1H)

9 Ciclohexilo

2 4 dimetilfenilo

110(m 2H) 133(m 2H)
150(m 2H) 167(m 2H)
203(s 3H) 210(s 3H)
232(m 1H) 240 (s 3H)
245 (m 1H) 264 (m 1H)
690 (d IH) 712 (d 1H)
718(s 1H) 900 (s 1H)

10 |Ciclohexilo

2 metil 4 fluorofenilo

110(m 2H) 143(m 2H)
162(m 2H) 180(t 2H)
208(s 3H) 213(s 3H)
240(m 2H) 267 (m 1H)
705(m 3H) 903 (s 1H)

11| CH2CH2C(CHs)s

2 4 difluorofenilo

080(s 9H) 153(dd 2H)
228(s 3H) 278(dd 2H)
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CGHS‘ n(R.) n

"TH-NMR(CDCl;) [5] o
punto de fusion [°C]

705(m 2H) 7 20(m
904 (s 1H)

1H)

12

CH,CH,;C(CHs)s

2 fluoro 4 metilfenilo

080 (s 9H) 143(ddd
162(ddd 1H) 208(s
2 18(s 3H) 2 50(ddd
2 86(ddd 1H) 7 07(m
903 (s 1H)

1H)
3H)
1H)
3H)

13

CH(CH;)(CH;CH;CH)

2 metil 4 fluorofenlo

1H)
3H)
3H)
1H)
1H)

078(q 3H) 106(m
123(m 1H) 145(dd
190(m 1H) 209(d
213(d 3H) 265(m
705(m 3H) 718(s
903 (s 1H)

14

CH(CH;)(CH,CH;CH3)

2 4 dimenlfemlo

079(m 3H) 105(m
123(m 1H) 143(dd
187(m 1H) 207(d
213d 3H) 21%(m
240(s 3H) 270(m 1H)
692(d IH) 713(d 1H)
718(s 1H) 902 (s 1H)

1H)
3H)
3H)
1H)

15

CH,CH,C(CH3);

2 4-dimetilfenulo

078(s 9H) 145(ddd 1H)
162(ddd 1H) 203(s 3H)
217(s 3H) 240(s 3H)
252(ddd 1H) 2 85(ddd
1H) 695 I1H) 713(d
1H) 718 LH) 902(s
1H)

16

CH(CH;3)CH(CH3)CH,CH;

2 metil-4 fluorofemlo

068 (m 3H) 0913, 3H)
113m 1H) 146(d 3H)
170(m 1H) 208(s 3H)
212(d 3H) 234(m 1H)
259 (m 1H) 704 (m 3H)
900 (s 1H)

17

CH(CH3)CH(CH3)CH,CH,

2 4 diftuorofenilo

069(m 3H) 092(m
112(m 1H) 144(m
1700m 1H) 222(s
238(m I1H) 268(m
703(m 2H) 717(m
9,04 (s 1H)

3H)
3H)
3H)
1H)
1H)

18

(CH (CH;)(CH;),CH;
(1 diastereomero Re 0 5)*

2 4 difluorofemlo

075t 3H) 109(m
119(m 1H) 147(d
183(m 1H) 222(s
228(m 1H) 2 76(m
704(m 2H) 7 17(m
902 (s. 1H)

1H)
3H)
3H)
1H)
1H)

19

(CH (CH3)(CH,),CH;

2 fluoro 4 menlfenilo

074t 3H) 109(m 1H),
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RI

CeHs o(R")n

"H-NMR(CDCl;) [3] o
punto de fusion [°C]

(1 diastereomero Ry 04)*

119(m 1H) 149(d
177(m 1H) 225(s
229(m 1H) 249(s
280(m 1H) 706(m
902 (s 1H)

3H)
3H)
3H)
3H)

20

(CH(CH3)CH(CH3)CH,CH3
(1 diastereomero R¢ 0 5)*

2 fluoro 4 metilfenilo

069(m 3H) 09I(m
114m 1H) 143(d
178m 1H) 222(d
245(m 1H) 2 46(s
268(m 1H) 706(m
902(s 1H)

3H)
3H)
3H)
3H)
3H)

21

CH CH;3(CH;):CH,3
(1 diastereomero Ry 0 4)*

2 4 difluorofenilo

075(t 3H) 109(m
150(d 3H) 175(m
223(s 3H) 229%m 1H)
275(m 1H) 703(m 2H)
714(m 1H) 902 (s 1H)

2H)
1H),

22

CH(CH;)CH(CH;)CH,CH;
(1 diastereomero Ry 0 4)*

2 fluoro 4 metilfentlo

060(m 3H) 088(d 3H)
110(m 1H) 146(d 3H)
172(m 1H) 222(s 3H)
244(s 3H) 245(m 1H)
263(m 1H) 703(m 3H)
902 (s 1H)

* Los valores de Ry fueron determinados mediante cromatografia en capa

fina en gel de silice (eluyente ciclohexano/acetato de etilo (1 5))

Ejemplo 23

231

il)-tetrazolo-[1 5-a]pirimidina

5-cloro-6-(2-cloro-6-fluorofenil)-7-(4-metilpiperidin- 1-

5,7-dihidroxi-6-(2-cloro-6-fluorofenil) tetrazolo-[1,5-alpirimidina

Se calento una mezcla de S5-aminotetrazol (015 mol),

2-

aminotetrazol (0,15 mol), ester dietilico de acido 2-(2-cloro-6-

fluorofenil)malonico (0,15 mol) y tnibutilamina (50 ml) durante 6

horas hasta alcanzar los 180 °C La mezcla reactiva fue enfriada

hasta los 70 °C, se le adiciono una solucion de 21 g de hidroxido de

sodio en 22 ml de agua y se agito la mezcla durante 30 minutos Se
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procedio a separar la fase organica y se extrajo la fase acuosa con
eter dietilico Se acidifico la fase acuosa con acido clorhidrico
concentrado Se separo el precipitado mediante filtracion y se seco,
obteniendose asi1 7 g del producto

23 2 5,7-dicloro-6-(2-cloro 6-fluorofenil) tetrazolo-[1,5-ajpirimidina

Una mezcla de 5,7-dihidroxi-6-(2-cloro-6-fluorofenil) tetrazolo-[1,5-
alpinmidina (6 g), tomada del ejemplo 23 1, y de oxicloruro de
fosforo (20 ml) fue calentada durante 8 horas a reflyo
Seguidamente, se separo por destilacion parte del oxicloruro de
fosforo El residuo fue vertido en una mezcla de diclorometano y
agua Se separo la fase organica, se la seco con sulfato de sodio
anhidro y se la filtro El filtrado fue concentrado al vacio,
obteniendose asi1 4 g del compuesto del acapite

23 3 5-cloro-6-(2-cloro-6-fluorofentl) 7-(4 metilpiperidin-1-11)-tetrazolo-

[1.5-alpinmidina

Una mezcla de 4-metilpiperidina (1,5 mmol), trietilarmina (1,5 mmol)
y diclorometano (10 ml) fue afiadida a una mezcla de 5,7-dicloro-6-
(2-cloro-6-fluorofenil) tetrazolo-[1,5-a]Jpinmidma (1,5 mmoles,
tomada del ejemplo 23 2) y diclorometano (20 ml), agitandoselas La
mezcla fue agitada durante 16 horas a temperatura ambiente y
segurdamente se la lavo con acido clorhidrico diluido (5%) La fase
organica fue separada, secada con sulfato de sodio anhidro y filtrada
El filtrado fue concentrado a presion reducida y el residuo fue
purificado por cromatografia de columna en gel de sihce,

obteniendose 0,26 g del producto
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De manera analoga se elaboraron los compuestos de la formula

general 1k (R2 = Cl, R, = 2,4,6-tniflucrometilo) que se encuentran

expuestos en la siguiente tabla 1 b

F
Ri
NN
.,
N~ N7 ™l

(Hk)

Tabla 1b

E; |[R’ *H NMR(CDCL,) [5] o punto de fusién [°C]

24 | Ispropilamino 142 146

25 |NH((S)CH(CH3)CH(CH;)2) 85 86

26 |NH({(S)CH(CH3)C(CH5);) 85 86

27 |sec butilamino 116

28 |4 metilpipendina 1 1lo 092(d 3H) 103(m 2H) 158(m 2H)
158m 1H) 276(m 2H) 395m 2H)
6 80(m 2H)

29 |NH((R)CH(CH;)CH(CH,)) 086(m GH) 108(d 3H) 174(m IH)
4 15(m 1H) 4 42(d 1H) 6 86(m 2H)

30 |Cl 6 82(m 2H)

Ejemplo 31 7-cloro-5-i1sopropilamino-6-(2 4 6-trifluorofenil)-

[1 2 4]triazolof4 3-a]pirimidina

311 6-cloro-2-hidrazino-4-1sopropilamino-5-(2 4,6-trifluorofenil)

pirimidina

16,3 g (43 mmoles) de 6-cloro-4-1sopropilamino-2-metilsulfonil-5-

(2,4,6-trifluorofenil)pinimidina  fueron suspendidos en 50 ml de

etanol, se les adicionaron 5,3 g (0,17 motl) de hidrato de hidracina y

se calento la mezcla a reflujo, agitandola, durante 90 minutos A

t
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continuacion, se¢ concentro la mezcla reactiva a presion reducida, se
levanto el residuo con etanol, se lo seco sobre sulfato de sodio y se
volvio a concentrar Seguidamente, se purtfico el restduo mediante
cromatografia de columna en gel de silice (eluyente ciclohexano
acetato de etilo (2 1)) Se obtuvieron as1 14,2 g del producto en
forma de sustancia solida de color amarillo claro Punto de
solidificacion 143-150°C
N,N-dimet1l-N’-(4-cloro-6-1sopropilamino-5-(2,4,6-trifluorofenil)
pirnmidin-2-11)hidrazonoformamida

A una solucion de 1,0 g (3 mmoles) de hidrazinopirimidina (ejemplo
311) en 10 ml de tetrahidrofurano se le adicionaron 6 ml de
dimetoximetildimetilamina, se la agito durante 16 horas a
temperatura ambiente y durante 2 horas en refluyjo La mezcla
reactiva fue concentrada al vacio y seguidamente se purnifico el
residuo  por cromatografia en gel de silice (eluyente
ciclohexano/acetato de etilo (2 1)) De ese modo se obtuvo 0,6 g del
producto en forma de una sustancia solida de color pardo claro, con
un punto de fusion de 204 a 207 °C
7-cloro-5-1sopropilamino-6-(2,4,6-trifluorofenil)-[1,2,4]triazolo{4,3-
ajpinmidina

0,25 g (0,65 mmol) del compuesto de pirimidina del ejemplo 31 2
fue disuelto en 12,5 ml de tetrahidrofurano Se le afiadio 0,2 g (3 3
mmoles) de acido acetico, se agito la mezcla durante 15 horas a
temperatura ambiente y 2 horas a 40 °C y 60 °C, y seguidamente se la
concentro a presion reducida El residuo fue purificado por
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cromatografia en gel de silice (eluyente ciclohexano / eter metil-
terbutilico (2 1)) Se obtuvo as1 0,18 g del producto en forma de
una sustancia solida de color jalde, con un punto de fusion de 268 a

273 °C

Eyemplo 33 2-metil-4-(4-metilpiperidin- 1-11)-3-(2 4 6-trifluorofenil)-

331

332

mmidazo [1 5-a]pririmidin-8-carbonitrilo
Amida de acido 4-hidroxi-2-metil-3-(2,4,6-tnfluorofenil)-imidazo
[1,5-a]pirimdina-8-carboxilico
Agitandola, se calento una mezcla compuesta por 31,0 g (0,119 mol)
de ester etilico de acido 3-ox0-2-(2,4,6-tnifluoro-fenil)butanoico,
19,4 g (0,119 mol) de clorhidrato de amida de acido 4-
aminoimidazol-5-carboxilico y 22,0 g (0,119 mol) de tributilamina
durante 15 horas a 140 °C Tras haberse enfriado la mezcla reactiva,
se diluyo la suspension obtenida con eter metil-terbutilico y acetato
de etilo y se separo la sustancia solida obtenida Esa sustancia solida
fue lavada con eter metil-terbutilico/acetato de etilo y secada en una
estufa de secado al vacio a 40 °C Se obtuvieron 31,2 g de una
mezcla de los dos regioisomeros
4-cloro-metil-3-(2,4,6-trifluorofenil)-imidazo [1 5-a]pirimidin-8-
carbonitrilo
Se calento a reflujo una mezcla de 31,2 g (0,097 mol) de amida de
acido 4-hidroxi-2-metil-3-(2,4 6-trifluorofenil)-1imidazo[1,5-
a]pirimidin-8-carboxilico (ejemplo 31 1) y 180 ml (20 equivalentes)
de oxicloruro de fosforo durante 40 horas, agitando Tras haberse
enfriado la mezcla reactiva, se la diluyo con eter metil-terbutilico y
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se vertio por goteo la mezcla en un lapso de 45 minutos a 30 °C, en
una solucion de sosa caustica diluida La suspenston obtenida fue
sometida a succton sobre gel de silice y se la lavo con eter metil
terbutilico La fase acuosa fue luego extraida con eter metil-
terbutilico y las fases organicas reunidas fueron lavadas con agua Se
procedio a secar sobre sulfato de sodio y se concentro El residuo fue
purificado por cromatografia en gel de silice (eluyente ciclohexano
acetato de etilo), obteniendose as1 0,5 g del compuesto del acapite

con un punto de fusion de 183 °C y 2,4 g del otro regioisomero,

333 2-metil-4-(4-metilpipendin-1-11)-3-(2,4,6-trifluorofenil)-imidazof[1 5-
a]pirtmidin-8-carbonitrilo
Una mezcla de 0,15 g (0,46 mmol) de 4-cloro-2-metil-3-(2,4,6-
trifluorofen1l}-imidazo  [1 5-a]pirimidin-8-carbonitrilo  (eyemplo
33 2), 0,1 g (0,92 mmol) de metilpiperidina y 0,1 g (0,92 mmol) de
trietilamina fue calentada a reflujo en 2 ml de tetrahidrofurano
durante 72 horas Tras habersela enfriado, se le adicionaron eter
metil-terbutilico y acido clorhidrico 2N La fase acuosa de la mezcla
obtenida fue extraida con eter metil-terbutilico y las fases organicas
unidas fueron seguidamente lavadas con agua, se procedio a secar la
fase organica sobre sulfato de sodio y a concentrar La cromatografia
en gel de silice del residuo obtenido (eluyente ciclohexano acetato
de etilo) dio 100 mg de 2-met1]-4-(4-metilpiperidin-1-11)-3 (2,4,6-
trifluorofenil}-1imidazo(t 5-a]pirimidin-8-carbonitrilo

Ejemplo 34  2-metoxi-4-metil-3-(2 4 6-trifluorofenil)-imidazo[1 5-a]

pirimidin-8-carbonutrilo
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0,2 g (0,62 mmol) de 2-cloro-4-metil-3-(2,4 6-trifluorofenil)-
imidazo[1,5-a]pirimidin-8-carbomtrilo (ejemplo 33 2) y 0,11 g (0,62
mmol) de solucion de metilato de sodio al 30% fueron agitados en 2
ml de metanol durante 45 horas a temperatura ambiente
Seguidamente se le adiciono diclorometano y acido clorhidrico 2N
La fase organica fue separada, se la seco sobre sulfato de sodio y se
la concentro, obteniendose as1 0,17 g del compuesto del acapite con
un punto de fusion de 225 °C
Ejemplo 35  4-metil-2-metilamino-3-(2 4 6-trifluorofenil)-imidazof1 5-
a]pirimidin-8-carbonitrilo
Una mezcla compuesta por 0,2 g (0,62 mmol) de 2-cloro-4-metil-3-
(2,4,6-trifluorofenil)-1imidazo [1 5-a]pirimidin-8-carbonitrilo
(eyjemplo 33 2), 0,1 g (1,24 mmol) de metilamna y 0,23 g (1,24
mmol) de trietilamina fueron agitados en 2 m! de metanol durante 24
horas a 35 °C A continuacion se le adicionaron a la mezcla reactiva
diclorometano y acido clorhidrico 2 N, se separo la fase organica, se
la seco sobre sulfato de sodio y se la concentro Se obtuvieron 60 mg
del compuesto del acapite
De manera analoga se prepararon los compuestos de la formula
general If {(R*),=2,4,6-tnfluor) indicados en la tabla 1¢ que aparece a
continuacton La tabla lc contiene tambien los datos espectroscopicos de
los compuestos de los ejemplos 33 y 37, as1 como el punto de fusion del

compuesto del ejemplo 36
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F F
R‘l
2 (an
N/ R2 F
NC
Tabla 1c
E) [R R’ "H NMR(CDCL;) [6] o punto de
fusi16n |°C]
32 |CH; Cl 183
33 |4 metitpipenidin 1 1lo CH; 099(d 3H) 1 28(m 2H) 153(m IH)
1 72(m 2H) 232(s 3H) 262(m 2H)
3 24(m 2H) 6 89(m 2H) 7 93(m, {H)
34 |CH; OCH; 225
35 {CH; Metilamino [2 37(s 3H) 306(d 3H) 467(s 1H),
6 93(m 2H) 7 72(s 1H)
36 [NH(R)CH(CH3)CH (CH3), |CH, 082(m 6H) 108(d 3H) 1 71(m 1H)
225(s 3H) 337(m 1H) 454(d 1H)
6 90(m 2H) 8 17(s 1H)
37 | Sec butilamino CH, 207 210

Ejemplo 38  7-(2 4-difluorofenil) -8-1sobutil-6-metil- [1 2 4]triazolo[1 5-
b]piridazina

La preparacion del compuesto del acapite se efectua de manera
analoga a la del ejemplo 1 Punto de fusion 103-105°C
Ejemplos de la accion contra hongos nocivos

El efecto fungicida de los compuestos de la formula general I pudo
comprobarse mediante los siguientes ensayos

Los compuestos activos en los ejemplos de aplicacion 1 y 2 fueron
preparados como solucion madre con 0,25% en peso de agente activo en
acetona o dimetilsulfoxido (DMSQ) A esa solucion se le adiciono 1% en

peso de emulgente Umperol® EL (humectante con efecto emulgente y
1
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dispersante basado en alquilfenoles etoxilados) y diluido en agua conforme
a la concentracion deseada
Ejemplo de aplicacion | Eficacia contra la enfermedad del tomate
(manchas de sequedad) causada por la Alternaria solam cuando se hace la
aplicacion protectora

Plantas en macetas de la variedad “Grosse Fleischtomate St Pierre”
(Gran tomate carnoso St Pierre)} recibieron sobre sus hojas en
pulverizacion una suspension con la concentracion abajo indicada del
compuesto activo hasta el punto en que las hojas goteaban Al dia siguiente
las hojas fueron infectadas con una suspension acuosa de esporos de
Alternaria solan: en una solucion al 2% de biomalta con una densidad de
0,17 x 10° de esporos/ml Seguidamente, las plantas fueron colocadas en
una camara saturada de vapor de agua a temperaturas que iban de los 20 a
los 22 °C Al cabo de 5 dias la putrefaccion de las hojas en las plantas de
control infestadas pero no tratadas habia avanzado hasta tal punto que el

porcentaje de la infestacion pudo ser determinado visualmente

Tabla 2
Compuesto activo N° Infestacion [%] en caso de 250 ppm

Ejemplo 1 10
Ejemplo 2 15
Ejemplo 3 25
Ejemplo 4 10
Ejemplo 7 20
Ejemplo 8 0
Ejemplo 11 20
Ejemplo 12 3
Ejemplo 13 10
Ejemplo 16 20
Ejemplo 36 7
Sin tratar 80
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Ejemplo de aplicacion 2 Eficacia contra la Peronospora de la vid, causada
por Plasmopara viticola en caso de aplicacion protectora

Hojas de plantas de vid en macetas de la variedad “Muller-Thurgau”
fueron asperjadas con una suspension acuosa con la concentracion de
compuesto activo abajo indicada hasta el punto en que las hojas goteaban
Al dia siguiente se les moculo a las hojas, en su parte de abajo, una
suspension acuosa de zooesporos de Plasmopara viticola Seguidamente,
las vides fueron colocadas primeramente durante 48 horas en una camara
saturada de vapor de agua a 24 °C y luego colocadas por 5 dias en un
invernaculo a temperaturas que 1ban de los 20 a los 30 °C Finalizado ese
periodo, las plantas fueron devueltas por 16 horas a una camara humeda
con el fin de acelerar la germinacion de los portadores de esporangios
Posteriormente, se determino visualmente el grado de avance de la

infestacion en las partes inferiores de las hojas

Tabla 3

Compuesto activo N° Infestacién [%] en caso de 250 ppm

Ejemplo 1 20

Ejemplo 2

Ejemplo 3

Ejemplo 4

Ejemplo 5

Ejemplo 6

Ejemplo 8

Ejempio 9

Ljemplo 10

Ejemplo 11

Ejemplo 12
ECjemplo 15

Ejemplo 18

Ejemplo 21

o N
Slw|alw|w|c|eo|B|ole|e|o|o|e

Sin tratar
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Ejemplo de aplicacion 3 Eficacia contra el mildiu del tnigo, causado por
Erysiphe [sin Blumeria] gramimis forma specialis tritict, en caso de
aplicacion protectora

Hojas de trigo en germen en macetas de la variedad *“Newton” fueron
asperjadas con una suspension acuosa con la concentracion de compuesto
activo abajo indicada hasta el punto en que las hojas goteaban La
suspension ¢ emulsion fue preparada por dilucion con agua a base de una
solucion madre con 5% de compuesto activo, 94% de ciclohexanona y 1%
de emulgente (Tween 20) A las 3 a 5 horas de haberse secado la capa
asperjada, se pulverizaron sobre las hojas esporos del mildiu del trigo, cuyo
agente patogeno es el Erysiphe [sin Blumeria] graminis forma specialis
triict Las plantas de ensayo fueron colocadas seguidamente en un
invernaculo a temperaturas que iban de los 20 a los 24 °C, con una
humedad relativa del aire del 90% Al cabo de 7 dias el grado de avance
del mildiu fue determinado visualmente por el porcentaje de infestacion de

la superficie total de las hojas

Tabla 4
Compuesto activo N° Infestacién [%] en caso de 250 ppm

Ejemplo 14 20
Ejemplo 15 20
Ejecmplo 18 7
LCjecmplo 19 20
Cjcmplo 20 5
Cjemplo 21 3
Ejemplo 22 7
Cyemplo 23 15
Sin tratar 90
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REIVINDICACIONES

1 Compuestos biciclicos caracterizados porque tienen la formula

general I
R1
(R*),
AraA” X
vl 0
AT A"N/ R?
en la que

A, o Asrepresenta C y la otra de las dos variables A, A; representa N, C o
C-R’,

A, Az, A, representan, independientemente la una de la otra, N o C-R™,
pudiendo una de las vaniables A,, A; o A4 representar S o un
grupo N-R*, cuando A, y Asrepresentan ambas C, en donde
A, no significa N m C-R*® cuando A, representa N, A,
representa C-R™ y A® representa C, y donde
Ajcon A; y A; con Ag 0 bien
A;con A3y A;con As o bien
A, con Asy A; con Aj o bien
A)con As; y Az con Ay 0 bien
A| con A; y A4 con As estan umdas la una con la otra por
enlaces dobles,

N representa 0, 1,2,3,4 05,

R? representa halogeno, ciano, alquilo-C,-Cq, alcoxi-Ci-Cg
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haloalquilo-C,-Cs, haloalcoxi-C;-Cs, alquenilo-C,-Cg,
alqueniloxi-C;-Cs, 0 C(O)R5 ,
significa halogeno, ciano, alquilo-C;-C, en el que un atomo
de carbono de la cadena de alquilo-C;-C,y puede estar
reemplazado por un atomo de silicio, haloalquilo-C,-Cg,
alquenilo-C;-Cy9,  haloalquenilo-C;-Cq,  alquimlo-C;-Cs,
cicloalquilo-C;-Cs, cicloalquilo-C;-Cg-alquilo-C;-Cy, en el que
el resto de cicloalquilo de los dos ultimos grupos citados
puede presentar 1, 2,3 4 5 o 6 sustituyentes seleccionados de
entre alquilideno-C,-C,, alquilo-C,-C,, halogeno, haloalquilo-
C-C4 e hidrox1 y el resto alquilo en cicloalquilo-C;-Cg-
alqulo-C,-C4 puede presentar 1, 2, 3 o 4 sustituyentes
seleccionados de entre halogeno, haloalquilo-C,-C,4 e hidroxi,
cicloalquenilo-Cs-Cs, que puede presentar 1, 2 3 o 4
sustituyentes seleccionados de entre alquilo-C-C4 halogeno,
haloalquilo-C,-C4 e hidroxi, OR® SR", NR’RS, o significa un
grupo de la formula CR"MHRHCENORPYR™ 0 un grupo
de la formula -C(=NOR")C(=NOR'®)(R"),
significa halogeno, ciano, alquilo-C-Cg, haloalquilo-C,-Cs,
alquentlo-C,-Csg, haloalquenilo-C,-Cs, alquinilo-C,-Cg,
cicloalquilo-C;-Cy cicloalquenilo-Cs-Cag, ORS% SR® o NR'R?,
representan, independientemente el uno del otro, hidrogeno,
CN, halogeno, alquilo-C;-C¢ o alquenilo-C;-Csg,
significa hidrogeno, alquilo-C,-Cg 0 alquenilo-C,-Cs,
significa hidrogeno, OH, alquilo-C;-C4, alcoxi-C,;-Cs,
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haloalquilo-C,-Cs, haloalcoxi-C,-C¢, alquenilo-C,-Cq, alquul-

C)-Cg-ammo o  dialqul-C;-Cgamino,  piperidin-1-ilo,

pirrolidin-1-ilo o morfolin-4-ilo,

sigmifica  hidrogeno, alquilo-C;-Cs, haloalquilo-C,-Cs,

alquenilo-C,-Cg 0 COR’,

representan, independientemente el uno del otro, hidrogeno,

alquilo-C,-C,, alquenilo-Cy-C,, alcadienilo-C,-C, g, alquinilo-

Cz-Cio, cicloalquilo-C;-Cs, cicloalquenilo-Cs-Cg,

bicicloalquilo-Cs-C,y fenilo naftilo

un heterociclo de 5 0 6 miembros saturado o parcialmente no

saturado, que puede presentar, como miembros del anillo, 1, 2

o 3 heteroatomos seleccionados de entre N, Oy S, o

un heterociclo aromatico de 5 o 6 miembros que puede

presentar, como miembios del anillo, 1, 2 0 3 heteroatomos,

seleccionados de entre N O y S,

pudiendo los restos llamados R’ R® estar parcial o totalmente

halogenados y/o presentar 1, 2 o 3 restos R®, estando

R®  seleccionado de entre ciano, nitro, OH, alquilo-C;-Cs,
alcox1-C-Cg, haloalquilo-C;-Cs, haloalcoxt-C;-Cs,
alquiltio-C,-C¢, alquenmilo-C;-Cg, alquenmiloxi-C,-Cs,
alquinilo-C,-Cs, alquiniloxi-C,-Cs, alquil-C;-Cg-amino,
dialquil-C,-Cg-amuino, piperidin-1-ilo, pirrolidin-1-1lo o
morfolin-4-1lo,

tambien pueden formar juntamente con el atomo de nitrogeno

al cual estan unidos, un heterociclo saturado o no saturado de
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5, 6 o 7 miembros, que puede presentar otros 1, 2, 3 o0 4
heteroatomos, seleccionados de entre O, S, N y NR'®, como
miembros del anillo, que puede estar parcial o totalmente
halogenado y presentar 1, 2 0 3 de los restos R®,

R’ R" significan, independientemente el uno del otro, hidrogeno o
alquilo-C,-Ce, ¥

R", R"%, RP, R" RY, R, R" significan, independientemente el uno del
otro, hidrogeno o alquilo-C,-Cs,

ast como las sales de los compuestos I compatibles con la agricultura,

fuern de los compuestos de la formula general I en la que R' y R?

representan al mismo tiempo OH o al mismo tiempo halogeno s1 A,

representa N y As representa C

2 Compuestos conforme a la rervindicacion 1 de la formula general I,

caracterizados porque

R' significa halogeno, clano, alquilo-C;-Cs,
haloalquilo-C,-Cg¢ alquenilo-C,-Cg, alquinilo-C,-C,, cicloalquilo-Cs-
Cs, cicloalquenmlo-Cs-Cg, OR®, SR® o NR'R?, y

R significa halogeno, clano, alquilo-C;-Cq,
haloalquilo-C,-Cs, alquenilo-C,-Cq, alquinilo-C,-Cs, cicloalquilo-Cs-
C;, cicloalquenito-Cs-Cy OR®, SR® 0 NR'R®

3 Compuestos conforme a las reivindicaciones 1 o 2 de la formula

general I, caracterizados porque A, representa C y A representa N y A,

A3 y Ay significan, independientemente el uno del otro, N o C-R*
4 Compuestos conforme a la rervindicacion 3, de la formula general I

ciracterizados porque A, representa N
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5 Compuestos conforme a la rervindicacion 1, de la férmula general I,
caracterizades porque A; y Aj; representan N, As representa C y Ay y Ay
significan, independientemente el uno del otro, N o C-R®

6 Compuestos conforme a la reivindicacion 1, de la formula general I,
caracterizados porque A,; representa N y As representa C y Ay, A; y Ay

significan, independientemente el uno del otro, N o C-R*

7 Compuestos conforme a la reivindicacion 1, de la formula general I,
caracterizados porque A, y As representan C, una de las vanables A; 0 Ay
representa azufre y la otra de las variables A, o A,, ast como la variable A,
independientemente entre s, representan C-R* o N

8 Compuestos conforme a una de las rervindicaciones precedentes, de
la formula general 1, caracterizados porque n representa 1, 2, 3, o0 4

9 Compuestos conforme a una de las reivindicaciones precedentes, de
la formula general I, caractenzados porque contienen el grupo

Ra2
R» Re3

Crem -
R4

Re%

en el que

R representa fluor, cloro o metilo,

R¥  representa hidrogeno o fluor,

R* representa hidrogeno, fluor, cloro, alquilo-C;-C, o alcoxi-C,-C,,
R*  representa idrogeno o fluor,

R* representa hidrogeno, fluor, cloro o alquilo-C,-C,
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10 Compuestos conforme a una de las rervindicaciones precedentes, de

formula general I, caracterizados porque R' representa un grupo NR'R},

en el que por lo menos uno de los restos R’, R® es distinto de hidrogeno

11  Compuestos conforme a la rervindicacion 10, de la formula general I,

caracterizados porque

R’ representa alquilo-C;-Cs, haloalquilo-C,-Cg, alquimilo-C;-Cs, o©
alquenilo-C,-Csg,

R® representa hidrogeno o alquilo-C;-Cs, 0

R’, R®representan conjuntamente con el atomo de mitrogeno al cual estan
umdos, un heterociclo de nitrogeno saturado o parcialmente no
saturado, que puede presentar otro heteroatomo, seleccionado de
entre O, S y NR'® como miembro del anillo, y que puede presentar
uno o dos sustituyentes, seleccionados de entre alquilo-C,-Cg y
haloalquilo-C,-Cg, presentando R el significado indicado en la
reivindicacion 1

12  Compuestos de acuerdo con las rervindicaciones 10 u 11, de formula

general I, caracterizados porque R? representa halogeno o alquilo-C,-C,

13 Compuestos de acuerdo con una de las reivindicaciones precedentes,

de formula general I, caracterizados porque R' representa alquilo-C;-Cs,

alquenilo-C,-Cs, alquinilo-C,-Cs, cicloalquilo-Cs~Cg 0 cicloalquenilo-Cs-Cy

y R? representa alquilo-C;-C4

14 Empleo de compuestos de la formula general I conforme a una de las

reivindicaciones que van de 1 a 13 y las sales de estos que sean

compatibles con la agncultura, con el fin de combatir hongos

fitopatogenos
120
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15 Agente para combatir los hongos fitopatogenos, caracterizado
porque contiene por lo menos un compuesto de la formula general I,
conforme a una de las reivindaciones que van de 1 a 13 y/o una sal de I
compatible con la agricultura y por lo menos un portador hqudo o solido

16 Procedimiento para combatir hongos fitopatogenos, caracterizado
porque se trata a los hongos, o los materiales, las plantas, el suelo, las
semillas que han de protegerse de la infestacion fungosa, con una cantidad
eficaz de un compuesto de la formula general I conforme a una de las

rervindicaciones que van de 1 a 13 y/o una de las sales de I que sea

compatible con la agricultura
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RESUMEN

COMPUESTOS BICICLICOS Y SU EMPLEO PARA COMBATIR
HONGOS NOCIVOS

Compuestos bicichicos de la formula general I

(R%,
Ve 0

en la que

Al0As representa C y la otra de las dos variables A;, As representa N,
CoC-R,

Aj, A3, Ay representan, independientemente la una de la otra, N o C-R*,
pudiendo una de las vanables A,, A; o A4 representar S o un
grupo N-R*, cuando A, y As representan ambas C, en donde
A no significa N m C-R™ cuando A, representa N, A,
significa C-R*® y A’ representa C, y donde

Ajcon A; y Az con Ao bien

A con A; y Aqcon A 0 bien

A} con Asy A; con A; o bien

A;con Asy A; con Ago bien

A, con A; y A4 con A;s estan unidas la una con la otra por

enlaces dobles,

s 2 . i
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Ra

representa 0, 1,2,3,4 035,

representa halogeno, ciano, alquilo-C(-Cg, alcoxi-C;-Cg
haloalquilo-C;-Cs, haloalcoxi-C,-Cs, alquemlo-C;-Cs,
alqueniloxi-C-Cs, © C(O)R’ ,

significa halogeno, ciano, alquilo-C-Cy, en el que un atomo
de carbono de la cadena de alquilo-C;-C,o, puede estar
reemplazado por un atomo de sihicio, haloalquilo-C;-Cs,
alquenilo-C>-Cyp,  haloalquemilo-C>-Cs,  alquimilo-C;-Cs,
cicloalquilo-C;-Cs, cicloalquilo-Cs-Cg-alquilo-C;-Cy, en el que
el resto de cicloalquilo de los dos ultimos grupos citados
puede presentar 1, 2, 3, 4, 5 0 6 sustituyentes seleccionados de
entre alquilideno-C;-C,, alquilo-C,-C,, halogeno, haloalquilo-
C;-C4 e hidroxi y el resto alquilo en cicloalquilo-C;-Cg-
alquilo-C;-C4 puede presentar 1, 2, 3 o0 4 sustituyentes
seleccionados de entre halogeno, haloalquilo-C,-C, e hidroxi,
cicloalquenilo-Cs-Cs, que puede presentar 1, 2, 3 o 4
sustituyentes seleccionados de entre alquilo-C,-C,, halogeno,
haloalquilo-C,-C,4 e ludroxi, OR®, SR, NR'R?, o significa un
grupo de la formula

CR'"YRCENOR™YR™) 0 un grupo de la formula
-C(=NOR)C(=NOR'*}R"),

significa halogeno, ciano, alquilo-C;-Cg, haloalquilo-C,-Cg,
alquenilo-C;-Cg,  haloalquemilo-C;-Cs,  alquimilo-Cy-Cs,
cicloalquilo-C;-Cyg, cicloalquenilo-Cs-Cg, ORS¢, SR® 0 NR'R®,

-
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as1 como sales de los compuestos I compatibles con la agricultura, agentes
fitoprotectores que contienen por lo menos un compuesto de la formula
general I y/o una sal de I compatible con la agricultura y por lo menos un

portador liquido o solido, as1 como un procedimiento para combatir hongos

nocivos fitopatogenos
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