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SOLICITUD DE:
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Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT
sacicdad constilulda y existente bajo (as IDENTIFICACION
SOLIg;I')ANTE layes do: Republica Fedoral de Alemunia | cc ] T O
Direccion; 67056 Ludwigshafen, CE a owo [
Repiitiica Federal de Alamania Cual
Domicilio: Ludwigshafen .
Rapublica Federal de Alemenia Numero
Nombre: EMILIO FERRERD IDENTIFICACION
Direcgitn: Carrera 4", No. 72-35 C.C. A NIT B
Teléfono: 347 36 11
REPRESENTANTE|. . C.E. a ore [
O APODERADO Fax: 27188 50
E-mail: clien camvo. Cual
Domicilio: Bagota, Colombis. Numero 438.019 T.P 31.929
® 1. Frank SCHIEWECK 9. Joachim RHEINHEIMER
Lindenweg 4, Merziger Strasse 24,
£7258 Hepheim, 67083 Ludwigshafen,
'WE':.:.%R (ES) Replblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
2. Jordi TORMO | BLASCO 10. Peter SCHAFER
Carl - Denz - sir. 10-3, Romerstrasse. 1,
69514 Laudenbach, 67308 Oitershem
Replblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
3. Carsten BLETTNER 11. Anja SCHWOGLER
Richard-Wagner-Strasse.48, Heinrich-Lanz-Strasse. 3,
68185 Manrheim, §8165 Mannheim
Repablica Federal de Alemania Republica Federal de Alamania
4. Bermnd MOLLER 12. Oliver WAGNER
Swckingerstraasa. 7, Im Meisental 50,
67227 Frankenthal, 67433 Neustadt
Repitlich Federal de Alomania Reg(lice federal 8¢ Alermania
5. Markus GEWEHR 13. Siegfried STRATHMANN
Goeathastrasse, 21, Donnersbergstrassa. 9,
56286 Kasteliaun, 67117 Limburgerhof
Replblica Federal de Alemania Replblica Federal de Alemania
6. Wassillos GRAMMENOS 14. Ukich SCHOFL
Alexander-Fleming-Strassa. 13, Erenstr. 8,
6707 % Ludwigshafen. 68782 Brut,
Republica Federal da Alamania Republica Federal de Alcmania
7. Thomas GROTE 15. Maria SCHERER
Im Hdhnhausan 18, Hermann-Jiirgens-Strasse 30,
67157 Wachenhoim, 76829 Gedramstein,

Republica Fadaral de Alemania

Republica Federal de Alemania
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3. Andreas GYPSER 16, Relnhard STIERL
B4 .4, Jahnstrasas. 8.
68168 Mannheim, 672517 Freinshsinn,
Replblice Fedaral de Alemania Rapdblica Federal de Alemania
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Solicitud Internacional No, PCT/EP2004/007 258 Fecha: 03 de iulic de 2004
Publicacion Internacional No. YWQ 2005019187 A1 Fecha: 3 de marzo de 2005

TITULO 54} P INAS 2-SUSTITUIDAS
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Clasificacion Intemacional (51) CO7D 230/42

Prioridad | (33) Pais de Origen | (32) Fecha (3T) Ndmera de Solicitud

S8 nold DE 2410712003 103 33 B857.3

Comprobante de pago No.: 06 — 4.686 Fecha: Z3 de enerc de 2008
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Anexos:

Comprobante de pago de |a tasa de prezentacian de la solicitud por 5 463.000.00.
Comprobante de pago por ieivindicacion de prioridad.

Documenkd que acredita [@ existencia y representacion legal cuando &l solicitante sea persona
juriclica, ’
Poderes, si fuere el ¢aes.

Documeante de cesion del inventor al solicitants o a su causants,

Declaracionss.

Copia de k3 solicitud internacional. (Resumen, descripcion, reivindicaciones. dibujos)
Traduccién de la solicihud internacional al costeflana. {Resumen, descripcidn, reivindicaciones,
dibujps)

Copia del examen praliminar efectuado por la IPEA.

Traduccion del examen preliminar efectuadn por la IPEA.

Da sar el caso, copia ¢al contrato de acceso.

De sar el casa, documehte que acnedite 1a licenciz v auterizacion de use de conacimientos
tradicienales ds las comunidades indigenas.

Ds zer el caso, certificadn de depdsito del material biclégico.

Arte final 12%12

De zar el caso, informacitn &obne otras salicitudes de pateme o tituloe obtenidas en el

gxtranjero por &l mismg titular o su causante, relavionadag parcial o tetalmente con la invencidn
do eeta salicitud.

Otres: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXDS
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DOCUMENTOS ANEXOS

1. [ Publicacion Intemacional WO 2005/018187 A1
Descripcian:

Paginas §3 en el klioma original
Paginas 80 en espaiiol
Reivindicaciones; Numero (s) 9
Figuras: Nomero (s)

2. XJExiracto de publicacién.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN FASE
INTERNACIONAL
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Igenrtndig vor xir vol_zecgeren Unterschrifsern <er IUr
die Pirma BAST Aktierngezellsyheft Ludwigstefer ar Rhein
nandelnden Ferrent )

e . Chemiker in

1. 2r. Gunther W e 2 z e _
Lrduizshalfen om  Zheirn,

r Cnestike> in

2.0r. Petzer i ichitoere,
imdwigshaten am Jheirn.,
Die¢ Hevrern Dr, Welzel und D, PRichzcexe gind mir pessinliex
hexannz.
Aulzrund heutipger Zinaichtnahme ir das dondelesrsgisler
bein fmtzgericht Ludwlgahafen am. Fhein HR B 3380 hLe-
e»h91n_se ich, 8a8 die Herpen Dr. vWelzei uné Dr. iisnters
€.3 Provuristern gemeinscrafvlich gur nhrtrnrung uni
Ae cknung der Firne 3A3SF Aktienpeselilserafc nmit den
Itz in tudwigshalen am Rhairn berechtigt zind.

Ludwigshalen zm Rhein, den 17. Mirn 13539
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(FUr Patente, Modelle und Zeichmmgen; Warenzelcheo
und Servicezeichen: Handelsnaman.und-zeichen),

VERTRETUNG UND VOLLMACHT

Yo [nusviros}, abain firmedo i858 e e
RAET akTicngeseli=chatt L

domicilindo (30 en . LUCELgsheat @n - Repithados

R e eSS ey g s s i e e

pcr el presrntc notubramoes a GERMAN CAVELIER,
tpa. 832; GONZALO PERDOMU, tpa. 831; RRNESTO
CAVELIER, tpe. 11619; 7 EMILIO FERRERU, Lpa.
3:929; dvmicil:adss en ia Carmera 4 N® 7233, Bogotd,
Colomb.a, en shedzcimivula 3 le diepuesto en ¢l paré-
frafa 1% cel Aaticule 543 de! Cilige de Comercia, el
girimern onma prinelpal v Ips domés camao suplentes, cu
su vdon, QoMo Nuestran representantes en fedus los
4sunz de prapindogd indusivial cun faruliad pare recibly
ratificreiones ¥ nombrar apoderados judlicivles o ox-
trajudicialea. El primer repiesentaznic suplcnte reem-
plazatd el privcinal en eeso du wusencis o impedimentn
&mporal ¢ delinitivo do aquél La misma rogia se apli-
caré. cuando el segfunde reyresentante suplenta hava de
rocmyuiamr al primicro, o el tercarn &) segundo. En talcs
caso3, el representania principal, o ¢i primers, o regor-
o zupiente, en fu taww, o ambes, detlararin su
inten2i6n. de na pjerecr Ja representaciin medmanin
declarreién auteuticada por Notario Pablico en Colum:
bis, 0 por Nelerie w niro Furclunurio Pablico, o Consu!
dr Colambiy, eu ol exiraniore; v 01 ae tratare de im-
pedimenlo, con ¢} cortificadn respective. Si alpguny de
lus acmkrados Zaltave deFritivimentc, el siguienta tn-
mard gu dugasn Cusndo cezare lu ausencia © impedi-
stante principal, o de i primero ©
segundo suplente, en su cosy, pudrin efercer la repre.
JSANLACIOIL en su urden, wno L OS2 pegun o] SAs0, aiu-
wfesdula por cl sala hecha de cjercerla, wesandn en
¢ moments »l njorcicio de la rmpresattacldn por ol
primern, segundo » lercer suplonte en au caso,
Aduznds, y baje Iny mismas reglas, conferimoa pader 2
lz< ahopados arsibs nombrados, patn eobtener la pro-
teccion dy mi (nuestra) propicdad industrial y contra
13 rempetencia desleal, & cuye efeclo gutorire (amee)
A In dichcs aporderadny para que pie(nus} represenaten
aile cualegguiera eutidudss o persanas, ejersnn 0 no
jurisdicaldn, vuporialmente ante Jas del orden ndmiinis-
wativy, cuntencioms-adminisirative y judicial, en todu lu
concernignte n Tng sigilenten asuntos! a) Obicneidn de
patrntes de wvenciin, modelos y dibujos industriales:
el Togislv dfe marcas de fabrica, caleetivay, defensivas
¥ d= servirios; et depisito de nambres comerciulrs y
enzefias; su renovasiAzn, trespass, camhin de numbre o
domieflin, ceneelacién voluntaria; y &l reglstro de li-
rencias de usn do esos dercrhos; b) Las accinney do
oposizzan, rancelaciin, nulidad medidas cavielares, con.
zesidz dn leencias ¥ on generai lan juicios civiles, pa-
- ngles, adminigtrazivaz o eanlencivsv-administrasivoe
relavionacon con estos dercchos: accionex ¥ fnbclus que
preEevamnt a gue e promueven. Y para yue on wdes
Ias amunica aribe determinados, pueduyg sustitufr este
mandnss, Ganagln, desistir, eancelar, recibir, renunstar,
¥ ratificar lus artos heekus pyr agentes aficingng,

Dade » freuado hoy .. 17 dv maezs A6, 98D

en LnRI00 hucuipsiafen

r»

Ivh [(wir) untwen Unterzeichnerder (del .. . ........

Bacz fSktiengegellschafs. .. i
wohnhatt 1n _utvhiganation,. Jepublica. Federal
de M&Wlla IR R LN TR INT CRLE KL erens LELS
verleihen durch dicses Schuetben an (JERMAN CAVE-
LIFR, ta, 832; GONZALQ PZRDOMO, tpa #31; ER-
NESTO CAVELILKH, tpa, 11518; und EMILIO FERRERD,
tpa. 119; wohwhalt in der Carvara 47 N¢ 72-35, Bogotd,
Kolumbien, um die Verllgung ‘dos Absatzes 1 im Ar-
tiloe) 543 dus Handelsgesstzbueh zu beachten, der crate
als Hauptverireter und die idb:igen als Stellvertroter,
bezicaungsweis=, als unsere Verteitler in allun wan gich
auf das industriclle Rigonium bezieht, berschiigt Mol
dungen. gy empfangen und gerichtilohe wyd auswerye-
richttlche Nicvollmigtigte xu crnennen. Dur orste Stell-
verixeter wisd den HauptverUgler orzetzen wegern
znitweiligen vder definitiven Abwasenheit oder Hindere
nisses des ersten. Thesclbe Regel wird angewandt we:-
den wenn der zweite Sinllverireter den ersten arsctesur
musy, oder dar dritte den zwoiten. In snicher Fille der,
Hauptwerireter, oder dor erste nder der zweite Stel-
vareter, berferungsweise, oder beide, werden jhee
Absicht avssprechen um nicht die Vertreturg aumuii-
ben mittelst Aussage nulurie’] beglaubigt In Kalumbicn,
oder vor Notar ofder var cinem anderen Gffentlichen
Heamter, oder Kolumbianischen Konsul ba Auslorde;
und wenn ey ein Hindernisy soi, mittels der hetreffenden,
Begiacbigung. Wenn eirer der Geounanten immecfort’ |
shuwrsnad ware, der Folgendn wird thn ersetzen, lw
FPuile dass die Abwesenheil yder das Hindernis des
Hauptrertreters, vder dicjenigen eeines ersicn, sweiten
oder dritton Vertreters, boz!chungsvieiee, baunf!uleg‘l{
giner oder anderen, ordnungsweisn werden die Vertre-
lung aucsithen und sie i gich ochmnen cur auf Grund
sie auseubben, mit Aufhbren zur Zzit der Ansiiburg der
Vertretung dureh den ergien, der rweiten nder den
Sritten Stcllvertrete: bezishunpgrreise.
Ausserdom, und unier dicxlben Regeln, wir verielhen
den genannico Rechtaanwaelta dir Vollmachs und um
den Schuts meines (unseres) inlustriellen Wigemtum
zucrhalten, und gugen den tinfauteren Wetthewerh: zu
dexum  Zwnek il):h d::lll:} die mnm;l.:;mb,&'wﬂl:ach-
B evaan (n), damit sle ura.yor delichigen tu-
z?fmmamm &ie q'l:lg'.,tllchw'-ehung ausgliben

S s e

zchem Chnrlkt;:‘r.

in dliefi ‘wiiz sieh ot folgende ‘Asigelegenheiten beziaht

zi’ Vertreten: lapgung’ vor Pulentun, Mnd;&ﬂl;')-i-
i m. @A ElHcring . van. Waren-, Samilel -
it Lavicazrielion:; Aufbewahrung von

wrr:- ihre Erneurerungy und,

iy q‘»%hﬁsi}ﬁndemu treiwillige:
£ P ngh i die: eMIe von Vertragalizens::
) Dl "OppnrdtinnsXiagen; - Annplierung, Ungiiigkeit, -
Vorsichtamasanahmen, 'Lizenzen und Im el'gomelnen
die Zivil, Straf., Verwallungs- oder streitipen Verwal-:
tunmaprozesse, dig mit disten Hechten verhunden gind.
Aklionon und Veshandlungen, Jie wir vursnireiben
oder die man uns vnrantieibl und; c) damit sle in allen
ohen bestimmiten Angriegenheiten dieses Mandat crset-
ten, regelr, daven Abstand vhmen, aanulicren, emrfan.
Zen, verzlehien, Moidungen arnehmen und gerichYiche
und sussergerichtliche Bevolimagtigle ernennen, und
die Hondiungen der halbamtlichen Vertreter beatitigen.
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3 firnz corregconde 6 lu reeistrady anke el Tribunal Re-
gional de Prankenthal (Pfalyg)=e=me—meccmcmm o mma oo

A enmnalilie BASP Aktiennupellachaft—memccmncccecu caa

e3 unz sexiedud constituida de asuerdo con las Leves
dg 1a Foedslica Faderal de Alomsnia y cumple su osjety

esnferne & las alszzs; gue #1(los) aefior{=s) Dr. Gunther
WEL2EL y ¢l . Peter RICHTERS-=--—meer—ec-cememccaeccaee
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Je wn documento escrits en Aleman, 21 cual para sug aden-—

titicacian = sella con &l s21ino de la traductoro, lo misma

gque la prusente.-

in continuacidgn dol poder contferida a GERMAN CAVELL1Ew, LON-

ZALH IPERDLDMD, ERNESTI) CAVELIER y EMIL1O0 FERRERO, romiciliados

en la Bra. 8 No. 72-539%, Boguta, rl 17 ar marzo de 198y, por

té uaciecdad BAEF Aktiengesellschaft, domirciljiada en

Ligwigsharen, RFA:)

Certirico la autentividad de las firmas anteriores pucstas

ante mi, por 1o sefares!

e De. Gunthee W ¢ 1 =2 el , guimico, domiciliado en

“wdwianfiefer am Rhein,

2., W, Feter R L1 ¢ htras . guinlco, domiciliana en

Ludwiguhaften am Rhein.

® los doclores Welzel y Rachters lous cgang G080, PO REN A,
qcrmo HETAR agxss |zﬂie|'. -:) A
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. péhg:fi&ﬁx'pcﬁ'haber tenido a la vista el regilstro da comer-

0t osik HE .fl 3000, el iuargado de Ludwigshaten, gue los diotures
. l Wlzel V.ﬁifﬁtEFﬁ, i U calidagd de apoderados., estdn facul-
Ladon pperés raprasentar conjuntsamente y firmar por la spciedad
EM81T Aktlengesellschatt, con sede en Ludéiqshafen.
) tutsiyntivien am Rhein., 17 de marzo do 1989
isgilc rudondoe)
Dr. Sreqtried dMabiler Fap.: firma lleglbie
Huatarrio g ludwigaenaten Th. Walter
Asegor el notarivo coma  repre

aentante opficialmente desiqrrady

de) notaria Dr. Slegrfried Xohlear

.";9 11 pastre e

Be cortiftica la autenticinagd de la firma anterior 2wl aseair

izl notarip, Coneegerm de jJusticioa Dr, Kohlor, domiciliana an

Vo i it He 2

Lurlwaigshaten am Rbelin, v la del selia oficial que la acom—

prfia. Al Misn0 tiecapp se certifica yue erl mencionado Moturiv

cstaba facwllndo para reallzar vew acto oficial.

b

MFranaenthal {(Ftalz), veintiuno og marzu de mil noveciantps

g henta y ey

L T T T T Sk ot YIS ey
+ GOHO NOTARID RENTR 1F) BAL CREULE
;.:‘ B anGOIA, HAE €ONSTam QUE L& ' °
1 POTICARI GOINCIES C LM €L DRUBINAL. ©
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Felpat firea zlegible (sellp redondo:)
WFranz siortoau) El Prourdente Jal Tribunal Regqlonal

dr Friankenthal (Ffalz;
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Consu’ afdo do Beneral de Coloambva en Frankiurt, bajio el Na.
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Hnar del 224 do obr il de 19BY.
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. CAVELIER

ABQGADOS COMED bLlCIEDeUra Mursfus. CAVE
- NCrQed 54 oy 2170033

FOUFIC IO SIS K .
CARRERA 49, No. 232 25 CaBlES CAVELEYFS

BOGOTA 8, COLOMBIA

Y e
L ) \ -
* fafinr Jefe de la '-.\
BIVISTON VE HUEVAS CREACIONES )
Supecinterdencia Je Tndustria y Comercio
| 1 5. n.
X
pPoderdante: 3RAST AKTIERNGESET LSCHAFT
Poder conferido el: Z27-03-89 ~J
. .
i ;
—~i

Yo, GERMAN CAVELIER, cebrando en mi calidad de apodarado
et principul ded poderdante arriba men;:qnaao ﬂ*zauhmeﬂiﬂ“'

T.omanitioslo a Usted que sustituye el poder qonﬁsr;db‘*on el
,.J,l “\.

TeeeVd@elor  EMLILIO PERRERO, Abogado - con 'I‘urJeta. _’ Prufé,q&m-al, .,g, ]

...... L . Y :

DY LYY .....,.,
) . | "".'. Lt RA TS \“'
Hage la antericr sustitucidn confoime al articul__ﬁS*der-»\
Cilige de Procedimiento Civil ys gue 1lus okres sustitutads i
- . Fran - . 1
taltan en gcste momente, '

‘HB. '31.929, con tudas las facultades que me fuctan isongdr: d1,-:

Sefinr Jefe,

o G. =

-QERI' th\l !'R S -~ MR . i
P‘A:t s ‘..’.:tt..'::,:;f i
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. M c | l cmm.ﬂ%::l.
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EMILIO PERRERO ¥

T.P.A. N2 31.929 .'l

C.C. No. 138.019 e Usaguén E
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Yo, (nosotron), abajo [irnnadifs)
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ASSIGNMENT

1 {wek the undersigned

Frunk Nchieweck /

Lindenwrg &, 67238 Hellheim

{lermany

Ciizen of GGermany

Jeowdi Tormo £ Blasco «

Curl=Benz-Nir. It)- 3. 09314 Lavidenhaeh
Corromenisy

Citizen of Spoia

Caorsten Blenner
Richard-Wagner-Str 48, 681065 Munnheim
Germany

Chtizen of Germany

Rernd Maller -~

Stockingerstr.?, 67227 Frankeathol
{icrmany

Cuizen of Germeny

Markus Gewehr /

tenetheastr, 21, 56288 Kusiclluan
Ceermany

Citizen nf Germany
Wirssilios Grammenoy /
Aleaunder~Fleming-5tr: 13, 67071 Ladwiysiafen
Giermany

Cuiven of Greeei

Thumas Grote &

im Hihnluasen 18, 67157 Wachenhein
Gfermany

Civsen of Germuany

Andreas Gypser 7

B 1, 4, 68139 Manoh:im

Garmany

Citlzen of Germany

Joachim Rcinkeineer 7

Meriiger Sir.24, 67063 Ludwigshafen
Germony

Citizen of Gernuny

Poter Schifer

Romers 1, 67308 Otrersheim

Ceeeonany

Citizen of Germany



declane{amus) bajo juramentn ser dnico(s) ¥ verdadems)
® < inventor(es) Jz 1a inwencicn:

Pidi mickveed 2 - Soslituides

declarofamus) asi misma quo cednfemuos] ¥
transfizro{erionos), sin Timitcicn, w fvor Je Ja sociodad

fanf Alitiewsas p{f&ﬁ_ﬁﬁ_

vonstiluills ¥ exiglente de eontormidid con 13s leyes de

ﬂ{ﬂbﬁtﬂ—m; »

domiciliada =n

43056 Lodwicsten o Alacsicrmn

o5 Ins derechus indiere nlek & dicha invencién ¥ que La
¢itads Compadia g e M'noultada para solicitar en su
pombre | palgnle: cewrespnadiente =n Ja Hepublica do
Colombiza.

% CAVELIER ABOGAIK N
WPMIDERE-343

U agagraned Eannnl s

- 4
Colombiu
Seite 2

UM 54728

Arja ¥chwiéeler 4
Heinrlch-Lenz-5re 3, 88165 Momchedn
fearmumy

Cirinait of Crermany

Otiver Womser /'

fin Meicemtad 30, 67433 Neoenbuealt
Curman i

Cltbzen of Garanauy

Simygfricd Serotiunnn ¢
Dewrnershurgyee, 6711 7 Linbnermerhe
Liermany

Litizen of Geravany

Ebvick Schafl

Frlwande 8 ANTE2 Hrih!

Grermasy

Citizen of Gevmony

Maria Scharer +

Flerunann ~Silrgon »-Sin30, THR29 Clodrametein
Coeimany .

{itiemn of { .‘.!rma?v'

Rainfiarad Neiwr!

Swhonzin®, 87251 Freimshenn

CZerrny

Ltz f Crermany

slutedsy under oath o be sole and iroe fnvenlong sy ol e
invenlion:

2=Substiteted pyrimiilines

stace aw well, gl essign, witholr reservations or Emitadons
in Lavuur oof

BASF Akipngeseiischaft

i curpoedkion consiitotzd aod existing in anformity with
thie [awes nf

rermeay

domitiled im

6FI5E Ludvaipsfafion frerman

AN rights inhcrent 1 paid avention and that che above

entioned cuanpany herzby is enabled t apply, in it nane,
fur Lhe cewresponding patent im the Repullic ol Colomilie.




2 CAVELIER ABOGAIS
WPPULLRE-M42

CO dspuiers lowrning a8

Colombla
Svite 3

00ONDS472%

Dado y fiemade hoy  Givenand signed this *§ §, Juli 2004

Firma Signatnse

== . e, T

Frank Schioweck

lorme ¢ Blavwn

K

Carsten Rletiser

bttt

Rernd Milicr

,Z, via A?o-‘“

/ Morkusffewchr

Ungfilios Cpmrmzer
T o= L o

Teamas Grdke

Andreay (.npwrl } /

M%ﬂ@

Joochim Rheoviminny

Perer Schiiffr

(S
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TAnjo Schwogler [}

r’%& m.@m“

y Miver Ivfagmr /

/
4

7 =

€l

Lltrich Schafi | ]

(owe Oclew

Murue Schenr
Reinhard Sticet

Colombis
Scite 4

O054728
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Uzk.R.Nr. 1630/2004

T, Ludwlg Draxel-FPlsciher, netary nublic at Ludwigs-
hafen/Rhine, Federal Repuklic of Germany, hereby Le-
sTify and ccafimm that cthe foregoing signatures cf

1. M, Frank Schieweck, rwziding at Lindenweg 4,
67753 HeBhcim, Germany, peraonally known ta me,

2. Mz, Jorci Tormo i Blasco, residing at Carl-Renz-
Stral3e 19-3, 69504 Lauvaenbach, , Germany, gersao-
nally known to ne,

3. Mr. Carster Blettner, residing at Richard-YWagner-
Scrade 413, 641€5 Mannheim, Cermany, pargonally
Xxown to me,

1. Mr. Bernd Miller, residing al. Stockingerstr. 7,
67227 ¥rankenthal, Germany, personally *nown o
ne,

[
.

¥r. Yarkus Gewehr, reziding at GoethmustraBe 21,
5628¢ Kastellaun, Germarny, personally nown to
na,

€. Mr. Yassilios Grammenos, rasiding a2t Alexandor-
" Fleming-3trafte 13, &7071 Lvdwigsihaten, Cermarny,

perscnally known to ma,

7. HMr. Thomas Grota, residing al Im HSh-mhauscn 18,
£7157 Wache:zheim, Germany, personally known to
me r

8. Mr. Andreas Gypsex, residing aL 3 4, 4, 681359
Maunheim, Zermany, perscnally known to me,

9. M¥r. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger
Strabe 24, €7063 ludwigshafen, Garrany, persc-
raily known Lo mc,

10. Mr. leter Schidfer, residi:g zt Rdmerstrabe .,
67308 Ct.tersheim, Germany, personally known to
me,

1i. Mrs. &injz Schwdglaer, residing at Heinrich-Lanz-
Str. 3, €8165 Mannheim, CGecrany, sersconaily known
Lo me,

23, Mr. Oliver Wagner, rasiding at Im Meisental 53¢,
67433 Neustadt, Germany, pcraonally known to me,



i3. Mr. Siegfried Btrathmann, residing at DonmatA-—
bercstrafie 9, €717 Zinburgerhol, Garmany, persn-—
nally known to me,

14, Mr. Ulrich Sch&fl, residing at Zrleastr. 4,
&R7EZ Brihl, Germany, personaley kiown Lo lae,

13. Mrs, Maria Scherer, ramiding at Hermarn-Jirgens-
Erxzie 34, TEB29 Godramsiein, Germany, perscnally
known L me,

16, KHz. Reirhard Btiexl, re=iding at JahnstraBke 8,

6§7Z31 Freinsheim, Germany, parsonally kadwn oo
NEL,

sre krue and valid.

sh .
Ludwigahalfen/Rhine, this 12 dav of Jely, 2004

Notary Puillic

Wort: L.1°2,92 Zuro



ERPO0S8STInLbDE

{Lonvenlicn e La Baye du 5 ockolre 1961%

1,

LY

Land ; lwadesresunlik Deutschiand
Diega 4ffenrliche urkunde

ist resrschrighen won Kotar-
Draxal-Fischss

in sainaer Migenschaft als

Effartliche:r Notsre

gie ist versencn miL dem 5Hiegel/sStempat
des Motsrs Ludwlg Draxel-Fjscher

in Ludvigelafen am Zhein

Bavkdtigo
in Frankenchal (FLaZ:z) -
B £. August 2002 .
durch den Prasiderten das Lendgesichios
unter Mr. 31 ik - 932-955/04

Si=gel/Stempel: ‘ 1d, Unterschoifl

[Warrer Thula;:r'l

Kot benvermerls:
Genihr 13, -- &



AUTENTICACION NOYTARLAL (TNDLVIER L)

s lias del mes e ke 200
gy mi, Molmio Plklioo de

Curnpe ReE3eron) persnhal mumnk:

# cueient{esy Loy fr de conuser ¥ mie comela gue sl lafs)
persenidx} firmanteis) Jul documen o jue: precede, ¥
dhiznies) i sefo) capacidau Bepal para otorgario.

Noptasic Fiblico

Nolurizalion aac lepalized by meuns of Aposhills

S CAYELILR ABDGATINR
WEL'ODERE- 1

(X3P T FRYY) P2t A

- gl

Colombia
Sodte A

NNA35226-F F1r

NOTARIAL AUFFRENTIFLCATION (INDYVIDDAL)

1—
Onthis 197 dayof  July ) 4

hcfor: me, & Notary Public wl at Lodwigshafen,
Pederal Repwblic of Germamy,

perwniably appeaced

Frank Sehilewack, dordi Torme i Blasco,
Larater Eletincr, Berhd Majler,

Markus €ewehr, Wasxilioa rammenhces,
Themau Groate, Andreas Sypser,

deachim Rheinheimer, Putor Suhéfer,
Anja Behwiigler, Gliver wagner,
Sieqfried Strathmapn, Ulrich Schori,
Marin Scherer apd Heinhard Stierl

to me known, And knowi Lo nie b be th: person(s) wha
execniad that forciuivy docwment, and whip Jis ()
Iogal capacity o execnte il.

Nolary Puhlic




AZDSTILLHLE

{Corvention sle Za Yave du 5 écnobrc 1562)

1.

™M~ v N

Laré ; Bundesrepubliy Céutschland
Ciene dffentlicke Urkunde

iar unterschrienen von Notar
Draxcl-»iscrher

in seiney Eigenschaf: ala

&fZaunclicher MNotar

sic &t vorsehen ait dem Siegel/Stenpel
des Keotars Ludwig Draxoel-Vischer

ia Ludwigahator am Ehwin

Regzitigt
in Frazkenzhal (Pfal:l
am §. August 2004
duren der Prasidentén des 'andgerichbks
rter Nr. 91 Eb - 922-395/:C4

Siegel /Stempel : 10, untersvhritt

f Kostenvermerk:
id Gebihir 12.-- &

2\




TRADUCCION OFICHAL No. 11812

de un dacumento escnte en Alemdn, efectsada por Luz Amiaga de Herber,
resalucion del Ministerio de Justicia 528 del 8 de marzo 1978 -

Traduccion de las legalizaciones en aleméan que se encuentran a oontinuacitn de

un documentc de cesion, escrito en espafiol e inglés. por medio del cual los

seflores

Frank Schieweck

Lindemveg 4. 87258 Helthaim

Alemanis

Civdadano de Alamania

Jordr Torrnd | Blasco

Can-Benz-3ir, 10-2, 69514 Laudenbach
Al

Ciudadang dg Espata

Carsien Blatiner

Richard- Wagnrer-Sir 48, 68165Mannhesn
Alernania

Ciudadano de Alemania

Bernd Milier

Stockingarsty. 7, 87227 Prankenthial
Alemania

Ciudadano de Alemania

Markus Gewehir

=oefhesty, 21, HG20C Kasfelaun
Afemanis

Civdadana de Afemarnnia

Wassiios Grammenos
Alexander-Feming-5fr. 13, 87071 Lodwigshalen
Alemania

Ciudanano de Srecia

Thomas Grofe

im Rdtinthaugen T8, 67157 Wachenheim
Alamania

Civdadano de Alemania

Andreas Gygser

8 4, 4, 58150 Mannheim

Alemana

Civdadane de Afemania

Joachim Rireinheimer .

Merziger Sir. 24, 57083 Lugwigshafan
Alamania

Ciudadang de Alemania

Pater Schafer

Fdmersir., 67308 Ottershaim

Alemania _

Civdadano de Alemania

Lirg A a it HERBER
mAblleghr b g naTen=rrT :ljmu_

gy

Rgoniicion Be vl Lonjgciele

T




(38

Anja Schwogler

Heinnch-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Oliver Wagner

im Meisental 50, 87433 Neustadt
Alemania

Ciudadano de Alemania

Siegiried Sbathmann Donnersbergsir. 9, 67117 Lanburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Ulrich Schofi

Ertenstr. 8, 68782 Brilh!

Alemania

Ciudadano de Alemania

Marfa Schever
Hermann-Jorgens-Str.30, 76829 Godremstein
Alernania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stierl

Jahnstr.8, 67251 Freinsheim

Alemarnia

Ciudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser los unicos y verdaderos inventores de la invenclon
Pirimidinas 2-sustituldas

y ceden sin hmitacién a la sociedad BASF Aktiengeselischaft, domicillada en
67056 Ludwigshaten, Alemania, todos 108 derechos inherentes a dicha invencion y
que la cltada compafiia queda facultada para solicitar en su nombre |a patente
corespondiente en la Republica de Colombia. Hay dieciséis firmas ilegibles. Dado
y firmado el 19 de julio 2004,

Autenticacidn nolarial en inglés de las firmas antecedentes por el notario de
Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 18 d¢ julic 2004, bajo el
No.1630/2004. (Hilo y oblea notarial). Valor: 5.112,92 Euros

iAGA DE WfiBER

N e —
Rosohicics No,55% hurislicle



APQOSTILLE
{Comyention de La Haye du 5 octobre 1964)
1. Palg: Republica Federal de Alemania
Este documanto pablies

2_ Ha sido firmade por el notario Draxel-Fischar

3. Acluando en calidad de natanio publco

4, Lieva el zellp ohcial def notanio Draxel-Figcher,

notarip de Ludwigshafen am Rheln

Cerlificado
&. en Frankenthal (Ptalz)
8, el § de agosty 2004
Y. par el Prasidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 81 Eb - 922.005/0d

8. Sello i0. Firma
(Hilo y alilea dal Tribunal Regional) Fda.. irma ilegible
{Wener Tholey)
Cosias:
Derachos 120D&€ - .°

Autenticacidn notarial en inglés de [as firrnas antecedentes por el nolanio de
Ludwigehaten am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, 2l 19 de juiic 2004. Fco.: finma
iiggible- Selle redonda en fintla — Lodwig Draxel-Fischer — MNobrio de
Ludwigshafen am Rhein.

APOSTILLE
{Convention de La Haye du 5 octobré 1961}
1. Pals: Repuiblica Federal de Alemania
Este documento piibilion
2. Ha gitdo irmadd por el notasio Draxel-Fischer

Rlil!i!ll:lfl-'-l_ N 595 i'l: kY
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3. Actuando en calidad de notario pablico
4. Lleva el sello oficial del notario Draxel-Fischer,
notario de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5. en Frankenthal {Pfalz)
5. el 9 de agosto 2004
7. por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 41 kb - ¥22-895/04
9. Sello 10. Firma
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.: firma ilegible
{Wener Tholey) -.

Costas:
Lerechos 1200 &€

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

Bogota, 04 de enero 2005
v o= HE=PETS
o ,L.sizus::"mczm.r., 5

Re: hlnlin No.Sag W Ih,.!

A




TRADUCCION OFICIAL No. 03.01/08 preparada por Maria Elvira Martelo, traductora
oficial aprobada por el Ministario de Justicia medlante resoluclén 2379 de 1999 y
reconocida por el Ministerio de Relaciones Exterlores

Colombia

0000054728

A continuacién se traducen los sellos y legalizaciones otorgados en inglés en un

documento de Cesiétn de Inventores a la sociedad BASF AKTIENGESELLSCHAFT
firmado en inglés y espaniol el 19 de julio dp 2004:

Urk.R.Nr. 1830/2004
Yo, Ludwig Draxel-Fischer, notario publico de Ludwigshafen/Rhine, Republica Federal
de Alemania, por ol presente testifico y confirmo que las firmas anteriores de
1. Sr. Frank Schieweck, residente en Lindenwaq 4, 67258 Hefheim, Alemania,
conocido personalmente por mi,

2. Sr. Jordi Tormo i Blasco, residente en Carl-Banz-Str. 10-3, 69514
Laudenbach, Alemania, conocido personalmente por mi,

3. Sr. Carsten Blettner. rosidente en Richard-Wagner-Stralle 48, 68165
Mannheim, Alemania. conocido personalmente por mi,

4. Sr. Bemard Miller. residente en Stockingerstr. 7, 67227 Frankenthal,
Alemania, conocido personaimente por mi,

5. Sr. Markus Gewehr. residenle en GoethestraBe 21, 56288 Kastellaun,
Alemania, conocido personalmente por mi,

8. Sr. Wassilios Grammenos, residente en Alexander-Fleming-Strake 13. 67071
Ludwigshafen, Alemania, conocido personalmente por mi,

7. Sr. Thomas Grote, residente en Im HOhnhausen 18, 67157 Wachenheim,
Alemania, conocido personalmente por mi,

8. Sr. Andreas Gypser, residente en B 4, 4, 868159 Mannheim, Alemania,
conocido personalmente por mi,

9. Sr. Joachim Rheinheimer, residente cn Merziger Strale 24, 867083
Ludwigshafen, Alemania. conocido personalmente por mi,
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10.5r. Peter Schafar, residente en R&merstrafte 1, 67308 Oitersheim, Alemania.
eonocido personalmenle por mi,

11.5ra. Anja Schwigler, residente en Heinrich- Lanz—Str 3, 68165 Mannhelm,
Alemania, conocido persohalments por mi,

12_Sr. Qliver Wagner, rezidenie en Im Meisental 50, 67433 Neustadl, Alemania,
conocido parsonslmeante por mi.

13.5r. Slegfried Strathmann, residente en  Donnarsbergstr. 9, 67117
Lirnhurgerhof. Alemanid, conocido persenalmenita por ml,

14.81. Ulrich Sehéfl, residente en Erenstr. 8. 687382 Bruh!, Alemania, conocido
personalmante por mi

15.5ra. Maria Scherar, residente en Hermann-Jargens-Str. 30. 76829
Godrarnstein, Alemania, conocida parsonalmente por mi,

18.8r. Reinhard Stlarl, residente en Jahnsir. 8, 67251 Freinsheim, Alemania,
cohocido persnnalmenta por mi,
sON genuinas v validas.
Ludwigshafen/Rhine, 19 de julic de 2004
(Firma ilegible). Notario Publice

Apostilla otorgada en Alemnan el 9 de agoste de 2004 bajo el No. 91 EL-322-995/04, - -

firmada por Wemar Tholey.

AUTENTICACION NOTARIAL {INDIVIDUQ)

Hoy, 18 de jullo de 2004, ante mi, un Notario Publico de Ludwigshalen, Repiblica
Federal de Alemania, compareciernn personalmenle Frank Schieweck, Jordi Tormo i
Blasco, Carsten Elettner, Bernd Miiller, Markus Gewehr, Wassiins Grammenos,
Thomas Grole. Andreas Gypser, Joachim Rheinheimer, Peter Schafer, jﬁ.nja
Schwdgler, Oliver Wagner, Slagiied Strathmann, Ulich Schéfl, Maria Scherer y
Reinhard Stietl, conocidos por mi y me consta que son las persenas que ajgcutanon el
documento que preceds y tienen capacidad legal para otargarlo.

(Firma ilegible), Mctario Publico

Sella del Sr, Ludwig Draxel-Fischer L t._bLu.'-’. ,i M.CL H‘t:)u:‘:

OLUEEION Mot Lok &
MaAR|A ELYIRA pAASTEL D
Troductena ke Immpeste Oliciuy
nglés - Espaial Inglaa
Raz, M 287Y Min. Jushoia

23



(B4
-
Apostilla otorgada en Aleman el 9 de agosic de 2004 bajo el No. 91 Eb-922-995/04,
firada por Wamer Tholey. '

Es traduccion fiet v completa de la cual-s€ dejs copia en esta oficina para su

confrontacidn,
COLO 00361-841-076-9 ' 1'3' C_L‘Llf" 5 *LTFI’“
. H [ ] I [ =] | N Nu-' 3,
WPCL 0361 - ID 4322 = MMRIA ELYISA MARTELD
..Jodugttre & Imarprate Oliciod

' =" Ex I - inglés
ENE 0408 e B v e

i
)

_..T-Irll.'rfl )

- _...-' Nale




M2y luCH DEM VERTHAL [JHER IR INTERKATIGNA LI ALUSAMMENARBEIT AUF DEM GERIET DES
AL ENTWESENRS (POT) VIRBIERS TILICHTE INTERRATIONALE ANMELDUNG

{19 Welvorganisulion Rir peistiees Figentum E¥ ey

piratimbevn: o5 0O RGHE 0 O AR

(43) Tnivrauficanles Verlitfentichungsduiumn o (10} Internationale YerGentlichu ngsanmmact

3, Miirz 2005 (13.03.2005) rcr W) 2005/019187 A1l

($1) Inmrnutisasle PatentidamdMiniion’ {07V 23942 . Frond (20008 Lindoewop 4, 67258 Cleastueie (DE),
. . , el . TORMO 1 BLASCL), Juandi {BSDE]: Cogl-lkens-Hizese
i-lll Ill'.“l. I.'laﬂnl'lﬂll.'ﬂ A kilvn il m.ﬂm-ﬂnnﬁ-l". ]D_a‘ ﬁ?’ 1.1 lﬂ.ﬂﬂﬂhl'w-'-h tl H =.j. Hi J'Z'l'l'l\'Eﬂ.. fﬂﬁtﬂl

(22§ Inlermativadcs Aweledatnm: [IHYI3EE, Nickand-Wagror-Soosss 34, bl ES Mazinhoir
3, Juli 2006 {013.0%.3004) (DEY BIULLYVE, Beenck [DEAJA): Sockinpessrisy 7,

] £7227 Frorkenthal (DE). GEWEHK, Mavkus DB,

125} Elwrclebongsuprchs: Neutsich Cumtbenrase 25, 56231 ¥aclellam JI3H. GILAM-
(26 ¥erDiTemilichunpesprache: Dieursch BIEREON, SWwalllon [£1IW1E]: Alegandor-Hming-Strisa
“ 13, G071 Ludwigshafon (19 451K, Thomay

130) Amgaben zur Priorits: JDOEDLE; Im | léschsusen 18, 57157 Wochznheim (DR
LA 3% 574 2 Toli 2003 2417 Wy B LAV ISKN. Andeces [DEDTY; I 44 6313 Macnhsim
() Anmelder [fiir il Badmmkesiadioe A0 Avalime (DE). RHEINEEIMER, J““h!"“ [E1Z0K]; Mercigur
wor: 453 TASF AKTIRNGESELLSCUANT [DEDE: Suusie 24, 67KI lahwivshalen (DE), SCHAFER,
Bk | adwigsnulon (136 Peler [INY1E]; Biuncasngsss L, GTI0R lersheib (2B

' SCHWECLER, Anjn [I2WDEY; Heinreh-Lanz St

'I_'ﬂl Erflnsfur: und ) . i ] L R%16Y Manaboim OE, YAGNER, Olkver [DRNNY;
(75 Exfinderfanmulder fner fiic L83  S1NIEWHCK, I Dwis2iid 50, 6733 Nenstardr 312, S TRATHMANM,

Minrtintzuag angl er weiffigren Sitaf

—

43 CTitte: 2-SURSTITUTER FYRIMIDINES
(54) Bezplchmang:  SUBSTITLILRTL I"Y KBAIDTHE

[E7} Aabsbract; The lmvensian nelwes ke 2eulaoieied
pevieidines o Ponoula DL o which e drcles
e wird ty substonnis BL 1Y and W em dafined
0? tiiexl in the deseripiiom. R b delned ac
([) tollowar RY commepends w oue of che Grmnke
Ny in wldvh X acpiesants a idinscl bowd, SC0=0)-,
-(C=0)-IEl-, -(i=d-, O, MR-, wherehy
e wspechve molecile o A2 loft i bended
W the niogen am BY repmesents bypdiogon.
amethel, benay], writheeumsthed. ally], peopagesd
o nethugvuetlyl BE tepreens hydropea, TG
alas). -y alkverd; 147 popucsones Inndropem, machis
or -0 wevl; ad £ wpresamts X or KRR The

Z\‘H_ Rbs sliphatic. groups ol tke radizal dafmilives of RY, B2
‘\[ }) arclzor {° Con Jo UM my une & (e groops BY
N M {":' whorehy RY pepucenlts nalnpen, (W8, NI, -0

H X "'H aleyl, Co<y alkoayceibuuyl, C,-Cy noylaminn.
R R I Aidicavlane-Co-Cs  nlkyl, (&3 1dlonane-C.-Ca

alky] noAd B¢ repcients hecragen, methsl, syl o
propargyl. The inventic: elsu selaszs t2 8 methxd o
poudicing suld componnds. re agenix conmaizivg said
vompornds znd w e vig of Me iaker s pastisides.

o187 A1 W0 UM GO O P A

=t {%7) Vavamowofagsunp: Die Vrliadusg beeiff 2-sbstitciecte Pyeliddle Jer Morrmel {1, indes dea Tadey noared dhie Subatitacnben
& R R qpd BY wie in der Bioschreibungy defiiert sind und B* die lehgende Bodeulung hat: B cines des Fomachs (7Y cnisprichl, 2o de-
;‘ﬂ" nen X einc dizckic Bindeng, -(C=8 |, -(C=00-N11., <L =l)l., 0, -FR*-, wokgd der jewalls Haka Saleklivil e dos Suckstoffatom
= pobumden st H* Wazsorumoff, Methyl, Horyl, Toflaomaethyl, ANyl Moparpyl sdes Mutkoasnshyl: B* WapsaraalT, () {3al-
= kylCpC-ALKINYT, 1B° Wisocoalnf, Weiby] eder C-Cragg] Z 8 oder NR®;, Ledsaten, wiypei die aliphstischen Svappen der Resie.

definitiveen von BE R wsliisder 182 Ihreracils aine pder wowei Chtpren RY migen kicoen: BY Halogen, 0RT, N2, G -C-alkel.

Cr-Ca-Alns et 09l C-Cy-Aexlemiaw, [LITDhxolansA . ¢ -alkyl, [&2]Dioxane-CA kL wabel R* Wasersloll, Methyl,

AllyL ades Propamovi bedeuwes. Verfabren zor Mlemzlieyg Sicacs Verbiringen, Mirel enthaliung Gese Veshizdoree: ond derra
a Deglizive Verwerndane,
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2-Substituted pyrimidines

The invention relabss to 2-substitulad pyrimidines of the formuda |

1 2
R\-..N.H
.L.'I

n"f’rlu*""‘n" y

in which the Index and the substltuents are as defined below:
n Is an integer from 1 o 5;

L s halogen, cyann, cyanato (DCN), T.-Ce-aliey, C-Ce-alkenyl, TrCo-alkynyl, G-
Ciralkoxy, Cyr-Cy-alkenylaxy, GCe-alikyryloxy, Co-Co-tycionalkyl, Co-Ce-
cycloalkenyl, Cy-Ca-cycioalkyloxy, C,-Ce-cycloalkenyloxy, nitro, -C{=0}A, -C(=0}-
O-A, -G{=0%N{AJA, CIAN=N-DA), NIADA, NIAHC[=0RA, NIAT-C{=0]-h{A)A,
S=0)A, S{=0)n-0-A ar 3(=0),.-N{A")A4,

m is0,1or2

A, A" A" independently of ona another are hydragen, Ci=Ce-alkyl, C:-Ce-
alkenyl, Co-Cy-gillcyniyd, Co-Cy-cycloalkyl, Cp-Ce-cytivalkenyl, phanyl,
where the organic radicale may be partially or fully halogenated or
may be subatituted by nitro, cyanato, cyano or G-Ce-alkexy; or A and
A' tngether with tha atorms 10 which they are attached are 4 five- or
six-memberad saturated, partally unsaturated or aromatic hetero
cylnle which contains one o four heteroatoms from the group congist-
Img of O, N and 5;

where the aliphatic groups of the radleai definilions of L for thefr part may be par-
tlally or fully halogenated or may carry cne % Fur groups R

R is eyana, Ci-Caalkaxy. C;-Cetyclnalkyl, Co-Cor-alkenyloxy, CoCs-
| alkynyloxy, CeCe-cycloalkenyl, C3-Ci-cycloalkyloxy, C.-Cy-
cycloalkenyloxy, -C{=0)p, -C{=01-0-A,
SCI=0RN{AA, SAN=N-0A), N(AIA, N(A-C{=0}A, NIA™HCE0-
NEAYA, 3(=0)q-A,

R'. R? independently of pne another are Cy-Ce-alkyl, Ca-Caralkanyl, CorCar
slkyinyl, Cr-Co-tytioaikyl, Cy-Cy-haloeycinalkyl, where the aliphatic
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HZ

A1

F

groups of the radfcal definitions of R and R* may for their part be par-
tally ar fully halogenated or may camy one to four grougs RY.

RY is ¢yann, C;-Cpcycloalkyl, Co-Cacycloalkany], kydroxyl, Gy-Cealkoxy,
Cr-Cealkenviony, Cp-Craliymyioxy., Co-Crytioalkyloxy, T-Cyp-
cysloalicenyioxy, C.-Ce-alkylhio, -C{=0)A, -Cl=0404, -C=0)-N(A"JA,
C{A')=N-0A} NAJA, NA)-Ci=0)=A, NIA™HC=O)-MIA)A, S{=0)y-A,
B(=00m-0-A or S{=0)~N{A"IA or phenyl, where the phenyl moety may
carry one to three radfcals selectad from the group cansisting of halogen,
C-Gealkyl, Cy-Co-alkanyl, Co-Cyeaikynyt, Co-Cp-cycloalion, C-Co-
halogenafkyl, C,-Cg-alkoxy, cyang, nitre, -C{=0)-A, -C{=0)-0-A, -C{=0)%
NEAM, CATN=N-DAL, NiADA;

may additionally be hydrogen;

R' and R? may aise, together with the nitrogen atom Lo witieh they are attached,

Rﬁ

Rd

form a saturated or unsaturated five- or sbemembered ring which may he
interrupted by an ather {(~0=}, carbamyl {C=0.), thio (-5}, sulfoxy {-8[=0]-)
or sulfanyl (=30 or a further amino -(-N{R*}- groug where R® is hivdrogan
ur C,-Ce-alieyl andior may contain ane or moe substituents from the group
consis@ing of halogan, ©-Cealkyl, C,-Ca-haloalkyl and oxy-C,-Cs-
aliylenoxy,

is halogen, cyano, C-Cyalkyl, CorCo-alkenyl, Co-Cy-alkynyl, Cz-
Cecycioalkyl, Ce-Cy-alkoxy, C-Ce-alkenyloxy. CCalkynyloxy, CCa
alkytthio, di-(C+Gealkyljaming or C,-Cyalkylamino, whete the ailkyf, atkeny!
and afkynyf radicals of R® may be substituted by halogen, cyang, nitro, C1-
C-alkoxy or Cy-Cyalkoxycarbormyl;

correspands o ona of the formulae
N Sy
) 4
N N,

HEa ”

where
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Rl

Z

3
is 8 direct bond, {C=01s, «(C=0)-NH, {C=0)-0-, 0-, -NR"-, wharg
the moleculs moicty ta the left in each case Is attached to the nitro-
gen atom,

Is hydrogan, methy, benzyl, traffuoromethyl, allyl, propargy! or medis
oxymethyl;

is nydrogen, € =Cy-alkyl, Cz-Ce-alkynyl;
iz hydrogen, methyl or C.-Ci.acy and

is S ar NRE:

where the alfiphatic groups of the radical definitions of R®, R andior RE for their
part may carmy one or o groups R

R* is halogen, OR", NHR®, C4-Ca-alkyl, Gr-Ty-alkoxynarbomyd, C.-Cyr-acylaming,
[1,3ldiexolane-C-C-alkyl, [1,3]diokane-Cy-Ca-alkyl, where

-R*  is hydrogen, methyl, allyl or propargyl.

Mareaver, the ivention relates (o a process for preparing these eompounds, to pom-
positions comprising them and o their use for cominlling phytopathagenic harmful

fungtl.

Fungicldal pyrimidines carrying a cyanamino substituent in tha 2-posifion are known
from WO-A 01786314, Furthermore, fungicidal pyrimidines carmying, inter afia, an amide
radical in the 2-posilion are known from WO-A 0343993,

However, In many cases the activity of the aboyementionad pyrimidines 1= unsabsfag-

tory.

It Is an ohjecl of the present invention fo provide compounds having improvad activity.

We have found that this object 1s achieved by the pyrimidines of the formula | defined
at tha outsal. Moreaver, wa have found processes for their preparation and composi-
tigns comprising them for controlling harmiul fungi.

The compounds | cat be obtained by different routes.
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It 15 possible, for example, 1 use suifones of the formula Il whose preparation is
described in detall In WO-A 02/074753 or DE 10156279.% and where R' is an unsubsti-
tuted or substituted C-Cy-alkyl radical or an unsubstituted or substituted phemyt radical
as starting materials. Reaclion of the sulfones || with metal cyanidas i {Me"'CN) vields
the nitriles 1Y, Metal cyanides are to be understoad as meaning primarily alkali meatal

-cyanides of alkaling earth metal cyanides or alse covalent cyanides. such as tla tetra-

ayanides.
1 2
Hﬁ“n‘ﬁ o L RLM,RE
N 2, . Me'CN- by
F{'-,.S.-D\Nf R® ] i Iﬂj s
& nE NR
I IV

The exchange of thae sufforate group for the nitrife group Is camied o by meinods
Knhawn from the literature, 26 described, for example, inWO-A 03043853,

The further synthesis can be carnad out ag shown I Scherng 1
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Scheme 1:

R-X

base

tsing hydrogen suffide, preferably under acldio oonditions, the nitrile compound v can
be thiolyzed to give thinamide A, The thiclysis is carred aut undar the condiffons of the
Pinter reaction {sze Praparation Examples). Alkylation with R°-X, where R® is as
defined above and X is a leawving group, suUsh as halide, sulfate or sulfsnate, affords
womnpounds of typa 1B, A further allodalion step with R"X, where R* ig, for example, C;-
Cyalkyl and X is a leaving group, such as halide, sulfale or sulfonate, vields com-
pounds of type |C, The two alkylations menticned above can aiso be carrfed out using
Meoerwein salts of the formula (R*);0BF,, 2nalogously to the procedures given in Synih.
Commun. 13, {1953}, 753 or Helv. Chim. Acta &8, [1986), 1224,

Compounds 1T’ accarding 10 the invention in which R® Is a C,-Ca-alkowy subslituent can
be oblained as shown In Scheme 2.
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A
Scheme 2:
) z
s i, A Blkony-NH,
‘_/I\ 2
NE N R e
v
Ri., R rl ./
Lawessan's N L g N L
feagant a Ry
- '\l o base y %
Bﬁ/]\ 1 RS, A, e, 3
1 N R "-F‘j*’“m R
H™ alkoory ™ ulkoy
1D ic'

Starting with titrile [V and vsing a Gy-Ce-alkoxyaming, the hydroxamic atid derivative ¥
is ghteined under acidic conditians. Conversion into the thione compound 1D ¢an ba
reafizad using, for example, phesphofus pentazuifide or Lawesson's reagent, Com-
pounds IC according fo the invantion can be obtained by aflylation with RP-X. where R°
is as defined above and X is 2 leaving group, such as halide, sufonate or sulfate.

An alternative synthesis of te compounds IC' and 1D agoording ta the invention is
shown In Schame 3.

tu-,:}
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Scheme 3

rRi, R Rb. -R2 AL, -R*

LKGL" PGNP 6
fl{ 1 | reagand 91
N T “‘1)‘" o — E‘YLN" o
oR' I M. A
R alkouy: 3 H N a“ﬂﬂ‘l}' H'N"a.i'mxy o

R"ﬂ.m.ﬁiI R~
&QH R-SH : N L.
I bass X S

o n"LR‘ - Rs., A 7

il i N q*
Hﬁﬂ“ﬁqﬁ,}' [ '
alkaxy

In the syninesis, Shown m Schame 3, of compounds IC' and 1D, tha starting maleral
5 used is lhe ester of the formulz VIfl. Reaction of W[ with hydroxylamines ta give

hydroxamic acids V can be carried cul as described in Cng. Lett 3 {20D1), 1053-36 or
in J. Org, Chem, 85 (2000), 8415-20. The subseguent sulfurizalion can be tarried out
analogously to Aust, ). Chem. 41 {18848). 37. The Iminphalides of the forrmuia (X where
Hal is hzlogen and in paricular chlerine and bromina tan he obtalned analogously to

10 Synthesis § (1981), 750-752, |n an Appsl reaction using. far exarpla, carbon tetrabro-
mida and triphenyiphosphine, the cemesponding broming compounds are prepared.
The latfer can finally be raacled with mercaptans of the formula R°SH and bases o
give the componnds JC' acsording to the invention.

15 The radical R {In particutar alkyl) in the G-posilion an the pyrimiding ring can be inirg-
dused by reaction with ransition matal catglygis, such as Ni or Pd catalysis. In some
cases It may be advisable (o change the ordar and lo introduce subslituoent R* first and
then substiurent NRR®,

|

o
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Scheme 4.
Ry X RL R o )
Cl L
N’l*x ! (R, XN "f"ﬁ s
| — =
RHSJL..N Cl R‘-SIJ‘\N “-RH
v : . Vv
E_“"N'R OL
g n
oxied. "{ =

n:%

I the formula (R*).X~M", M is 3 metal ion of valency Y, such a8, for exampie, B, Zn,
B Mg, Cu or Sn. X chladine, bromine, iodine of hydraxy, R is prefershly C-C.-alkyl and w
is a numbar from J o 3. This reactien can be carled out, for exampla, analagously to
the fullowing methads: f, Chem, Soc., Parkin Trans. 1 [1924), 1187, ibid.1 (1956),
2345; WO-A 8y41285; Aust, J, Chem. 43 (1980, 733; J. Om. Chem, 43 (1978], 358;
J. Ghemn, Soc.. Chair. Commun, {197€), B86; Tetrahwdron Leti. 34 {1993), B267; ibid.
10 33 (1982}, 413, In the Tormulae mentionad above, R' ig in parftular unsubsfituted or

subslituted € ~Ce-alkyl or unsubstituted or suhsituied phepyl.

Pyrimidines which cany a radical R* in the 2-position:
b
S
)
N._a M,

H K R

15 where R is alkyl. atkenyl. alkynyl or eycloalky can also be prepared, for example, by
he synthasis routgs below.

Schema &:
H\N N i L RI‘-.. .RE e
/@ N ROSHM N"‘L"-“-'..-v" s RN ';'I E:‘ﬂ-L“
] _ =
/L N Hj H:g \“/\N-J\R! Rns ~ f‘lﬂ':;;r‘l‘:nﬁ
= |

|
"I‘ l'l"” NHRII lc

20  As shown in 3cheme §, the nilriles [V described above can be reacled under acidic
conditiong with mereaptans R"SH, where R® is as defined above (see Chem. Bar, 113
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{18804 1B98), In 2 subsequant reaction with azides, if is possible o Introduce the radi-
cal RN, where R? ig 85 defined sbove (see Pol. J. Chem. 75 (2001), B75-82).

Sr.‘.hems &

.Fl RN Al R
L R N F";‘?-
L,
ri memn Jﬁ/\\)
o R %m"'-n

v

RrL., A
s Ao
|

Bacs N7 RS

”‘H" IG

Scharne 8 shows an allemalive synthesis reute to the ¢ompounds IG accarding o the
invenBion. Starting with the nitrifes of the formuta 1V, the amides of the formula X are
pbtained in 8 modified Ritker reaction using aleohols of the formula RE-CH angd
trifluoroacetic anhydride {see Telrahedron Lett. 30 (1953), 581-82), Tha sulfurization
with Lawesson's reageni can be cammied out using the method describad in J. Labeled
Compd. Rad, 25 {19888}, 335-343, The olkviation with R®-X finally is carried out actong-
ing {0 cugtomary methods known from the ftereture. as described, for example, in
Heterogycles 23 {1888), 2213-15.

What was said above refers In particular to the preparation of compounds in which R?
Is an alkyl group. i R?is a cyano group of an alkoxy substituent, the radioal R* 2an be
introduced by reaction with glkali etal cyanidés and alkall metal alkcoddes, respec-
tively.

In the defintions of the symbels given in the formulae above, sollective terms were
used which are ganerally representative for the following substituenis;

halegan: Auonhe, chloring, broming and iodine;

alkyl: saturated straight-thain or branched hydrocarbon radicals having 1104, 6 or 8
cenbon stoms, for example Cy-Cy-alkyl such as methy, ethyl, propyl, 1-methylathy,
butyl, 1-mathpropyl, 2-methylpropyl, 1,1-dimathylethyl, pantyl, 1-methylbuty, 2-
methylbutyl, 2-methylbutyl, 2,2-dimethylpropyl, 1-athyiprop, hewy, 1, 1-dimethylpropy,
1,2=dimethylpropyt, 1=-methyipeniyl, 2-mathy!pantyl. 3-meathylpentyl, 4-methyipentyl,

1, 1-dimeihylbutyl, 1,2-dimathylbutyl, 1,3-dimethylbuid, 2, 2-dimethylbutyl, 2.3
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dimathylbutyl, 3, 3-dimatiwibuty), 1-ethylbutyl, 2-ethylbutyl, 1,7, 2-rmethylorapyl, £.2,2-
rimethylprapyl. 1-athyl-1-methyip repyl and 1-gthyl-2-methylpropyl;

haloallcyl: stralght-chain or branched aliyl groups having 1 o B carbon aloms (s
menfioned ebove), where in these groups some or all of the hydrogen atoms may be
replaced by halogen atoms as mentioned abova, for example C.-Cehaloally, such as
chioromethyl, bromomathy!, dichloramethyl, trichloromathyd, fluorametn, diffuonc-
methyl, trifiusrorethyl, chiorofluoromethyl, dichiorofluorometty!, chiomaifluoromethy,
t-chloroethyl, 1-bramostty, 1-Nucroethyl, 2-flusraatiyl, 2,2-difluarosthyl, 2,2,2-
triflugroethyl, 2-chlonc-2-fluaroathyl, 2-chlore-2, 2-diflunraethyl, 2. 2-dichloro-2-
fluaraethyl, 2,2.2-trichloroethy!, pentafiugroethyl or 1,1, 1-trifluoroprop-2-yt;

alkany!: unsaturated slaighi-chain or branched hydrocarbon radicals having 2 to 4 or
& carbon atams and a double bend in any position, for axampie G-Csalkenyl, suth ag
athenyl, 1-propanyl, 2-propanyl, 1-methyiethanyl, 1-butany, 2-butenyl, 3-butanyl, 1-
methyl-1-propanyl, Z-methyl-{-propenyl, 1-methyl2-propenyl, 2-methyl-2-propenyl, 1-
penienyl, 2-pentanyl, 3-pertianyl, 4-paniatiyl, 1-methyl-1-bulanyl, Z-methyl-1-buteny, 3-
tnethyl-1-butenyd, 1-methyl-2-butenyl, 2-mathyl-2-butenyl, 3-mattvd-2-butenyl, 1-methyl-
3-butenyi, 2-methyl-3-butenyl, 3-methvi-3-bulenyl, 1, 1-dimathy-Z-propenyl, 1.2-
dimethyl-1-propenyl, 1.2-dimethyl-2-propenyt, 1-ethyl-1-propenyl, 1-2thwi-2-propenyl. 1-
hexenyl, 2-hexenyl, 3-haxenyl, 4-hexenyl. S-hexenyl, 1-methyl-T-pentenyl, 2-methyl-i-
pentenyl, 3-methyl-1-pentenyl, 4-methyl-1-pentenyl, 1-methyl-2-penteny, 2-mathyl-2-
panieny, 3-methyl-2-pentenyl, 4-methyl-2-pentemyd, 1-mathyl-3-pentenyl, 2-mathyl-3-
pentenyl, 3-methyl-3-penteny!, é-methyl-3-pentenyl, 1-methy-a-pentenyl, 2-methyl-4-
pantenyl, 3-methyl-d-pentenyl, 4-rmethyl-d-pantany, 1,1-dimethyl-2-bulenyl, 1,1-
dimethyl-3-butenyl, 1,2-dimathyl-1-butenyl. 1,2-dlmethyl-2-buteny, 1. 2-dimethyl-3-
butenyl, 1,3-dimathyl-1-butenyl, 1.3-dimethyd-2-butenyl, 1. 3-dmethyl-3-bufenyl, 2,2-
dimethyl-3-butenyl, 2,3-dimelhyl-1-butenyl, 2 3-dimathyl-2-butenyl, 2, 3-dimethyl-3-
butetnyl, 3,3-dimethyl-1-butenyd, 3,3-dimettyl-2-butenyt, 1-ethyl-1-butenyl, 1-ethyl-2-
butenyl, 1-ethyl-3-butenyl, 2-sthyl-1-butenyl, 2-ethyl-2-butenyl, 2-alind-3-butenyl, 1,1,2-
trimathyl-2-propenyl, 1-ethyl-1-methyl-2-propenyt, 1-ethyl-2-methyl-1-propenyl and 1-
ethyl-2-methyl-2-propenyl;

alkadlanyi: unsaturated straight-chain or branched hydrocarbon radicsts having 4, 6 or
8 carbon atoms and two double bonds Ih any position;

hailoalkany!: unsaturated straight-chain or branched hiydrocarbon radicals having 2 {o
& carbon atoms and a double bond In any position {2s mentioned abave), where in
these groups some or all of the hydrogen atoms may ba replaced by halpgen atoms as
menlioned abave, in particular by fluarine, chlorine and bromine;




0

15

20

25

Ja

40

A

PF 54728
1t

alkynyl: straight-chiin or branched hydrocarbon grovps having 2 to 6 carbon ators
anrd a triple bond in any position, tor example Cx-Ce-atkynyl, such as athyny, 1-
propynyl, 2-propynyl, 1-butymd, 2-bulynyl, 3-butyriyl, 1-mathyl-2-progymd, 1-pantyny,
2-pentyny, 3-pentynyl, 4-partynyl, 1-mathyl-2-butynyl, 1-mathyl-3-butynyl, 2-methyt3-

‘butynyl, 3-methyl=1-butynyl, 1,1-dimethyl-2-propynyl, 1-ethy!-2-propynd, 1-hexymyl, 2-

hexemyl, 3-hexyryl, 4-hexynyl, 5-hexynyl, 1-methyl-2-pentynyl, 1-memy-3-pentynyl, 1-
methyl-4-pentynyl, 2-methyi-3-pentynyl, 2-methyl-4-pentynyl, 3-methyl-1-pantynyl, 3-
methyl-4-pentynyl, 4-methylk1-pentynyl, 4-mathyl-2-pentynyl, 1,1-dimethyl-2-butyw,
1.1 -dimethyl-3-butym, 1.2-dimethy!-2-butynyl, 2 2-dimathyl-3-butynyl, 3,3-dimethyl-1-
butynyl, 1-athyk-2-bytynyl, 1-athyl-3-butynyl, Z-ethyl-3-butynyl and 1-athyl-1-matiyl-2-
propyriyl;

cyeloalkyl: imono- or bicyche saturated medrocarbon groups having 3 1o 6 carkon fing
membeys, for example G;-Cy-cyclosfir such as cyClopropyl. eyclobutyl, cvclopentyl,
cyclohexyl,

fiva- or siv-mambered saturated, parfizily unzaiuvrated or aromatic heteroeycla which
eontains gne to four hatengatoms from the group consisting of O, N and S:

- 8- orGmembered hetergcychyl which containg one 1o three nitogen aloms
andfor one oxygen or sulfur atorm or ane or lwo oXygen andior sulfur atoms, for exam-
Ple 2-telrahydrofuryl, 3-tefrahydrofuryl, 2-tatrahydrothleny!, 3-tetrahydrathienyt, 2-
pyrrotidingt, 3-pyrroligingl, 3-isoxazolidingl, 4-soxazoliding, S-sexazcliding, 3-
isnthlazolidiny!, 4-eothiazoiidinyl, S-isolhiazsiiding, 3-pyrazolidinyl, 4-pyrazolidingl, 5-
pyraznlidiny, Z-oxazclidinyl, 4-oxazolidiny, S-ovazoliding, 2-thiazolldiny|, 4-
thrazalldinyl, S-thiazoiidinyl, 2-imidazolicinyl. 4-Imidazeliding, 1,2.4-oxadiazolidin-2-yi,
1,2 4-0oxadiazolidin-S-yl, 1.2, 4-thiadiazodin-3-yl, 1,2 4-thadiazolidin-5-l, 1.2 4-
iriazoidin-3-yl, 1,3 4-oxadiazolidin-2-4, 1,3,4-thiadiazolfdin-2-yl, 1,3,4-triazoligin-2-y],
2, 3-dinydrefur-2-yl, 2,.3-dibydrofur-3-yl, 2. 4-ofhydrofur-2-yl, 2. 4-difwdrofur-3-y, 2,3-
dityydrothien-2-y1, 2,3-dihydrothien-3=y, 2.4-dihydnothien-2-yl, 2.4-dihydrothien-i-y!, 2-
pymolin-2-yl, 2-pyrraiin=3-vi, 3-pymolife2-yl, 3-pyrotin-3-yf, 2-isoxazolin-3-y|, 3-
isoxBzolin-3-wl, 4-isanarelin-3-yl, 2-Hsoxazolin-4-yl, 3-soxazolin-d-yl, 4-isoxazofin-4-y,
2Haoxazolin-G-yl, 3-lsoxazolin-3-yl, 4-isoxazoineS-yi, 2-sothiaxolin-3-yl, 3-sothizzclin-
3-yl, 4-isothiezofin-3-yl, 2-mothlazolin-d-yl, 3-izothiazelin4-yl, 4-isothiazolin-4-yl, 2-
isothiazolin-5-yl, 3-iscthiazolin-5-yi, 4-igothigzolin-6-yl, 2,3-dinydrpyrazal-1-vl, 2.3-
Jiwdropyraznl-2-y, 2, 3-dihydropyrazol-3-yl, 2,3-dihydropyrazol-4-4, 2,2~
dihydropyrazol-B-yl, 3,4-Shydropyrazo®-1-y, 3.4-diydropytazoi-3-yl, 3.4
dihydropyrazol-4-yl, 3,4-dinydropyrazol-§-yl, 4,5-dihydropyrazok1-yl, 4.5
dihydmpyrazol-3-yl, 4,5-dihydropyrazol-4-4f, 4,5-tlhwdropyrazol-5-y, 2,3-
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" dihydrooxazol-2-yl, 2, 3-dihydrooxazol-3-yl, 2.3-dihydrooxazol-4-yl, 2,3-dihvdneoxazol-5-

yl, 3. 4-dihydrooxazol-2-y), 3.4-dIhydraswazel-3-yl, 3 4-divydrooxezoi-4-yl, 3,4-
gihydroaxazal-5-¥l, 3, 4-dihydrouxazol-2-yl, 3,4-dihydrooxazol-3-yl, 3 4-dihydrooxazal-4-
yl, 2-piperidiny|, 3-piperidinyl, 4-piperidinyl, 1.3-dioxansS-yl, 2-tetrahydropyranyl, 4-
teiratwdropyranyl, 2-tetrahydrothlenyl, 3-hexatwdeopyridazingl. &-hexahydiopyridariny!,

"2-hexahydrapyrimidiny!, 4-hexahydropyrimiding, S-hexahydropyrimidingl, 2-piperazing,

1.3, 5-haxahydromazin-2<y and 1,2 4-hexahydrotriazin-3-yl;

- S-memhered hataroary! which containg one to four nitrogen atams or ene to
three nitrogan atoms and one sulfur oF dxygen atorm: S-membered heleroaryl groups
which, in addition to carbon atomns, may contain one to four nitregen atoms or one to
hres nitrogen atoms and one sulfur or oxygen atom as dng members, kot axample 2-
Turyl, 3-furyt, 2-lhienyl, 3-thienyl, Z-pyrealyl, 3-pyrroly!, 34aoxazoly!, 4-lsoxazoly|, S-isp-
xazolyl, 3-lsothlazolyl, 4-iscthipzotyl, S-lsothiazaiyl. 3-pyrazoiyl, 4-pyrazolyl, 5-pyrazaly!,
2-oxazolyl, 4-oxazolyl, S-oxgzoly, 2-thlazolyl, 4-thigzolyl, B-thinzoh, 2-imidazolyl, 4-
imfgazolyl, 1,24-oxitdiazol-3-yi, 1,2.4-cxadlazol-5-y1, 1,2,4-thladiazol-3-yl, 1,2,4-
thiadiazel-Sey1, 1,2,4~-trizzol-3-¢, 1,3 d=0xadiazal-2-yl. 1,3 $-thiadazol-2-yl end 1,34
trimzol-2-yl;

- G-membaned heteroand which conlaine sne to three or ane ta four nigogen
gtoms: S-mamberad heteroaryl groups which, in addition {0 carbon atoms, may contain
ong o three and one to four nitrogen atoms, respectively, as ring members, for exam-
ple 2-pyridiny!, 3-pyridinyl, 4-pyridiny!, 3-pyridaziny, 4-pyridazinyl, 2-pyrimicinyl, 4-
pyrimidinyl, S-pyrimidingl, 2-pyraziny, 1,3,5-trlazin-2-yl and 1,2 4-triazin-3-y.

The scope of the present inventfon in¢ludaes the {R) and (3) isomers and the rasematas
of compounds of tha Jormula | having chiral centars.

Hereinbelow, the embodiments of the fnventlon are described in more datail.
With 2 view to the intended use of the pyrirnidines of the formula |, particular prefer-

enca s given {0 the follawing meanings of the substituents, in each case on their own
or in combination;

Preference fs given to compounds | in which R® is O;-Ge-alkyl, Gy-Ce-haloalkoyl, C-C,-
alkenyl, C-Co-alkymy? or Cr-Cecyeivalkyl and R? s hydrogen,

Especially prefenred are compounds | In which R° is ©.-Ce-alicf, Co-Ce-alkenyl or -Gy
haloatkyl branched in the w-position.

4\
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In addition, preference Is given 1o compounds | inwhich R is Gy-C.-heloalkyl and R?is
hydrogan,

Morgaver, prefersncs is glven to compounds | In which R’ and R? together with the
nitregen ke which they are attached form a five- or six-membered Ang which may ba
interrupted by an oxygen atom and may cerry one or two C,-Ce-alkyl substiteents,

Especially preferrad are groups NR*R sugh as —in particular in the r-pasition - mathy-
latad pyrrolidines or pipetidines. 4-Msthylpiperiding is furthermora preferrad,

Mareower, particular preferenca is given o pyrimidinas | in whigh the index n and Lthe
substitrents L' to L° are as defined below:

n  isftod

L is halopen, cyano, C)-Ce-alkyl, Cu-Crp-alkenyl, Cu-Cqp-alkpnyl, TeCealkoxy, Cp-
Crralkenyloxy, CuCia-aligymyloxy, -C{=0).0-8, -C{=0)-NAY, CA"Y=N-TA),
N{AYA, N(AHG=0)-R or 3{=0%.-A,

m isQ, 1or2;

A A, A" indepandently of one another are hydrogen, G-Ce-alky, CprCan
alkenyl, C-Cp-alkynyl, whers the organic radicale may be partially or
Tully halogenated or may be substifuted by cyang or C,-Cz-alkoxy, &
A angd A’ iogather with the atoms ta which they are attached are a
five- ar six-membered saturated haterocycle which contaits one lo
four heteroatams from the group conslsting of O, N and 8.

Espacially preferred ara pynimidines | where the substituents L' 1o L¥ are as defined
balow, )

L is halogen, cyano, C-Gealkyl, C-Cy-alkouy, ~Cla03-0-A, ~C=0)-N{AA,

A ALA"Y  independently of one another are hydogen, G-Cealkyl, Cr Ty
- alkenyl, Co-Caalkyimyd.

Parfioular preference is givan to compounds [ in witleh R is halogen, cyano, -Gy
alkyl, CrCyralkenyl, CyCio-aligynyl, Gy-Ce-alkoxy, C-Cgalkenyloxy, CurChy-
alkyniyloxy, -(=0)-C-A, ~C(=0}N{AM, CIATY(=N-0A), where tha aliphatic or alicyolic
graups for their parl may be partially or fully halagenated.
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Especially preferrad are compounds 1in which R” is halogen, ¢yang, Cr-Cealkyl, GrCa
alkenyl, Cp-Cymalkytiyl, C,-Cr-alkoxy, CrCeakamioxy, E;—C;-alhynyiquf.

Moreaver, preference is given to pyrimidines | where the phenyl group substituted by C,
{8 the group B

Li
K Lh ?

| P 8
& ~

L‘I

wheang # is the point of attachmant to the pyrimidine skeletan and

L*  is fluerine, chlorine, CHy or CFs;

L2L* independently of one anather ara hydrogen, GH; or flugrine;

LY  ig hydrogen, flucrine, chiorine, bromine, cyane, GHz, SCH,, DCH,, SOCH,,
CO-NH., CO-NHCH,, CO-NHCzHs, CO-N{CHske, NH-C{=0CHg, N{CH,}-
C=Q)CHa or COOGH, and

LY ia hydrogen, fiucrine, chiorine of CH,.

Farticular preference is also given to compounds 1in which R? is C,-Cy-alkyl which may
be aubstifuted by halogen.

Moragver, particular praference is given to campounds | in which R® is halogen, eyang,
Gi-Cyalkyl or Ci-Cy-alkoy.

Espacially prefarred are compounds | in which R® is methyl, cyana, methoxy or in par-
ticular chiorine.

Suitabla with a view to thelr fungicidal action are pyrimidines of the farmula | in which
Rz
z . - R’B -
i !
*
R

Preference is furthermere given 1o pyrimidines of the formmuta | which R is




?l E -
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Especlally preferred are pyrimidines of the formulz | in which R* is

z%

HoN

Finally, R* may preferably have tha following maanings, which may also be vnderstood

as prodrug radical definitions (sea Medicinal Research Reviews 2003, 28, 763-783. or
J. of Prarmaceutical Sciences 1997, 86, 755-767);

HN U (] =]
HII
O

The inclex n in the alkernd radicals of the above formulae fs an integer from 1 ta 3.

Parficular preferenoe f= given o tha radical definition R*:




PF 54728

The bridge member X s preferably a direct bond and —{C=0)-,

8  The substituent R® is preferably hydrogen. methyl, aflyl or proparmyl and particularly
preferadly hydrogen.

The subsatituent R® is praferably hydrogen, Cy-Cealkyl or Co-Cy-alkenyl and with per-
ticular preference methyl, ally! or propargyl.

10
Tha substituent R° is preferably hydrogen or methyl.

Rl A Ry R

1 L, i L,
[ il

N"" = la E‘\\r’JI\‘N n I
NFl HN__D

X

gL, A Rh. RE
-h HNF
GH, .br: %(O , N,g,,@ b
5 = g 1,

NP e id

N N

s; 'N- g o S\AJ\N - I
H H
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Table 4 )
Compounds of the farrulae |z, Ib, Ic, 16, le and i in whieh L, is 2-fluare $-chiore, RY is
metny! and R', R® for each compound oormespands to one row of Tabla A

Table 2
Compounds of the formulaa la, Ib, Ie, d, ie and 1f in which L, is 2 8-difluore, R is
mettyl ard R', R? for each compaund corresponds ta ate row of Table A

Table 3
Compounds of the farmulae |a, Ib, Ig, Id, le and If in which L, is 2,6=dichlorg, k' is
rnethyl and R', R¥ for each compound corresponds 19 ong row of Table A

Table &4

Compounds of the formutas ta, 1b, Ic, 1d, Je and if in which L, 1s 2-8ugro,B-methyl, R® is
miethyl and R, R? for each compound comesponds to one row of Table A

Table 5
Compounds of the formulae Ta, b, |c, Id, le and If in which Ly is 2.4,6-Irifluore, R is
triethyl and R', R for each compound corregponds o ohe row of Table A

Table &

Compounds of the formulae fa, b, 1g, 18, le and If in which L, is 2-methpl 4-fiuoro, R® is
meihyl and R®, R? for gach compound cormesponds & ane row of Table A

Tabkle 7
Zompounds of the farmulae 1a, b, Ic, Id, le and Jf in which L, 18 2-flucro,4-methoy-

cartonyl, R? Iz methyl and R', R for eath compound corresponds 10 onge row of Table
A

Table &

Compounds of the formulae 13, Ib, 16, 1, e and If ln which L, is 2-1luoro,4&-CN, R? I8
methyl and R?, R* for each compound correspontds 1o one row of Table A

Table &

Compounds of the formulae La, b, I, 1, e and i in which L, iz 2,4,5niflvaro, R? is
methyl and R, R? for sach compound sorresponds (o ong row of Table A

Table 10
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GCompounds of the Tamulae 13, (b, lc, |4, le 2nd ¥in which L, Is 2 4-dichiore, R Is
metmyd and R', &2 for each compound corresponds to ohe row of Table A

Table 11
Compoundsz of the formuize 13, 1b, Ic, Id, le and I in which L. is 2-chlore, B® iz methyl

and R, RZ for gach compound cotresponds to one row of Table A

Takle 12
Compaunds of tha formulze a, b, Ic, 14, 1a and If in which L, is 2-uore, R? is methyl
and R, R? for each compound corresponds 1o one now of Table A

Tabla 13
Compounds of the formulae 1a, b, I, 14, e and If in which L, is 2 4-difleore, RY s
methyl and R', R? for ach compaund cottesponds to ona row of Table A

Tabla 14
Compounds of the formulae la, lb, Ie, i, 1g and If in whith L, is 2-luom, 4-chlong, R is
mathyl and R, R for each compound corresponds to one row of Tabla A

Tahla 15
Cornpounds of the formulae 1z, 1b, Ig, id, ke and Il in which L. is 2-chloro, 4flucre, R is
methyl and R', R? for sach sompound eomespands to ane fow of Tabls A

Tabla 18
Comnpounds of the famulae 1, b, (£, id, e and If in which L, is 2.3-difluerp, R® is
methyl and R', R* for each compound oofresponds to one row of Table A

Table 17 )
Compounds of the formulae 1, 1b, o, 14, le and Fin which L, Is 2 5-difluoro, R® Is
mettn and R', R? for each compound cormesponds 10 one row of Table A

Table 18
Compaunds of the farmulae |a, b, i, I, le and ¥ in which L, is 2,3 4-4nflucro, R is
methyl and R, R for each compound corresponds to one row of Table A

Table 15

Compounds of the formulaa 1a, 15, ic, Id, le and K in which L, I8 2-methyl, R* is methy!
and R', R? for 2ach compound eorrespands to one row of Table A

Tahia 20
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18
Compounds of tha formulae la, B, ie, id, te and If in which L, is 2, 4-dimethy, R® is
methyl and R', R for sach compound correspends to one row of Table A

Tahle 21
Compaunide of the formuiaa e, Ib, I, I, iz and If in which L, is 2-methyl.4-chloro, R is
mathyl and R', R? for each compaund corresponds to one row of Toble A

Table'22
Compeunds of the fenmutae 1g, (b, I, Id, l& and If in which L, is 2-fluore,4-methyl, R? is
metiyd and R', R2 for each compeund corresponds to one row of Tabla A

Table 23
Compaunds of the formulae g, b, Ic, Id, | and If in whigh L, is 2 B-dimethy), R is
methyl and R, R? for sach compound comesponds to one row of Table A

Table 24
Compounds of the fomulee 1a, |b, ic, Id, Is and If Inwhich L, is 2,4 8-4rimethyl, R is
methyt and R, R2 for each compound corresponds to ane row of Tahbls A

Tabla 25
Compeunds of tha fonmuiae 1, Ib, 1¢, 1d, & and Ifin whieh L, is 2,5-difluoro, 4-cyano, R
fs methyl and R', R? for szch eampound somesponds to one row of Table A

Table 26
Compaunds of the formulas la, b, Ic, Id, 1a and If in which L, |8 2.6-diffuoro_ 4-methy,
& ig methwl and R', R for each compound oorresponds to one now of Tabla A

Table 27
Compounds of the formulae 13, tb, To, 14, le and If in which L, ig 2,8-diflvoro,d=math-

exycarbonyl, R is mathyl and R", R for each compound carresponds io one row of
Takle A

Table 28
Compounds of the fomulas &, Ib, k, Id, le and If in which L, is 2«chioro,4-methaxy, R
is methyl and R*, R for each compound correspoends lo one row of Table A

Table 29 '
Compoynds of the famrulae |a, Ib, le; 14, le and i in which L, is 2-chlorg,4-methyl, R s
methyl and R, R for each compound comesponds 10 one row of Table A
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Tahie 30

Compounds of the formulaa |, |k, kg, Id, e ahd If in which L, is 2-chloro,d-
methoxycartany, R® i= methy! and R', R? jor 2ash compound corresponds fo one row
of Table A

Tahle 31
Compounas of the formules 13, b, I¢, id, te and It inwhich L, is 2-chlora 4-broma, R is
methyl and R, R for each compound carespends i oné row of Tables A

Tubie 22
Compounds of the formulaa 1a, 1, ic, Id, ie and If in which L, is 2-chiam,4-cyano, R is
methyl and R', R? for each compound cormsepents 1o ane row of Tabla A

Table 33
Compounds of the formulao |4, Ib, lg, Id, le and IF in which L, is 2,6-diflucre.4-methaxy,
R* is mathyl and R', RZ for each sompound comesponds o one row of Table A

Table 34 .
Compounds of the formulas la, b, lc, 1d, e and 1 in wihich L, is 2fuaro, 3-methyl, R® is
miatind and RY, R* for each compound comeaponds to one row af Table A

Table 35
Compaunds of the forrnulae 1a, b, Ic, Id, le and If in which L, is 2.5-dimethy, R*is
tmethyl and R, R for each estnpound corresponds to one row of Table A

Table 38
Compounds of the formulag |a, Ib, lc, 1, @ and ¥in which L, is 2-methy 4-cvanp, R Is
methyl and R', R? for each compound correaponds to ona mw of Table A

Tabla 37
Compounds of the formulae la, ib, Ic, 14, Je and K in which L, is 2-methyl 4-bromo, R? is
mathy! and R', RE for sach compound corresponds to one raw of Table A

Taeble 38
Compounds of tha formulae la, lb, i, I, le and If in which L, is 2-methyl.5-flucra, R ig
methyl &ingt R', R* for 2ach compound cornesponds to one row of Tabte A
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Table 30 .
Compounds of tha formulae la, Ib, Ic, 16, le and K in which L, is 2-mefhyl,4-methaxy, R
im methyl and R, R? far each compound eamesponds o one row of Table A

Table 40

Compounds of the formulae (g, 1b, I¢, |d, ke and If in which L, is 2-methyl, 4-malh-
oxycarnonyl, R* is methyl and R!, R for sach compound corresponds ta ong row of
Table A

Table 41
Compounds of the farmulze |a, 1b, 2, 1d, le and ¥ in which L. is 2,5-dimethyl,4-bromo,
R is methyl and R', R? for sach compound comesponds to one row of Table &

Table 42
Campatnds of the farhulag la. Ib, |, |d, le and If In whieh L, is 2-Tuoro, 4-bromo, 122 is
methyl and R', R for each compound sorresponds to ane raw of Tabla A

Table 43
Campounds of the formulaa ta, th, i, Id, le and If in which L, is 2-flucio 4-methory, RF
is methyl and R’ R* for each compound conesponds 10 ong row of Table A

Tahle 44
Compounds of the fornulaa fa, I, e, Id, le and I in which L, is 2-fluoro,5-methyl, R? i
mathyl and R', R* for each compound sormasponds o ane row of Table A

Table 45
Compounds of the fomulas 1a, 1b, &, 14, le and I In which L, is pentaflucro, R® is
mathyl and R', RE for each compound corresponds (6 one row of Table A

Tabla 48
{zomipounds of the forrulaa la, 1B, Ic, Id, le and I n which L, is 2-Ruor,8-chloro, R? is
ohiore and R', R? for each compound comesponds to one row of Table A

Table 47

Compounds of the formulas |a, b, Ig, id, le and itin which L, is 2 6-diflucro, R? is chic-
m and R, R? for mach compound estresponds to one row of Table A

Table 48
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Compounds of the formulag Ja, Ib, Ic, 1d, Te and If in which L, is 2,8-dichlorg, R Is chios
ra and B!, R? for each compound comresponds to ohe row of Table A

Tabie 49
Compounds of the formulae Ja, I, Ig, Id, te and If in which L, ks 2fluoro G-methyl, R 15
chloro and F*, R? for each compound correspands ta one row of Table A

Table 50
Compounds of the formulae ia, b, ig, Id, 18 and If In which L, is 2,4,B-frifluore, R is
chigro and R, R? for sach compound corresponds (o ohe row of Tabie A,

Table 51
Compounds of the formulae 13, b, |G, I, le and IFin which L, is 2-methyl4-flvoro, R is
chioro and R, R? for sach compound comasponds o one row of Tabie A

Tabla 52
Compounds of the formulze 1a, b, Ig, id, le and It in which L, is 2-fluore,4-meth-

axycarbony!, R? Is chioro and R', R? for each sompaund corrasponds to one row of
Table A

Table 53
Compounds of the formulae la, Ib, ic, id, le and if in which L, is 2-fTlugre 4-CN, B is
ehloro and R', R? for each compoaund cormesponds 1 one row of Tabie A

Table 54

Campounds of the fomnlea la, b, le, I, le and If in which L, is 2.4,5-tiflucro, RY is
chiora and R', R? for gach componnd ormesponds 6 one row of Table A

Table 55

Compounds of the formaulaa 1a, i, Ic, id, ie and if in whieh L, is 2,4-dichforo, R® is chio-
re and R', R? for each compound catresponds to one row of Tabie A

Tahle 58

Compounds of the formulee [a, b, Ic, id, le and If in whieh L, is 2-chlore, R® is chioro
and R', R* for each gompound corresponds to ene row of Table A

Tabia 57
Compounds of the formulag 1, Ib, It |d, 1e and If ia which L, is 2-fluarp, R® is ohlore
and R', R? for each oompound corresponds 40 ona row of Table A
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Table 58
Compounds of the farmulae la, ib, i, K, te and If in which L, Is 2,4-difluoro, R® is chie-
re and R*, R2 for each compound correspongs to one row of Table A

Tahle 59
Compounds of the fomulee ia, ib, ie, id, Ye and If in which L, is 2-fluore 4-chioro, R is
chlorg and R', R? for each compound comesponeds to one row of Tabls A

Table 60
Compounds of the fonmulae 1a, (b, I, Id, ke and If in which L, is 2-chioro.4-fiuorp, R? is
chioro and R', R” for sach eompound correspends (o one row of Table A

Tabkle 61
Compounds of the formulas 1a, i, Jc, Id, ie and i in which L, is 2,3-diflucro, R? is chio-
ro and R', R? for each compownd covesponds t one row of Table A

Tabla 62 _
Compounds of the lormulae fa, b, |c. Id, |2 and if it which L, i8 2,5difluoro, BY i chio-
ro and R, R? for each compound corresponds o one row of Tabie A

Table 63
Campounds of the formulae Is, |b, Ic, |4, le and if in which L, i 2,3,4-ifluorg, R® is
chioro and R', R? for each compound comesponds 1o one raw of Tabke A

Tahle &4

Compaunds of the formulse fa, Ib, I¢, Id, le and IFin whish L, Is 2-methyl, & s chigro
and R', R? for each compound comespands to one row of Table A

Table 65

Campourkds of the formulas 1a, b, . id, 18 and if in which L, is 2 4-dimsthyl, R? is chio-
ra and R', R? for each compound comespencs o ong row of Table A

Table 66
Cornpounds of tha formulae la, ik, Ic, 1d, 1e and If in which L,, is 2-mathy|,4-chloro, R is
chlora and R', R? for each compound comesponds Lo ona row of Table A

Table &7

Compounds of the formulas 13, 1, le, |d, s and If in which L, is 2<fluerp,4-methy), R is
chiaro and R', R? for each compound comesponds to one row of Tabla A
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Table 63
Compounds of the formulse |a, Ib, o, Id, l2 and If in which L, is 2,6-gimethyl, R® is chio-
rc and R', R? for each compownd comresponds ta ot row of Table A

Table B8

‘Campoynds of the farmidlae [a, b, I¢, ld, le and Kin which L, is 2.4,6-limathyl, R is

phiorn and R', R? for each ompound comesponds to one row of Tabls A

Table 70
Compounds of the formuiae la, I, Ic, 1d, |e anpd If in which L, is 2,8-difluoro, 4-cyano, R®
iz ehloro and R', R? for sach compound correspands to one row of Table A

Table 71
Compounds of the fenmulae la. b, le, |d, l& and ¥ in which L, is 2.8-difluorp 4-rethyl,
R? i3 ¢hfore and R, RZ for each compound eormegpunds to one row of Tabla A

Table 72
Compounds of the formuiae ia, , Ic, id, 8 and i in which L. is 2,6-difluarc,4-meth-

auycarboryl, R is chioro and R, R? for each compound comesponds to one row of
Table &

Table 73
Comnpounds of the formutae 1a, ib, 1o, 1d, & and If in which L, is 2-chloro,4-methaxy, R
is chiars and R, R for each compeund correspongs bo one row of Table A

Table 74
Comnpounds of the farmulae |a, Ib, le, Id, l2 and i in which L, is 2-chloro,d-meathyl, R is
chlore and RE, R? for each compound corresponds fo one row of Table A

Table 75
Compounds of the fanmutae 1a, b, Ic, 14, le and I in which L, 1§ 2-chioro,4-meth-

oxycarboryl, R is ohioro and R*, R? for sach compound comesponds to one row of
Table A

Tabie 76

Campounds of tha formulae 1a, b, Iz, 14, e and If in which L, is 2-chlorg, 4-bromao, R is
ohinre and RY, R? lor sach compound comresponds to ona rew of Table A

Tabla 77
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Compounds oF the formulaa 18, th, i¢, Id, le and If in which L, is 2-chloro.4-gyano, R is
chioro and R', R? for each compound sarresponds to one row of Table A

Tabla 78
Compounds of tha formulae [a, b, I, Id. I and K in which L., is 2.8-difluoro,4-reth oxy.

‘R* is chiora and R, R? for each compoynd comesponds t one row of Table A

Tabla 78
Compounds of the formulas (a, 1k, lc. Id, le and If In which L, is 2-flucre, 3-methyl, R is
chiora and R', R? for each compound ¢omesponds to ane row of Table A

Table 80
Compounds of the formulae ta, ib, Ig, Id, fe and i in which L, ls 2,S-dimethyl, R® is chip-
ro and R, RE for oach compound corresponds to one row of Table A

Table &1
Cornpeunds of the formulae |, |b, ke, W, le and ifin which L, is 2-mathyl 4-cyano, R s
ghiore and R', R? for each compaund corresponds 1o one row of Tabie A

Tabie B2
Campounds of the formulae 1a, 15, ic, id, Te and if in which Ly, Is 2-methyl.4-bromo, R is
chlorn and R*, R? for aach compound curesponds 1o one row of Table A

Table 83
Compounds of the formulze fa, Ik, 1o, id, | and If in which Ly is 2-meth,S-fluon, R® is
chioro and R, R for each compound corresponds to one row of Table A

Tabie &4 .
Compounds of ihe formulae |a, b, ig, Id, le and in which L, is 2-methyl 4-mathowy, R?
is chiors and R, R for each compound cofnaspands ta ans row of Tabis A,

Table 85
Compounds of the formulee |a, [b, Ic, i, le and If in which L, i8 Z-methyl 4-meth-

axyeatbonyl, R is ohloro and R*, R? far each compound comresponds to ome row of
Teble A

Takle 86
Campourds of the farmulaa la, 1b, lo, Id, & ang Il in which L, is 2,5-dimathyt 4-bromo,
F is chioro and R°, R* for e&ch compound coresponds io ons row of Table &
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Tabla 87
Gornpounds of the fammulae fa, |b, e, Id, le and  in which L, is 2-fluoro 4-brome, R? i
ehisro and R, RE for each compound camesponds 1o one raw of Table A - - -

Table 88
Compounds of the formulae Ja, Ib, Ic, I, 1& and If in whizh L, is 2-fluoro,4-methaxy, R
is chiota angd R, R? for each compound oorresponds fo one row of Table A

Tablo £8
Gompounds of the formulae |z, Ib, Ie, K, ts and If in which L, is 2-fluorn,5-methy!, R* s
ehlorp and R', R* for each compound corresponds to one row of Tatle A

Tahlg 80
Compounds of the formulae 1a, 1b, ig, Id, k& and i in which L, is pantefiuors, R® is chio-
ro and R, R? for each ootnpound comesponds Lo pne row of Table A

Table &1
Campounds of the formulae la, (b, &, 19, le and if in which L, is 2-ucm6-chlon, R*is
methoxy and R*, R? or sach compound comesponds to one row of Table A

Table 82
Compounds of the formulae fa, 1, i¢, Hd. e and i in which L, is 2 6-tiflucro, R® is
methaxy and R, R? for each compound gonresponds 1o ons row of Table &

Table 83
Compounds of the formulae ka, |b, |¢, [d, le and if in which L, iz 2,6-dichlora, R? fs
hethoxy and ', R2 for each compound comesponds to one iow of Table A

Table 54
Compounds of the fommiufae fa, th, i, id, e and If in which 1, i8 2fiyom,B-methyl, R* s
methoxy and R', R? for sach compouhd cemesponds to one ow of Tatle A

Table 85 .

Compounds of the fommulae fa, Ik, Ic, 18, le and i in which L, is 2.4 6-bifore, RS ig
methaxy snd R, R for each compowrnd comesponds 1o ona row of Table A

Table 96
Compounds ¢of tha formulas |a, 1k, lo, 14, le and If in which L, is 2-rnethyl 4-fuvarp, R is
methoxy and R, R? for each compound corresponds to one tow of Table A
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Tabie 87
Compounds of the formulas 1z, Ib, Ig, id, le and If in which L, is 2-fluoro,4-methoxy-

carbonyl, A is mathoxy and R, R for gach campoury coresponds o one row of Ta-
him A

Table 68
Compounds of the formuiae ia, Ib, Ig, Id, ie and If in which L, is 2-fuora, 4-CN, R is
methoxy and R, A% for each sompound corresponds ko ona row of Table A

Table 85
Compounda of the formuliae la, 1B, ic, id, e and If in which L, is 2,4,54rlflucm, R is
mathaxy and B°, R for sach compaund comesponds 10 ong row of Tabla A

L4

Table 180 }
Compounds of the formulae la, ib, Ic, Id, fe and T in which L, is 2,4-tichisro, R® is
methoxy and R, R? for each compound corresponds to one row of Tabla A

Table 101 .
Compounds of the formuiae ia, I, [, 1d, le and If in which L, is 2-chioro, R is methaxy
and R, R? for each compound comespends to one row of Table A

Tahia 102
Compounds of the formulae fa, 1o, Ic, 19, e and If in which L, is 2-fluom, RY is methoxy
and R', &2 for each compaund comesponds tn ona row of Table A

Table 103
Compounds of the farmulae (a, 1k, ic, Id, J2 and if e which L. is 2.4-difluans, R is
rmathoxy and R'. R for @ach compound vormesponds (o one row of Table A

Table 104
Compounds of the forrnulae ta, Ib, |G, 1d, le and i in which L, is 2-fluono 4-chiong, R® s
methexy and R', K? for each compound curresponds #6 one row of Table A

Table 105

Comprunds of e formulae g, b, Ic. ld, fe and If in which L, is 2-chion 4 fgoro, ¥ is
methoxy and B!, R? for eéach compound cormesponds to ane row of Tabls A

Tabi= 106 _
Compounds of the formulas 1z, 1b, Ic; 14, le and ¥ in which L is 2.3-difluore, R¥ s
methoxy and R', R? for each comnpound comresponds (@ ohe row of Table A
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Tabla 107
Compounds of the formulae la, |b, ic, id, e and If in which L. is 2,5-diflupre, R*is
methaxy and R'. R? for each compound correspands to one row of Tahle A

‘Table 108

Compounds of the formulaa ia, 1, o, 14, le and #fin which L, ia 2,3, 4-tiflyoro, R® is
methoxry and R', R for each esmpound comesponts 1o one row of Table A

Table 108
Compounds of the forrulae |a, |b, 1o, Id, Ie 2ad If in which L, is 2-methyl. R is methoxy
and R', R for each compound caorresponds to one row of Tabie A

Table 110
Compounds of the formulge Ba, 16, Ic, Id, le and If in which L, is 2,4-gimethyl, R is
methoxy and R, R? for each esinpeound cornssponds 10 one mow of Table A

Table 111
Compaunds of the formulaa |a, Ib, le, Id, le and If in which L, Is 2-methyl 4-chiare, RY is
methoxy and R, R? for each compound corresponds o one row of Table A

Table 112
Compounds of the formutae la, Ib, Ie, 18, le and If in which L, fs 2-fluoro.4-mathyl, RY is
mathoxy and R, R for 2ach compound comesponds to one row of Tabie A

Tabla 113
Compounds of the farmulas la, th, te, Id, le and If in which L, is 2,8-dimethyd, R® is
methoxy and R, R for each compound corresponds to ane fow of Table A

Tabla 114

Compaunds of the formulze la, b, ig, 1d, fe and If, in which L. is 2,4 S-trimethyl, R* ia
methoxy and R, R for each compound sorresponds to one row of Table A

Table 115
Compounds of the formulae 18, 1b, I, Id, Je and If i which L, is 2,6-dlflugred-cyano, R?
is metoxy and B, 2 for Bach compoung corraspongs to one row of Table A

Tablz 116
Cormpounds of the formulas |a, b, Ig, Id, le and If in which L, is 2 6-diflucno,4-methy,
R is methoxy and R", R? for each compound vorresponds to one row of Table A
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Tabiles 117

Compounds of the formulae ta, Ib, [c. |d, le end If in which L, is 2,&-oifluore,4-meth-
oxycarbonyl, R is methoxy and R', R? for each compound cornesponds te ane row of
Tahla A

Table 118
Compounds of the iormulae ia, 1b, Ic, Id, le and If in which L, is 2-chloro,d-methoexy, R
is methoxy and R, R? for eash campound comesponds @ one raw of Tahle A

Table 118
Compeunds of the formutae 1z, Ib, I, Id, fe and If in whigh L, is 2-ctiore4-methyl, R? is
methoxy and R', R* for each compound correspands o ana row of Table A

Table 120
Compounds of the Tarmulae 1a, Ib, |c, Id, le and If in which L, k8 2-chigtod-meth-

axyearbonyl, R? i§ methoxy and R', R® for each compound cormesponds 10 one row of
Table A

Table 121 )
Compounds of the fotmulae 1a, Ib, 1t, 1d, le and 1 In which L, Is 2-chiare, 4-methoxy, R
is methoxy and R', R for @ach compound corresponds to one row of Tahle A

Table 122
Compounds of the formulae 1z, ib, Ig, 1d, e and if in which L, is 2-chiom,4-cvano, & |s
Methoxy snd R, R? for each compound cotresponds to one row of Table A

Tahla 123

Compounds of the formulae Ia, Iy, Ic, Id, e and I in which L, is 2,5-difluarc.4-methoxy,
R? is methaxy and R, R? for each campound corresponds to ons row of Tabla A

Tabls 124
Compatinds of the fermulae la, (b, Ic, I, Je and i in which L, is 2-fluorg,3-mathy), R is
mathexy and R', R for each compound coresponds (o one row of Tabie A

Table 125
Cempounds of the formulae |a, Ib, Iz, ld, le and I in which L, is 2,5-dimethyl, R is
methaxy and R', B for sach compound comesponds by one row of Tabla &

Table 126
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Compounds of the formulae |a, |b, Ie, Id, @ and # In which L, is 2-mathyl 4-cyang, R is
methoxy and R*, 7 for each compoond sotresponds 10 one now of Tabla A

Table 127
Compounds of the formulae 1a, b, te, 19, e and If in whigh L, 1s 2-melhyl 4-broma, R |s

‘methexy and R', R for each compound sotresponds to ane vow of Table A

Tanle 128
Compounds of the formulae la, 1, I, id, 18 and If in which L, s 2-methyl, 5-flucre, R? is
mwelhoxy and R, A2 for each compound corresponds ta one rew of Table A

Table 125
Compounds of the formelae 1a, Ib, 12, id, le and M in which L. is 2-methyl 4-mathoxy, R*
is methoxy and R, R? for each compound corresponds i one row of Table A

Table 1320

Compounds of the formulae la, Ib, I, Id, le and If, in which L, is 2-meathyl 4-meth-
oxycarbonyl, R is methoxy and R', R for each compound corresponds to one row of
Table A

Table 131
Campounds ol the formulae la, 1, Iz, 14, |8 and I in which L is 2 5-dlmethyl 4-brama,
R* iz methoxy and R, RY for each compourd corresponds 10 one row of Table &

Table 132
Curnpounds of tha formulae la, Ib, Ic, id, le and if in which L, is 2-fluoro.4-broma, R? is
methoxy and R', R? for sach compourd comespands i one row of Table A

Table 133
Compounds of the formulae la, |k, ic, 14, le and If in which L, Is 2-luorg,4-mathoxy, R
is mathuxy and R', R® for each compound coresponds 1o one row of Table A

Table 134

Compounds of the formulse 2, I, i, Id, e and If in which L, is 2-fluorp,5-methyt, R® iz
methaxy and R, R? for each compaund comasponeds to ane row of Tabls A

Table 135

Compounds of the formulag Ia, Ii, Ic, Id, le and If in which L, is pentaffuore, R? is math-
oxy and R', R? for each sompound corrasponds to ane row of Table A
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Table 136
Compounds of the formufae fa, Ib. I, [d, le and If in which L, is 2-flucrn 6-chioro, Rlig
eyano and RY, R? for aach compound correspands lo one row of Table A

Table 137

and B', R for each compound comesponds to one row of Table A

Table 138
Compounds of the formulze la, Ib, 1g, Id, fa and If in which L. is 2,6-diflvoro, RY is cyano
and R', R? for each compound corresponds to Ghe row of Table A

Tahle 138
Comnpounda of the forrnulae la, b, Ic, id, la and ¥ in which L, ig 2-fiuoro,6-metind, R* s
cyano and R', R for each compound somesponds to one row of Tabla A,

Table 140
Cormpounds of the farmlae |a, Ib, ie, Id, le and ifin which L, is 2.4, 6-trifluere, R is
ey2no and R', R for sach compound coresponds o one row of Tabla A

Table 141
Gompounds of the forfmuiae 1a, b, Ic, id, le and i In whigh L, is 2-rethyl 4-flvore, R is
cyano and R, R? for each compound comesponds to one row of Table A

Table 142
Compounds of the formulas la, |b, le, I, le and If in whizh L, fs 2-MTugro 4-math-

oxycaroanyl, R® is cyano and R, R? for each eompound corresponds to one row of
Table A

Table 143 .

Compaunds of he formules la, I, le. 1d, ke and If in whick L, is 2-flucra4-CN, R 13
cyano and R, R for aach compound corresponds to one row of Table A

Tabla 144
Gompounds of the formulae 1a, 1b, Ic, 1<, le and 1 in which L, is 2.4, 5-lriflucro, R is
cyano and R', R for each compound correspands lo one row of Table A

Table 125

Compounds of the farnulae la, Ib, Iz, id, Je and Ifin which L, ls 2 4-dichloro, R is
cyano and R', R? for each compound corregpends 1o one row of Table &
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Table 146 .
CompoLinds of the formalas 13, Th, Ic, 1d, la and If, in which L, is 2-chlore, R’ is cyano
and R, R* for ach compound ecmesponds o one row of Tabla A

Table 147
Compounds of the formutae Is, Th, Ic. 1d, 1a and i in which L, is 2-flucro, R® |5 cyano
and R', R for each compound eomaspends to ote row of Table A

Table 148
Compounds of the formulae ka, b, \c, \d, le and if in which L, is 2,4-difiworo, R® iz cyano
and R', R? for each compound coresponds is ona row of Table A

Table 149
Compounds of the formulae 1a, 1b, Ic, 1¢, le and Ifin which L, is 2-fuom,4-chivro, R® is
eyano and R, R fer each compound cormespands 10 one jow of Takig A

Table 150
Compounds of the farmulae 1a, 1b, Ic, I, le and i in which L, is 2-chioro.4-fluoro, R® is
cyanc and R', R for sach compound corresponds to one row of Table A

Tablg 151
Compounds of the formulae ka, b, Ic, id, le and if in which L, Is 2,3-difluero, R? is gyano
and R', A2 for sach compaund cartesponds o ong row of Table A

Table 152
Compounds of the formulaa |a, \b, Ic, id, le and If in which L, is 2.5-diflucvo, R® is cyano
and R', R” for each compound cotrasponds to one now af Table &

Tahilg 163
Compounds of the formulae 13, Ib, Ic, id, le and If in which L, is 2,3.4-riffuoro, R is
cyang and R, R? for sach pompound comasponds o one row of Table A

Table 154

Compounds of the fonmulae Ta, Ib, lc, Id, |& and if in which L, is 2-metm, R is oyano
and R', R for each compound conesponds to one row of Takle A

Table 155

Compoends ¢f the formulae |a, ib, lo, id, 1a and i in '.\:ﬁich L. is 2 4-dimethyl, R® i=
cyano and R, R for each campound eomesponds ke one now of Table A
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Tabla 158
Compounds of ihe fomulae k, b, 1z, 12, le and if in which L, is Z-methy 4-chiora, RY is
eyang atd R', R? for each compound corresponds 1o one row of Table A

Table 157
Compounde of the formulae la, ity 1o, 19, ke and If in which Ly, Is 2-fluorn,4-methyl, RS is
eyano and R'. RY for sach compound corresponds ta one row of Table A

Table 158
Gompounds of the formulas la. Ib, o, Id, 12 and If in which L, is 2,8-dimethyl, R¥ ig
cyano and R?, RZ far each compound comrespands to ona row of Tabla A

Table 155
Cornpuunds of the formulae I3, I, Ie, 1d. e and Ifin which L, is 2.4,6-idmethy, R is
ryano and R', R for saeh compound sorresgonds to one row of Table A

Table 160
Compeounds of the formulae Iz, Ib, I, 1d, l& and If in whith L is 2,6-difluar 2-¢yano, FE
is eyano and R', RZ for aach ¢compound coresponds to one row of Tabla A

Table 161
Compounds of the farmulaa la, b, I¢, id, le and If in which L, is 2,8-dfluoro,4-methyl,
R* i= gyano and R, R? for each cempound corresponds (o one row of Table A

Tabla 1682
Compounds of the formulae 13, |b, Iz, 1d, le and If in which L, is 2,8-difluono 4-

mathoxycarboryl, R® is eyane and R, R for each cormpound corresponids 1o one row
of Table A

Tabls 183
Compounds of the formuias ig, Tb, I, Id, le and i} in which L, is 2-chioro.4-methoxy, R?

is gyano and R*, R* for aach enmpound corresponds b one row of Table A

Table 164
Compounds of the farmulae ia, Ik, |e, [, le and If in which L, is 2-chioro 4-metyd, R® Is
oyano and R', R¥ for aach compeund cormesponds o one row of Table A
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Tahle 165
Compounds of the formulae la, Ib, lg, 14, le ahd f In which L, is 2-chiore 4-meth-

oxycarbony!, R i cyano and R', R’ for each compound comesponids o one row of
Tabia A

Table 166 .
Compounds of the formulas 13, 1b, |c, 14, le end If in whish L, is 2-chlora,4-brome, R is
cyane and R, R? for each sempound correspands to ona now of Table A

Tabla 187
Compounda of the formutas 1, b, Ie, 1d, le and ifin which L, is 2-chlorp,d4-cyane, R s
cyano and R, R for each compound corresponds to one row of Tabla A

Table 188
Compounds of the formulae la, &, ic, 19, I8 and If In which Ly, is 2,6-diffuora,4-methoxy,
RYis cyano and R', R? for each compound corresponds to one row of Table A

Tabla 189
Cormpounds of the formulae la, b, Ic, 14, 16 and ¥ 1n which L, is 2-luoro.3-methyl, R? s
gyano and R, R for each compeund correspends o0 ore row of Tabla A

Table 170
Compounds of the forrmulag la, I, (¢, Id, l& and #in which L, is 2 5-dimethyl, R® is
cyano and R', R” for ¢ach compound comresponds o one row of Table A

Table 171
Compeunds of the formutae 1a, I, fe, Id, la and i in which L, is 2-meihyl 4-cyano, R is
cyana and R', R? for each compound comesponds to ona row of Table A

Table 172
Compmmds <f the formulae ta, 1b, Ic, 10, Y and # In which L, is 2-meffntd-bromo, R is
evano and R', R* for each compound corresponds to one row of Table A

Table 173

Compaunds of the farmulae la, Ib, Ic. M, le and If in which L, is 2-methyl, 5-fluoro, R is
eyano and R, R* for each compound corrasponds to ene tow of Table A

5
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Table 174

Compounds of the formulae 1a, (b, lc, Id, le and If in which L, is 2-meéthyl 4-methoxy, R
i eyano amg R', R? for each compound correaponds to one row of Tahie A

Table 178

Compounds of the farmulae ta, 1b. Ic, Id, le and i in which L, is 2-rethyl.4-methoxy-
earbonyl, R? is cyano and R', R? for each compound corresponds o ene now of Table
A

Tabla 176
Compounds of the formulae Fa, [, ¢, |d, la and f it which L, s 2,5-dimsethyl.4-broma,
R is cyano and R', R? for each compound coresponds to one row of Tabls A

Table 177
Compounds of the formulee ia, 1, Ig, id, le and If In which L, Is 2-flusm,4=bromo, R 1S
eyane and R°, R for sach compound ¢omespands lo one row of Table A

Table 178
Compouwnds of the farmulae la. 1B, le, I, le and If in which 1, is 2-fuore.4-methoxy, R
is cyane and R, R* for sach compound comesponds to ane row of Table A

Taeblae 179

Compounts of the formulae ia, I, lc, Id, le and If in which L, is 2-fucro.5-methyl, R js
cyano and R, R® for sach compound comesponds 16 one row of Table A

Table 180

Compounds of the formulae 18, I, Ie, Id, Ie and IF in which L, is pentafivare, B Is cvano
and R', R? for e#ch compound comesponda to one row of Table A

Table A

[ No. l T R ' R
AT CH:CH, ' W™ o
%3 “CH3CH; ' CH, -
A3 CHiCH; CH.GHy
.y CRyCH.CH; | H -
) CH.CH.CHy “CH, ”

j(-&.  CH,CHZCH; GHoCHy

(AT CH,CH.CH; CH,CHCHa
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No. R R
A-B, CH:CH.F H
A8, CH.CHF Gz
A0, CH.CH.F CH,CH,
A1 CH,CF; H
A2, CH.CF; CHy
A-13, CHCFg CH.GH,
A-14, CHLCF, CH,CH.CH;
AAB, CH.CCHL H
A-1E. CH.CCls CHs
AT, CHZLCh CHyCHy
A8 CHACC, CHCHACH,
A-19. CHECH:)2 ' H
Ac2D. CH{CH3); CH;
A2, CHICH:), CH:CH,
Ae22, CH(CH; ), CHaCH CH,y
A-Z3, CHaG(CH; H
A-24., CH.C{CH.), " CHs
A28, CHAGCH: )y CH:CH,y
A28 CHCH{CHE)z H
A-Z7. CH.CHIGH ), ChHy
AZE, CH,CH{CH)z CH.CHy
A29. | {x) CH{CHLCHLCHs H
A-50, {£) CH{CH.GH3)GH, CH;
A3, (&) CH[GH,CHaICHs CH4CH,
A3 (RICH{GH,CH;)CH, - H
A-33. {R CHICHCHa)CH, CH;
A3 (RICH{CHCHg)CH; CHCH:
~ASS, [8) CH{CH;CH,)CH, H
A-36. {8} CH{GHCHa)CH, CHs
A-37. (8) CH{CHCH,YCH, CH,CH,
A-3E. () CH{CA)-CHICH ) H
=N (2] GR{CHFCH{CHy) CH,
AAD, (1) CHCH:)-CR{C o)z CH,CH;
Asal, [R] CH{CHz)-CH{GHa)e H
A2 {RY CHICHa-CH{CH,)2 =0
A-47, {R) CH{CHa)-CH(CH,)z CHGHa
| E—iﬂ. 78] CH{CHs-GR{CHy H
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No. R R |
A4S, (3) CH{GH-CHICHy)2 CH,
A48, {3) CH{CH,)-CH{CH); CH,CHy
AT, {+) CH{CHzC{CHz)y H
A-4E. &) CH{CH,)-C(CHy) CH,

1 A48, {£) CRICH;)-CiCHz) CH.GH; 7
A-SD. [R) CH{CH, FCICH ) H T
AS1. (R) CH{CHZCICH:) CH; —
A2, {R) CH{CH)-CICH)y CH.CH, i
A3, (3) CH{CHa)-C[CHa)s H |
A-54. (8] CH{CGH;-C{C:Ha)s CHz
A-BS. {3) CH{EH-CICH:)s CH,CHy -
A-5B. () CH{CHy)-CF35 H -
A-57, (£} CH{GH;-CF5 CH; ' =
A-58, {£) GHICHy)-CF, CHLCH,

A5G, {R CH{CHy}-CFz H
A-80, {R) CH{CH;-CF CHy
A-B1. [R) CH[CH,)-GF 4 | CHCH; i
A-B2, | (S) CH{CH,)-CFy _ H
A-E3. (S) CR{CHg} CF5 . : 'CH
ABA, (3) CH{CH,)-CF5 CH,CH,
A-B5. | {£) CHICHy)-CCly H
ABE, {2} GH{CH.-CCl, CH,
A-87. {£) CH{CHz}CCl; EHCHy
“AGE | {RICH{CH)-CCly H
A-80. {R) CH{CH:CTl; GHy

CATO. | (R) CH{GHI-CCls CHCiHs

AT i‘ (8) CH({CHg )-GOl H T
A2, (5] CH{CH)-CCls CHe _ ‘
AT2. [S) CH{GHy)-CCly "GHCHy i
A-TH. CHZCIGHS)=CH, ' H T
A-TS. CH,C{CHa=CH, CH; '
A-78, CHAC{CHa)=CH; CH,CH; -
AT | ~ Cyclopentyl M |
A-TE. Cycoperty) CHz

| A-75. Cyclopentyl CHZCH,

A-80. Cyclohexy! ' H T
A-B1. Cyciohexyl GH; '
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No. R’ R
A-82, Cyclichexy CH.CH,
A-83. -(CHa)c-
A-84, {£) {CH2)-CHI{CH:-CH-
A-B5, (R) -(CH: ) CH{CH - CHx-
A-88. | (8] {CHa)r CH{TH,)-CH,- |
2eB7, «{CHz)>- CH{DCHy < CH-
ABE. | ~{CHalr CH{GH:CH,)-CHy- |
A28, {CH)z-CHIGR[CHyy-CH;-
A-B0. | (@) -(CH,}-CHICH:}
[TaBT. ' {2 “CHGHHCHDz CHICH)-
A-82 -CH-CH =CH-GH2-
| A-53. “CH ) -
A-S4. (£} -(CHaly-GH{CH3)-
A-S5. ~{CHa}u-CH{CH)-{CHa)-
A-98. (£} -[CH)-CR{CHa-CHy
A-5T. ~ [R) -{CHz)s CHICH)-CHy
" A-BE. {5} -[CH. - CRICH:ACH -
A-99. ~{CH)z-C{O[CH;)0)=(TH; ) o
A-100,
{GH,_}E—&*GH,_.
A-1D1, ={CHa)s=CHOICH O CH, ).
A-102. {CH,);- CR=CH-CHy-

The compounds | are suitable as fungicldes, Thay are distinguished by an auistanding
effectivenass agalnst a broad gpectrum of phytopathogenic fungi, especially from the
classes of the Ascomyceles, Devtaromycates, Comycetes and Basldiomycetas. Some

5 are sysiomicalty effeclive and they tan be usad in plant protection as faliar and soil
fungicides.

They Bre particulaity imponant in the control ot & multitrde of fungi on variouz uMti-
vated plants, such as whaat, rye, batley, oals, fige, corn, grasa, bahanas, cotion, say=

10 beat, coffee, sugar cene, vinas, fruits and omamental plants, and vegetables, such g
cucumbeare, beans, iomatees, potaloes and cucurbits, and on the seads of Hese
plants.

Thay are especially suitable for contralling the follewing plant diseases:
16 »  Aflernonia species on fruit and vegatables,
¢ Bincvars and Drechisiera species on sersals, rice and lawns.




Y

15

20

25

30

a5

&
PF 54728

a3

s Blumerla gramins (powdary mildew) on ¢ereals,

» Baints cinerea (gray mold} on strawberrios, vagetablas, ornamental plants and
_arapevines, :

v Etysiohe oichoracesarum and Spheerotheca fuliginaa on cucurbits,

= Fusanim and Varlicifium species on various planis,

s Adyrospheereila species on cereals. bananas and peanuls,
s Phyfophthors infesians on potaioes and tomaices,

o Flasmopars Whicold on grapeyines,

+» Podosphaserg leucofricha on apples,

» Pseudocercosporela herpotnahoidss on wheat and barey,
s  Pseudoperonospore species on hops end cucumbers,

= Fuppinia species un cereals,

s Pynculatia oryzas on rice,

s Rizocfonis specles on cottan, rice and lawns,

= Sepfona trifjcl and Slagonospora nodorum on wheat,

» Uncliwle necator on grapevines,

= Uslifago species on careals and supar cane, and

» Vomurie specias (scab) on apples and paars.

The compounds | are also suifable for sontrofling harmful fungl, auch as Paeciomyces
varicl, in the protection of matenals (for example wood, papar, paint disperslons,
fibers or Tabrics) and in the protection of storad products,

The compounds | are employed by treating the fungi or the plants, seeds, materials or
goil to be protectad from fungal attack with a fungicldally effective amount of the scive
cormpaunds, The application can be camied out both befare and arter the infection of
tha matarials, ptants or seads by the ungl.

The fungicidal compositions ganerally comprise bebween 8.1 and 95%, prefarably
hetween 0.5 and 30%. by weight of aolive compound.

When employad in plant protection, the amounts applied are, depending on the kind of
effact degired, between 0.01 and 2.0 kg of aclive compound per ha,

I sead treatrment, amoynts of active compound of (.00 to 0.1 g, preflerabiy 0.01 o
0.05 g, per kilogram of seed are generally necessary,
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Whan psad in the proteciion of materials or stored products, the amount of active coi-
pound applied Jepends on the kind of application area and on the desinred effect.
Amounts cusiomarily applied in the prodection of materials are, for exemple, 0001 g to
2 kg, preferably 0,005 g to 1 kg, of active compound per cuble meter of trealed mate-
riai.

The cornpounds | ¢an be earverled to the customary formulations, fof example solu-
tions, amulsions, suspensions, dusts, powtders, pasies and granules. The applicaticn
form depends on the partlcular intfended use; it should in any casa ensure a fine and
uniform disirbution of de compound according to the invention,

The fonmulations ane prepared in a Known manner, for example by extending the active
compound with sotvents and/or carriens, if desired uging emulsiliors and dlspersants.
Solvents/auxiliaries which ars suitable are essentially:

- water, aromalfe solvents (for example Solvesse producta, xylene), parafing
{for example minaral oil fractions), alcoholz {for example methangl, butanal,
penlangl, bengyl alcehol), katznes {for example cyclohexanone, gamma-
butyrelactone}, pyrrolidonas (NMP, NOP ), acalales (glyonl diacelate), niyeole,
fafty acid dimethylamides, fatly aclds ana fatty acid esters. n principla, sol-
vent mixtures may also be used,

= <&arriers such 53 ground natural minerals (for example kaofins, clays, talz,
chalk) and ground synthetic minerzals (for exampis highly disperse silica, sifl-
cates); smulsiflers such ag nanionic and anignic emulsifiers (for example
polyoxyathylena falty aleohol glhers, alkysulfonales and andsulforates) and
dispersamts such as lignosuifite wasle liquors and meth vicelfulosz.

Syitable sufactams are alkal metal, alkaline ¢arth metal and ammoniuenm saks of
ignosuffanic acid, naphthalenesulfonlc acid, phenclsulfonic acla,
dibuiyinaphthalenesulionic atid, 2kylandsulionstes, alkyl sulfates, afkylsulfonales, fatty
alcohel suliates, fatty acids and sulfated fatfy aloohol glyeal ethers, furthemmore
condensatas of sulfoneted naphthelene and naphthalane derivatives with
fornaldehyde, condensates of naphthalane or of naphthalenesuifonic acld with phenol
and formaldehyde, polyoxyethylene oclylphanyl ether, ethoxylated isvactyishenal,
ectylphenol, honylphenol, alicylpheny! polyglycal ethers, tributyiphenyl polyglyool ether,
trigtearylphenyl polyglycol sther, alkylary] pohyether aicohols, aloohol and fatty
aleoholiethylane oxide condensates, sthaxylated castor olf, palyaxyathylens alkyl
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ethers, ethoxylated polyoxypropylens, lauryl alcohol polyghycol ether acetal, sarbitcl
estars, lignosulfita wasle liquars =nd methyfeeliuloss,

Subatances which are suitabis for the preparation of directly sprayable solutions,
sthuisions, pastes or oll cispersions are minaral vil fractions of medium to high balling
point, such as kerosene or diesel oif, furthermone coai tzr ofls and cils of vegetable or
animal origin, aliphatie, cyclic and aromatic: hydrocarbons, for example toluene, Xylene,
paratfin, letrabydranaphthalens, alkylated naphihalenes of their derivalives, methanol,
eihano!, propanal, butancl, cyclohexanal, gyelohexanone, iscphorone, atrongly polar
solvants, for example dimethyl sulfoxida, N-mathylpyrrallidone and water.

Fowders, materials for spreading and duslable products can be prapared by mixing or
concamitantdy grinding the active substances with A solid carier,

Granules, for example cozated granuies, impregnated granulag and hoMmegeneoys
pranuies, £an ba preparad by binding the active compounds o solid cariers. Examples
of solid camers are mineral aanhs such as silica gels, sillcedss, tale, Kaolin, attaclay,
limestone, lime, chalk, bole, loess, day, dolomite, dialomacacus earth, calcium sulfale,
magnesium sulfate, magnesium exide, ground synihetic materals, fertilizers, such as,
tor exampile, amrnonium suffate, ammonium phosphate, ammonium nitrate, ureas, and
preducis of vegetable origin, such as cereal mesl, ree bark meal, wood meal and nut-
shall meal, cellulase powders and other solid camiors.

- In genaral, tha formulations comprise from (.01 to 95% by weigit, prefarably fram 0.1

10 B0% by weight, of the aclive compounds. The aclive compeunds are emplayed ina
purity of frorn B0% 1o 100%, preferably 96% t© 100% (according to NMR spectrum),

The foliowing are examples of formulations: 1. Products for dilution with water
A} Water-solubie cancantrates (SL)

10 parts by waight af a compound according lo tha inventlon are dissolved In
water of in & water-soluble solvent. As an alternative, wetiers or plher audiiaries
are added. The aclive compaund dissolves upon dilution with watar,

B) Dispersible concentrates {DC)
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D)

E)

Fl

Q)

42

20 parts by welght of 2 eompound ascording to the invention are dissglved in
cyciphexangne with addition of a dispersant, for example polyvinylpyrrolidons.
Dilution willy water gives a dispersion, : :

Emulsifiable concantrates (EC)
15 parts by walght of a compound according 10 the invenlion arg dissolved in

xylene with addition of ¢alcium dodegyibanzenssulfonate and castor ofl ethasxy-
Iate {in each ¢ase 5% strength). Dllution with water glves an emulsian.

Emutslons (EW, EQ)

AT parts by weight of a comnpound ageording to the venhtion ane dissolvad in

~ Higne with additicn of calcium dodecylbenzanesulfonate and castor oil ethoxylate

(in each caza 5% strength}, This mixiure is introduced info waber by maans of an
emulsifler {Liltratursax) and mada into 8 hamogenaous emulsion, Difution with
water glves an emulsion.

Suspensions {8C, QD)

In BN agitated bail mil, 20 pars by weight of a compound according fo the inven-
lion are comminuted with addition of Jispersants, wetters and water a1 an organic
sclvant to give a fine active compound suspension, Dilvtlen with water gives a
stable sugpension of the active compoung,

Water-dispersible granules and water-soluble granules (WG, 86)

50 patts by weight of a compound according to the Invention are' giound finely
with addition of dispersants and watlers and made inlo water-dispersible ar
water-salUtle granules by means of kechnical Appliancas {for example extrusion,
spray tower, fluldizad bed). Dition with water gives a sfable dispersion or solu-
fian of the acfive compound,

Water-fispersible powders and water-soluble powders (WR, 5P
75 parts by weight of a compound a&2arding to the invention are ground in 2
rotor=atalor mill with addition of dispersants, wetters and sflfica gel. Dilutian with

watar givas a slable dispersion or solutinn of the actlve compound.

Products to be applied undihuted
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H] Dusts ()

8 parts hy weight of 2 compound eccending to Lhe invention ana ground finely and
mixed Intimateny with 85% of finely divided kaalin, This gives a dustable pmduet.

h  CGranules {GR, FG, GG, MG}

0.5 part by walght of a compound acsording o tha invention is ground finely and
associaled with 95.5% carriers. Custornary matheds are extrusion, spray-drying
or the fluidized bed. This gives grarules to be applisd undiluted.

Jl ULV splutlons (UL}

10 parts by weighl of 2 compound apconding o the invenlion are dissolved in an
organts solvenl, for axarmple xdsne, This gives a product to be applied undihted.

The active compounds ¢an be used as such, in the form of their formulations or of the
application forme prepanad thevefrom, e.g. in tha form of dirsctly spravable solulions,
powders, suapansiane g dispereions, emulsions. oll dispersions, pasies, dustable
products, preparations for broadcasting or granutes, by spraying, atormizing, dusting,
broadcasling ar watading. The application forms depand entirgly on the intended usas;
thay should always ansure the linest passible dispersien of the active compdunds
according to tha ihventian,

Aguecus application forms can be praparad from ermulsiflable concenlrates, pastes ar
welinble powdars (spray powders, ol dispersions) by addition of water, To prepare
emuiaions, pastes or cll disparsions, the substantes can ba homogenized in walter, as
such or dissolvad in an oil or solvent, by meana of wetting agents, tackiflers, dispars.
ants or emulsifiers. However, it 1s also possible to prepare concentrales ormprising
active substance, wetting agent, tachifier, dispersant or emulsifier and possibly solvent
or oll witich are suitable for dllulion with water.

The concantrations of active compeund in tha ready-for-use preparations can be varied
wilhint retaliviely wide ranges. In general, they ars hetween 0.0001 and 10%, prefaratily
between Q.01 and 1%. '

The acfive compournds can 350 be usad with great succass in the ulira-low voiume
{LLV) prooess. it being poasible to apply formelations with tiore than 85% by weight of
active compaound or even the active compound without additives.
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Oils of various types, wetting agents, adjuvants, hemlcldes, ungicides, other pesticides
and bagtericides can be added ip the astive tonpounds, if need be also not und
Immadiately befora use {tank mix}. These agents can be added to the preparations

.actording to the invention |n & weight ratio of 1:10 5 1001,

The preparatons according to the iwvention can, in the application form as fungicides,
also be present tagether with other active compounds, e.9. with herbicides, insacti-
cides, growth regulatars, fungicides or also with fertilizers. On mixing the compounds |
ot the preparations comprizing them in the application fonm as funglaides with other
fungleldes, in many cases an expansion of the fungicidal spectrum of acivly is
obtainad,

Thae following list of fungicides, with which the eampounds accoming to the Invention
pan be used in conjunctlon, is intended to illustrate the possible combinations but dosa
not [lmit tham:

. aoylalanines, such as benalaxyl, metalaxyt, cfurace or oxadig,

= aming desivatives, such as aldimorph, dodine, dodemorph, fenpropimergh, fan-
propidin, guazaline, iminactadine, spiroxamine or tridernorph,

- aniiinopyrmidine, such as pyrimethanil, mepanipyrim or ayprodingl,

»  antbiolics, such as cyclohaximide, gasecfulvin, kasugamyeln, natarmycin, poly-
owin or streptomysin,

o argjes, Euch as bitertand, bromoponazale, cyproconazole, difenaconazole, dini-
trozohazole, epoxioonazole, fenbuconazole, fluguinconazole, flusilaznle, fufriafol,
hexagonazale, imazalil, mateonazele, myclobutanil, penconazole, propiconazole,
prochleraz, prothinconezole, tebuponazale, triadimefon, iriadimenol, triflurmizole
or iftlconazols,

- dicartoximicies, such as iprodione, myclozolfin, procymidone or vinciezotin,

. dithiocarkamabes, such as ferbam, nabam, maneb, mancozehb, metam, metiram,
propineb, polycarbamata, thiram, Zrem or zingh,
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e heterocydlic compounds, such ag anilazine, benomyl, boscalid, carbendezim,
carboxin, exysamoxin, cyazofamid, dazomet. dithianon, lamoxadone, fenamido-
ne, ferarimal, fubaridazole, flutnland, furametpyr, isopruthiolana, mepron,
nuatirmal, probenazole, proquinazid, pyritensk, pyroquilon, guinexyfen, slithiofam,
thiabendazale, thiflyzamide, thiophanale-meéyl, Fadinil, tricyclazole or ifarine,

. oopper fungitides, such as Bordeaux mixlure, copper acetate, copper oxychloride
or basic copper suliate,

5 ritrophanyl derivatives, such as hinapacnd, dinocap. dinobuton or nitraphthal-
{sopropyl,

v phenyipyrroles, suzh as fenpiclonil or ludioxonil,
. sulfur,

+  otherfungicides, such as acibenzolar-S-methyl, benthiavelicarh, carpropamid.
chicrothaloni, eyflufaharnid, cymoxanil, dazomet, diclomezing, dlclorymet,
diethofencarb, edifenphos, ethaboxam, fenhexamid, fentin aceiate, fanoxanil,
fermzong, fluazinam, fusetyl, fosetyl-aluminum, Iprovalicarh, hexachiorobenzens,
metrafanons, pahcyciron, propamaocarb, phthalide, tolcicfos-methyl, quintozena
o Zoxamide,

» strobiliwing, such as azoxystrobin, dimaxysrobin, lucxastrobin, krezoxim-mathyl.
meforminostrobin, orysastrabin, picoxystrobin, pyraciostrobin or trifioxystrobin,

o sulfenic ecid denivalives, such as captafol, captan, dichiafluanid, folpet or
bolyifluanid,

+ . aonamidas and anslogous compounds, such a8 dimethomonsh, flumetover ar
flumorph.

Syntheaiz examples

Exampla 1: Synthesls of (S)-d-chioro-8-(2, 2,2-4rfluro-1-meihyiethylamino)-5-{2.4,6-
trifusraphenylpyrimidine-2-thiscarbatmide
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At room lemperature, hydrogen suffide was introducad fer & minutas inde a solution of
0.5 g {1.35 mmol) of {(8)-4-chloro-8-(2,2, 2-trlifucro-1-methylathylarnine)-5-42 4,6~
triflusrophanyl ipyrimidine-2-carbonibrile, prepared according te WO 03/043993, |n

5  0.18 g of triathylamine and € mi of N-methylpyrolidone. Afler the reaction hatl ended,
20 mi of water were added, the mixture was neutralizad with acetic acid and extractad
with methyl tert-butyl ether and the ommanic phase was washed with water, drled over
magnes/um sulfate and concentratad.
Yield: 0.44 g (81% of theory)

0 M.p.: 101-1D3°C

Example 2: Synthesig of 4-sec-butylamino-6-chlor-5-{2-chioro-8-fluoraphenyl)-
pyrimidine-2-thlocarbamide

/(N“' O Lﬁ'%r

N
,J‘\ o F SﬁJI\ 2 F
NS N TGl N TG
N

12 Al room temperature, hydrogen sulfida was intreduced Tor & minutes into a solution of

1.9 g (2.8 mmaol) of 4-se¢-butylamine-8-ohloro-5-{2-chipro-&-flugropheny?) pyrimiding-2-

carbanitrite in 0.36 g of tiethylamine and 12 mil of N-meihyipyrrelidona. Afler the reac-

tion had endad, 20 ml of water were addad, Ihe mixture was naLtralized with acelic

acid and extracted with methyl tart-butyl ether and Lhe organic phase was washad with
20  water, dried over mannesium sulfate and ooncentrated.

Yield: 0,97 g (53% of theory)

M.p.: 147-150°C

The compounds lsted in the table below were synthesized analogousity ta the prose-
2% dures given above.
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Examples of the action againsl harmful fungl

The fungicidal action of the eompeunds of tha formula | was demonstrated by the fol-
Iowing experiments:

The aclive compounds were prapared separately 2= a stock solubian with 0.25% by
weight of active compaund in acetone or DMSO. 1% by weighl of the emylsitier Unipercl®
EL {waiting agent having emulsifying and disparsing action bazed on ethmatated alkyl-
phenols) was added 16 this solulion. The stock solutions of the active compouncds were
diluted with water In the desirad corcentralion.

- lisa examples

1)  Activily against gray mold on bell peppser leaves caused by Bofndis oheres, protec-
tive application

Eell pepper seedlings of the cullvar "Meusiedler (de&l Elile" wera, after 4 - 5 leaves were
well developed, sprayed o unoff point with an aquesus suspension having a concentra-
fion of aclive compound of 250 ppm, The next day, the weated plants were inocukated witl
spole suspension of Botndis cinenes, this contzined 1.7 % 10F sponesfml in o 2%
gtrength aquaous biomak solulion. The iast plants were then placad In a climate-chamber

al 22-24°C and high atrnospheric humidity. After 5 days, the extent of the fungsf infeclion
on the |lzaves was detarmined visually in %.

In this test, the plants which had been Ireaied with compounds -2, -3, K, 5, i-7, -8, 10
and |-11 wara net infectad, whergas the untreated plants wers 80% infecied.

2)  Actlvity against mildew on cucumber leaves causad by Spfreerothace fuligines, pro-
tertive applicalion

The leaves of potted cucumber seediings of the cuttivar *Chinese snake” were, at the
cutyledon stage, spraved ta runoff point with an aqueous suapension having 8 contentra-
tion of active compound of 250 ppm. 20 hours after the spray coating had dried, the plants
were inoculated with an agueous spore suspansion of mildew of sucurnber {Sphaern-
theta fuligings). The plants were then oultivated in a greenhouse at 20~24°C and 60-80%
ralativa atimespharc humidity tor 7 days. The exdent of the mildow development was then
delermined visually in % Infection of the colyladon areg,
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In this test, the plants which had been ireated with compounds -2 |-3, |-4, 15, iB, =7, I8,
=2, =10 and =11 showed nn infection or infection of l2ss than 10%, whenoas the yrtreated
plants wang 100% infeciad,

3)  Activily against early blight of tornatoes caused by Attsmaria sodans

Leaves of potted plants of the cuttivar "Goldena Prinzessin® wera gptayed to runoff point
wilh an aquaous suspension having an activa compound concentration of 250 ppm. The
next day, the leaves wers infected with an agueous spore suspension of Alflemania solan]
ity & 2% biomait solution having a density of §.17 x 10° spores/ml. The plants wene then
nlaged in a watervapor-saturated charber at 20 - 22°C. After 5 days, the eanly blight on
the urtrestad, bul infacted contral plants had developed 1 such an extanl that the infac-
tion could be determmined visually in %o,

In thig est. the plants which had been freated with compounds [-13, 1-14, 113, =18,
[-17 ang i=19 had an infection of €5%, whife the untreatad plants weng 808 infechad,

4]  Activily against net blolch of barkey caused by Fyrenophars leres

' Leaves of pot-grown barey seedlings of tha cultiver "Hanna" were sprayed to nunolf

point with an aqueous suspensian having an active compound concentration of

250 pprm. 24 haours after the spray coating had dried on, tha test planis wers Ihocuigted
wilh an aqueous suspension of spores of Pyrencphora [syn. Orechsiera) lerss, the
causative agent of net blotch, The test plants were subsequently placed in a
graenfouss al temperalures of betwaan 20 and 24°C and a relative atmospheric
humldity of 95 to 100%. After & days, tha extent of development of the diseasa was
detenninad visually In % of infection of the total Ieaf araa.

In this test, the plants realed with compounds I-13, 1-14, =15, |-18, F17 and 1-19 had an
infection of 10%., while the uptreatad pianis weng BOY infacted,

7L
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We claim:

1. A 2-substituted pyimidine of the Jormula |

L-"I
M

H-I .r"!"\N J\HS

i
in which {he index and the subslitvents are gs daffned below:

n isaninleger from 1 i 5;

L iz halsgen, cyano, cyanato {OCN), Cr-Cs-atkyl, Ca-Ca-alkanyl, Co-Cs-
alkynyl, Cy=Ce-alkony, Go-Cy-alkyanyloxy, CrCoalkymyluxy, Ci-Ce-
cycioalkyl, Ce-Cetycioalkenyl, Cy-Cotycloalkyioay, CCecvcloalkenyloxy,
nitrg, -Ci=0D3A, ~GEOMD-A, C{=0J-N{ANA, CLA =N-OA}, NUA A, NA'-
C(=0pA, N(A"-C{=0)-NA, S(=0)-A, 5(=20)n0-A or B{=Cn-N{A'}A,

m Is0, 10r2;

A NN independently of one ancther are hydrogen, C.-Ce-alky, C-Ca-
alkenyl. CrCe-alkynyl, Caly-cycloaliyl, Cy-Ca-cycloalkemnyl,
phenyl, whera the organit radicals may be paially or fully
halogenated or may be substituted by nitro, cyanato, cyano or
C.-Coalkaxy; or A and A' logether with the atomsa to which they
ara atlachad are a five- or six-membered saturated, partially
unsaturated or apomatic heterocycle which contains one i four
hetercatoms from the group consisting of 8, N and S;

whera the afiphatic groups of the radical defnitions of L for their part may
be partially or fully halegenated ar may camy one to faur groups R

R is gyano, Gy-Ce-alittxy, Cy-Csoyeinaliy, Ci-Cy-alkenyloxy, CrC,-
alikynyloxy, C,-Ce-cycloalkeny!, ;-Ce-Cyolnalkylony, Ci-Co
oyclnalkanylony, -Ci{=0)-4, -C{=01-0-A,

-C{=0TNIANA, CIAN=N-0A), N[ATA, NIA)-G{=ORA, NA"HG(=0)
NIA'MS, B{=0-A, F(=0)r0-A oF S{=0),-N{AA;
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R, R independently of one ancther are C,-Og-aliedl, C-Cy-allkenyl, CpCy-

Hll

alkynyl, Ce=-Crcycloalkyl, Ci-Ca-halocyoloalkyl, whete the aliphatlc
grovps of the radical definitions of B! and R2 may for their part be par-
tially or fully halagenaled ar may sarmy one o four groups R

R’ is oyann, Cy-Crcycloathyl, C-Ta-tycloatkenyl, fydroxyl, G-Ca-8ilkoxy,
C-Ca-alkanylony, CrCe-alkynyloxy, Ce=Ca-cycloaltoxy, C.-Cy-
cycioalkenyloxy, CoCe-alkylthio, -C{=0%mAa, -C=0)-0-A. -C{=0)-N{A')A,
G{AYEN-0AY NIAWA, N{AWC{=0)-A, N(A"C{=0r-N(ANA, B{=0)rA,
S(=0l,-G-A or S(=0}-N(A)A or phenyf, whete the phonyl meisty may
cary one tn three radicals selected from the greup consisting of halogen,
C;-Ceralkyl, Ga-Cr-alkanyl, Cy-Ge-alkyryl, C,-Co-cyvivakyl, Gr-Ce-
haioganalkyl, Gi-Cy-alkoxy, cyano, nitm, =C{=0)-4, -C(=0)0-A, -C{=0]-
N{ATJA, CFATY=N-DA), NEAIA;

R? may additionally be hydrogen;

R' and R rnay also, togethar with the nilrogen atem o which they are
attached, forn a saturated or unsaturated five- ar gix-membaned fing
which may be interrupted by an ether {~0-), carbor (C=0-), thia
(=53], sulfoxyl (—S[=0]-] or sulfenyl {-S0.~} or a further amino
_{-N{R®) group where R Is hydrogen ar C;-C; alkyl and/ar may can-
{ain one or mere subetituents Tnom the group eonsisting of halogen,
Cy~Ce-ailkyl, Ci-Co-halaalkyl and oxy-C.-Cxralkylenoxy;

is hialogen, cyang, C,-Cy-aliyl, Go-C,-alkanyl, Cp-C,-alkynyl, Ca-
Cocycloalkyl, Ci-C-alkaxy, Cy Coalkenylony, C-Cymalkyrtyloxy, C.-Cr
alkyithio, gi-{C~C-alkyaminog or £-Ce-alkylaming, where tha alkyl, slkenyl
and aticynyl radlcals of R* inay be substituted by halogen, cyano, nitrm, Gy-
Ca-atenxy or C,-Cy-alkonyoarionyl,

corresponds lo one of the formulae

Z RS -
Y )l
~N. W]

X

iy

R® Ea

whare




PF 54729
56
% is adirect bond, -({C=0), AC=03-NH, -(C=030-, -0-_-NR®, whers
tha molecule moiety o the left In each case is altached to the nitro-

gen atoty;

R* i hydrogen, meihyl. benz, sifivoromethy?, aliyl, prepargyl or meth-
Ouyrmathyl;

R is hydrogan, Co-Ce-akyl, Ca-Cytllymiyt;
10

R is hydrogen, methy! or C,-Ce-acyl and
2 g5 orNRY

15 where tha aliphatic groups of the radical definftions of R”, R” andfor R® for their
parl may carry ona or fwo groups R*:

R* ishalagen, OR®, NMR?, G.-Cy-alkyf, Ci-Coalkoxycarbony, C.-Cy-acyl-
' amino, [1,3dicxolane-Cy-Ca-aliod, [1,3]dioxane-Cy-C,-alig, where
20

[R" s hydrogen, methyl, allyl or propargyl.

2. AZ2-subsfituted pyrimidine as claimed in claim 1, where R is chlarine, cyana,
methyl or methoxy. -
25

3. A 2-aubstituted pyrimidine as claimed in claim 1, whera R? is hydrogen and R" s
hydrogan, G:-Ce-alkyl or C-Cy-alkenyl,

4. A Z-subsfituted pyrimidine as claimed in any of caims 110 3, in whioh the phetyl
a0 group substituted by [y is the group B

where £ j¢ the point of attachment [n the pyrimidine akelaton and

L' s fluonne, chiarine, GHa or CFy:
35 L2 L*independantly of ona anather ane hydrogen, CHs or fluorine;
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L  is hydrogen, Auorine, ohlorine, 2yano, CH,. SCHy, OCH,, S0,CH;, NH-
Ct=CHCHy, N(CH)-C{=01CH, or COOCHs and
L% s hydrogen, fluerine, chiorine or GHy.

5 5 A grocess for preparing 2-substituted pyrimidines of the formula | as ofaimed in
tiairn 1, where R* is a thigamide, which comprises reacting 8 compeund of the

farmula 1
R*«.N,R
A 5.
Il
s OWOR
i3 \‘o
Q
g in which the substituents L, ', R% and R* are as defined in claim 1 and R' I8 an

unsubsbtuted or substinted C.-C.-alkyl radieal or an unsubstituted or subsatituted
pheryl radical with an alkaii meta! cyanide, afkaline eadh metal cyanids or lin

cyanide of the formula (IN) and then reacting the resulting compound 1V
RN
M
/J’\ it |
Nf:.- N R 1Y
15 with hydrogen sulfide to give 1A

1 2

R‘HN;H e
'1"]‘*- i

8 N Rl A
NH,

6.  Aprocess for preparing compounds of the formula IC, whare the substituents L,
R, R%, RY, R® and R® are as defined in claim 1

20 1
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starting from nitile IV by reaction with marcaptans of the formulz R*SH under
acidic conditions and fusthar reaction of the dithiocarbouylic ester of the formuia
Y1l which is obfained, with azldes of the formula R'N,.

A compeound of the formula VIl

Wil

where the substiluents R', R%, R®, R® and L, hava the meaning in claim 1.

A compasition suitable for conbelling hammful fungl, which composition comprizes
a solid or liquid carrer and a compound of the formula | &2 claimed in claim 1.

A mathod for controliing phybopathtgenic harmful fungi, which comprises treating
the junpi or the materials, ptants, the soll or the seeds 10 be protected againat

fungal attack with an effective amount of a campound of the furmula [ as clalmad
in claim 1,
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2-5ubstituted myrimidines
Abstracl

The invention ralstes to 2-subsiituted pyrimidines of the formula |

1 2
R~ N.H =
Lr-
"ﬁ 5
R N R |

in which the indax n and thesa subsiituants R', R? and R® are as defined in the descrip-
tien and R! i= a5 defined below:

R' comesponds o one of the formulag

Siq RS
N ¥
H . R’ H'Ra

wherg

R" is hydrogen, C=-Cyealkyl, CCy-alkenyl, Cx-Ca-alkynyl, Co-{e-
evigioalky! or C-Cy-alkoxy and

R®  is hydrogen, C-Cy-alkyl, Cy-Cgraltkenyl, Co-Cr-aliomyl, ©,-C.a-alkyioxy-
Cy-Co-alkyl, phenyl-C,-Crallyl o phenyloxy-Cy-Ce-alkyl,

to processes for preparing these compeunds, to compasitions camprising these com-
pourds and to their use &5 pesticidas.

T
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Pirimicinas 2-sLslituidas
Dasoripcion

La pregente Invancidn za refiere 3 pinmidings 2-sustituidas de la féomula |,

R"‘-u. fR

Beod

en la que el indice y 108 sustituyentes Trnen ios significados siguientes:
n &% un numero enterd de 1a 5,

L  significa haldgeno, dano, canato (OCM), -alguilo G-C;, alquenilo Co-Cy,
alguinilo Ca-Cy, alooxi G-y, alqueniloxi C;-5,, alguiniloxd ©-C,
cicloalquile C.-Cy, cicioalgquenilo &4-Gy, cleloalguilosl Cy-Cy, cicloalqueniloxi
Ca-Cy, nitre, «C{=0)-A, -C{=040nA, «C{=O-NIAA, CLRX=N-DA), N{ANA,
MEARC(=0)-A, N(A"FC{=01=N[A1A. S(=0),-8, H{=040-A a §{=0),-
N{ATA, |

m 0,1a2;
A ALA"  significan, independientetnente, hidrbgeno, alguita C4-C..

atnuenilo C;-Cy. alquinils Ca-Cy. cicloalquilo C,-Cy, cigloslquaniio S;-

Ca, lenilo, cuyos radlealeés organicos puadan estar parclal a




10

12

20

23

AC

PF 54728

completomante halngenados o sustiuidos por nitne, clanals, ciang ©
Ch-Cy-alcoxi; o A v A' pueden formar junte con los dlomos a los que
estan ligados un heterogiclo de ¢inco a saiz miembros saturada, no
salurade u aroméaticn, que contiene und a cuatry heleroatomaos del

grupo O_N o 5;

pudiends los grupas glif&ticos de las demas definiciones de L estar parctal

0 complelamente halogenados o llevar uno a cuatne grupos R

RY significa ¢iano, aleoxi G -C;, cicloalquilo C4-Ce, alquenilaxi C,-C,,
alquiniloxi C,-Cy, citloalguenilo $4+-Cy, cicloalguiloxd Cy-C,.
ciclkealqueniloxi CeCy, -C{=0}-A, -Ci=0)%0-A. -C{=0)-N{A")A,
CIAH=N-OA}, N{ANA, N{AY-C(=0)-A, A" -C{=0)-N[A"A, ${=0D}A,
S{=0},-0-A 0 S{=0)-NIA)A;

R! R? sigrifican, ndependigntamente, alquilo Cy-Cy, alquenllo C;-Cs.
aluinilo Cp-Cy, cicinaiguilo Gy-Gy, halkdgenoaicloalquile Cx-Cs, pudiendo los
prupos alifativos de las definiciones da los radicales R y R? o su parte gs-

tar parcial o completaments halogenddas o lisvar uno a cuatkd grupes R

R’ eciano, cicloalquilo C,-Cg, &iclpalquenilo ©,-Ce, hidroxi, alcoxi C;-Cye,
alquenilox C;-Cy, afquiniloxi C;-Cy, cicloalgquilasd Cy-Cecicloalquatilodd, Co-
Cq, aiquittio &.-Cy, -C(=Q}-A, -C(=0)-0-A, -C{=CH-M{A"A, C{AY=N-OA},
NUAYA, NARC{=0)-A, N(A"C=ORNIANA, S{=0)p-A, S{=0}0-AD

S5(=0),MA"A a fanile, pudiendo la parte de fenilo levar uno a tres radica-
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les salecrionades del grupo: haldgend. algwto C s, alquenilo C,-C,
alquinilo Cg-Ce, Cicloalquile Cy-Cp. hatdgenoalquile Cy-Cy, aloaxi Cy-C;, le-

n&, nitro, -C{(=D)A, -C{=0-0-A, -C(=0)-N{A WA, CIAH=N-0A), N(AA;
5 R’ pusde sfgnificar adigionaiments higragenc;

R'yR*  puedsn formar junie con al Stomo de nittagenc al que estin ligados
. un anlflo saturade ¢ no safurada de tingg O seis miemios, que puede es-
tar inkerrumpido por un grupa éter—{-O-1, carbanllc —{C=0), thio - (=5,
1O sulfigxile ~(—8[=01-] & sutfenilo {-5GC; -) & un grupo amino -{-NiR"} adicio-
nal, donde R es hidrégeno o alquilo C,-Cs, o contener uRd o varios susti-
tuyantes dal grupe; haldgeno, ainuilo C-Cihatbgenaaiquile C,-Cg- v oxi-

8 |qun&nﬂx‘ C'I ‘cu .

15 RY  ms halhgens, ciane, alquile C.-Cy, alguenilo Cy-C,y, alquinilo 35,
cicloalquilo Cs-C,.. altoxi £1-2y, alqueniloxi G.-Cy, alquinilox] S;-Cy, alguitic
C+-Ce, di-{ alguil G;-Cp-)aminu o aluilaming C,-C,. pudlende los radicalas
alquilo, alqueniln y alquinilo de R* estar sustituidos por halégeno, clana, nl-

o, alcoxi Cy=C; o alcowicarbanilo C,-C,;

20
R* comesponds a una de las formulas
Zﬁh__.-“' Hh-ﬁ L
| ki
H N,
|=I x
R R

£n dende
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£ Un Bhlace directo, 4S=0), -{C=0)-NH, -{L=0}-0, -O. -NR®,
estandd cada vez la parle izguienda de la molécula igada con el ato-

ma de nitrbgency;

es hidrdgens, metilo, bencilo, titluoromelfo, alio, propargilo o melo-

ximelilo;
g5 hidndgeno, alquilo C-Ce. alguiniin CGCy;
rs Rldrogeno, matilo a acile C.-C,

significa § o NR;

pudlends los grupos alifaticos de las definiciones da lus radicales R*, R" o

R* a yu vez [levar une o dos grupos R™:

Rﬁ'

R!-

signiffca haldgeno, ORY, NHR®, alquiln £4-C,, alcaxigarbonila C-C, -,
acilamino G,-C., [1,3ldicxelano -alguila-C.-C,, [1,3]dinxang -alquilo-

C-Cy, significande

hidrogena, metifo, alilo o propangilo.
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Ademias, la invencidn se refiere a un procedimienta par & la obtencidn de /stoe com-
puestos. a proguctos gue Jos cordiendn, asi como al use de los mismos para combatir

hengos fitopatdtencs.

De la WO-A 01/56314 se conocen pidmidinas fungicldas, que en la posicién 2 llevan
un &ustituyante, Ademas, se conoean de la W-A 03/43883 pirimidinas fungicidas, que

&n la posicidn 2 evan, por ejample, un radical amido.

Paro la apcidn de las pidmidanas arrba manclonadas no es safigfactaria en muchns

casos. Por tanto, 12 presente Invensian tuvo por obiets hallar compuesios con eficien-

Cia mejorada.

Se ungontratron, aharas (a2 pirimidinas de la fonmula | definidas al comienzo. Ademas,
se encontrd un procadimiento para =u oblencidn, asi coma productos qua [os contlés

fien para combabr hengos nocivos.

Los compuestas | pueden ser preparados medianie diferentas medodos.

Por ajemplo, se puede partir de sullonas de la firnula |, cuya obiengion se decribe en
detalle en la WO-A Q2074753 o la DE 10156279.9 y donde R significa un radical al-
quilo eon 1 & 6 dlomos de carbono, eventualmente susttuido o un radical fenilo evan-
tuaimenle sustitufdo. Transformando las sulfonas |l con clsnuros metalicos Nl (Me*CN')
Sg gEN\ran lus.l aitnilos Y. Bajo cianuros ds metal se entiendsn wn primera linea tog

cianuros alealings a alcafinotérress o tamnbi€n vlanurs covalentes, comn p.gj. Gianum

de estafo
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£l intercambio det gnipo sulfona por & grupo nitrilo se efectda mediante los métodos
conocidos de la literatura, come por gjermplo, aquellos descritos en la WO-A

03043093

La sintesis ulterdor puede efectuarse o como estd representado en el asquema 1:

1 2
FZ“»-.N.FF.2 . RH[‘IJ-R J‘EL
fla;\ /UL" HyS . |~1 N g
,ﬁi‘ l —_— - SV\ - o T |
M
F-Y

i |
o | ) RAX! Base
Bage _™ N R

10 Elsompuesto nitrle iV pueds ser linlizado con sulfiro de hidrogene bajo candlcionas
prefereniernente acidas, dando la fiarnida 1A, La tidlizis se efeclia bajo las condiciones
de la rsacoion de Pimmer ( ver Efernplos de obtenclén). La alquilacion con R®-X, te-
niendo RPlos significados arriba indicados ¥ representando X un grupa disociable, co-

me p.ef. un haluro, sulfato o sulfonaty, proporciona compuesto de tipa 1B, Una segun-

r:ll'i\
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da etapa de alquilacion con R*-¥, donde R® significa. por ejE;'nplt:u. alguito C:-Ce y X
representa LUa grupa disgolable, tal como halune, suflato o sulfonalo, proporcicna cam-
puesto de lipo tC. Las dos alquilaciones ariba mendionadas puaden ser realizadas
tambidn coh sales de Meerwein de la farmula: (R, 0BF., ah analogia 2 las prescidp-
5 ciones indicadas en Synth. Commun,, 1983, 13, 8. 783 o Healy. Chim.Acta, 1986, ¢9,

p. 1224,

Los compuesta segun la imvencién IC', donde R significa un sustiuyente alsoxi Cy-Cs,
g6 pueden préparar en la forma representada en al esquama 2.

10

Esquema 2:

R LRY

o

ﬂ&[ L alooxi-MH, | s fiL,
" N R®

H- N° R
M .
N H™  alguxi
R‘\ i ,..-" Fhh H"'
reactiva de 1, RU=X
Lawe&aun 2 ha':‘.a
" alcoxi Nealcoxi
o e

Partiandn dei nitrilo IV se racusera con alcoxiaming G,-Cx bajg vondiciones dcidas ef
derivado da acido hidroxamice V. La transformacidn dal compueato de Sona 1D puede
15 realizarsa, por ejermplo, con pentasulfuro fostorica o reaclivo de Lawessan, Por algLi-

lacicn con RE-X, donde R tione los sigaificades anles indicados y X represeats un
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grupe disgciale, como p.ej. halure, sufonale o sulfonatt, se puaden recupenar los cam-

puesios 1G,

Una sintesis aiternativa de 108 sompllesto IC° y 10 die la invencion asta representada

en el esquema 3.

Eaquema 3

F= . . R""u ,
,[Q.;ﬂ-l'" _l\ U reactive de ‘}L
l\ :L N Lewssson [1

R’ base, DCC DYKN R s“tr’l"mf r’
N ™ aleoxi
W™ alcoxi _ H o

p
FE--.,hII o
R-SH IEL
i b
Hﬂl‘s .

laze T: T
e e
RL'S« ~ P 3
‘" N R
alcnxl N““almﬁ
IX Ic

La sintesis de los compuesios IC° ¥ 10 representada an ef esquema 3 parte del éster
de la i&rmula VI La reaccidur de VI con hidroxilaminas dends los acidos hidroxami-
gos V puade ser realizada en la forma descrita en Org.Lett., 2001, Vol 3, p. 1053-56 o
&n J.Org.Cham.. 2000, Vol 85, p. 8415-20, Ls subsiguienie sulfuracion puede ser efiec-
krada en analogia a Aust.J.Cham,, 1988, val. 41, p. 27. Los haleres de iminz de la
férmula IX, donde Hal signfica haligeno v, especiaimante. clora y bromo, pueten ser

preparados en analagia a Synthesis. 1991, Vol B, p. 750-752, En una reacuian de




10

13

20

PF 54728

]
Appel sa preparan, par ejemplo con tetrabromuro de hidebgenn y ilenilfosfina, los
conmespondientes compuestos de bromo. Estos ditimes 58 pueden transformar, final-

menta, ¢on mercapalanng de la formula R'SH y bages an los compuesios IC' segun la

invencidn,.

El radical R¥ {especialmente, alquilo) en ka posicidn 6 en & anilo pinmiding se puede
incorporar par reaccitn bajo caldlisis con melales trangitorios, tales como Ni o Pd . En

algunos cuaps pugde sar apropiada inverlir & orden e incorporar al sustiluyenta R

antes de! sustituverts NR'RZ.

Esquemsa 4:

RHN.-RE ,_/E_L Ex.“,E > L
l"l' Y Ry ﬂRa}F_}{“‘,\M" NJ‘\‘* NP B
R'HS/]MH"' o1 R'- IL T

W vl

Gxida R r’l .

En la firmula (R, X.~M* representa M un ion de metal de a valencia ¥, por ejemply
B. Zn, Mg, Cu 0 Sn, X represanta clono, bromo, yodn o hidrexi, R® significa, preferen-
temente. algquilo C; -5, ¥ w 88 un nitmero enters de 0 a 3. Esla reaccion pueda ser
efectuada, por ejemplo, en analogia A 98 siguientes mélodns: 4. Chem. Soc. Parkin
Trans. 1, 1187 (1884), loc, ¢it. 1, 2345 (1998}, WO-A A9/41255; Aust, J. Ghem., Vol,
43, 733 {1980 1. Crg. Cham., Val, 43, 358 (1976Y; 1. Chem. Suc. Ghem. Cummum.

868 (1078); Tetrahedron Lett., Vol 34, 8267 (1903); loo. cit.. Vol 33, 413 (1552). R’
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significa en [as [omula arriba indicadaz, especialmenle alquila C-C¢ eventualinente

sustifido o fenil eventuaimatts sustituido.

Pirimidinas qua en |a pasicidn 2 llevan un radical R*:

B~ RS
; v
R N

donde R* signifiea alquile, alquenile, alguinie o cicloalqullo, pueden ser preparada, por

ejemplo. también sagun el sigulents método de sintesis

Est:uema B

R "R, L
hg —_— ot _’m N7
/L R'S : Il
2

Ru Hi RJS"‘M#""A\' =
1} Vit

A como esta repragantado en el esquemna 5, se pueden transfomnar los nitrilos Y
antes descritas con mercaptanos R'SH, donde R tiena los significados antes indica-
dos, bajo condrcionas dcfdas (ver Chem.Bar,. 1980, Vol 113, p. T858). En otra reaccién
£oN azidag, se pueds introducir el radical RP-N, donde R® tiene los significadns antes

indlcados {s. Pol.J.Chem., 2001 Vol 75, 3.975-82).
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Esquema 8.
X < Rh. LR o~ 1 3
R-. s N .
.L 2 n RA'DH ,.-J\ e J_ Ll:
N %ﬁ\ P:{ T = Lawessan N R R P
-‘"l‘!\... e — G“:i o N.;: R! 5 "J"'-.. "‘J\- 3
N ONTR THO T ONTOR
H.pN\.Ru N\- ’
30 X HY R E
s
R }Ln
Baze

En al esquema 8 estd represantado un mélodo de sinfesis altemativo d¢ las Curnpues-
to saglm la invencion [C. Partiendo de nitrilos de la farmula IV se recupera en una re-
gecién de Ritter modificada mediante alcoholes de ta férayla R*-0H y anhidrido de
acido Inffluoncaceticn, amidas de la #rmula X (ver. Telrshodron Lent., 1989, Yol 30, P
581-82}. La sulfuragion con reactiva de Lawesson puade ser realizada sagun el mato.
do descritc an J.Labelled Compd.Rad., 1988, Vol 28, p. 3358347, La alguilacién con
R-X, finalments, se ofectia segin 'os metodos conocidos de la literatura | tal y come

se decribe, por gfermpit, en Helerocyoles, 1885, Vol 23, p. 2213-15.

Las indicagiones amiba mencionadas se rafieren, especiaiments, a la obtengién de
compuestos, &n los qué R nepresanta un giupo alguilo . Slempre que R signifique un
grupo tiano o un sustivyente afeoxi, &l radical R? puede ser introduide por raccién

cOn cianwas da netal alcaking o dlen alguholatos de meatal algalino.
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En las daflniciones de los simbolos indicadoz an las tormuls 52 ham usadp lerminos

coleclivos, Que son ganeraiments representativos de las siquientes sustituyentes

halégeno: fligr, tioro, bromo e yodo;

alquile; hidrocarburos saturados, linealss v ramificados con 1 3 4, 60 8 Atomes de
carbono, por elemple, alquila con 1 2 6 ftomas de carobno, como p.gj, metilo, etilo,
propfio, 1-metiletilp, bulilo, 1-melil-prpllo, 2-metilpropilo, 1,1-dimetlelilo, panlito, 1-
matilutile, 2-metibutiio, 3-matibutily, 2,2-di-metilpropite, 1-stipropile, hexilo, 1,1«
dirmetilpropllo, 1,2-gimetilpropilo, 1-mellpentia, 2-metilpactilo, 3-metlpandils, 4-
metiipentile, 1,1-dmetibutlls, 1,2-dimetilbytila, 1.3-dimetilbilc, 2,2-gimatillbutils, 2,3=
dimatilbutilp, 3,3-dimetifbutilo, 1-efilbutilo, 2-stilbutilo, 1,1, 2«trimetilprepilo, 1,2,2-

trimetilpropila, 1-atil-1-metlipropilo y 1-atil-2-metihropile;

haldgenaalquilo: grupos alguilo linegies o ramificados eon 1 @ 6 dtomos de carbong
(como los arriba mencionados), en cuyos grupos (08 slomas da hidrbgene pueden
eslar susfituidos per stomus da halégenn ¢amo los amiba menelonados, p.gj. Cy-C-
haldgannaiqui wie claromeatilo, bromometilo. diclorometils, ticluremstila, fluaromelilo.
difluoratmedila, triffucrometito, clorofluoremetila, dicloroflucremetiio, clorodiffugnromediio,
1-cloroatiln, T-bremoetilo, 1-Auareetllo, 2-flucroailc, 2.2-difluorpetity, 2,2 2-triffuansetilo,
2-cloro-2-fluarsetile, 2-clore-2,2-diflusrdetilo, 2,.2-didoro-2-fluorpetilo, 2,2 2-tricinretila,

pealafirargetil & 1,1.1-tifluoroprap-2-ilc;
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algquenilo: radicales hidrodarburs insaturados, lineales 0 ramificados con2a 40 8

atomos de carbonc y un dohle eniace en una posleidn :aurl:wi‘tr.suri.:-l= p.&j. C,-Cealquenil
coma p.&|. etenilo, 1-propenilo, 2-propeniio, 1-metllethenile, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-
butenile, 1-metii-1 -propanilo, 2-metil-1-propenile, 1-retil-2-propanito, 2-metil-2-
propenilo, 1-pantenilo, 2-pentenils, 3-pentanilo, 4-petkenila, 1-metil-1-butenilo, 2-mell-
1-buteniin, 3-metil-1-bulsnilo, 1-metil-2-butenilo, 2-matil-2-butantle, 3-metjl-2-bytenilo,
1-meli-3-butgnllo, 2-metil-3-butanilo, 3-meti!-3-l:uutenilu-, 1,1-dimetil-2-propenila, 1.2-
dimetil-1-propanile, 1,.2-dimeli-2-propenilo, 1-etil-1propenilo, 1-etfl-2-propanllo, 1«
hexenilo, 2-hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexenlio, 5-hexenilp, 1-melil-1-pentenila, 2-meti-1-
pentenilo, 3-metil-1-pentenilo, 4-melil-1-pantenilo, 1-metil-2-pentenile, 2-metil-2-
pentenilo, 3-meti-2-pentanilo, 4-metil-2-pertanila, 1-metil-3-pertenitu, 2-melil-
Jpententle, 3-matll-3-pentanl, 4=-melil-3-pantenilo, 1-metil-4-pantenllo, 2-meti-4-
penlenilo, 3-metil-4-petitenilo, 4-metil-4-pentenila, 1.1-dimetil-2-butenily, 1,1-dimetil-3-
butenilo, 1.2-dimatil-1-butanilo, 1,2-dimetil-2-butentlo, 1,2-dimetil=3-butenile, 1,3-
dimeti-1 -butenilo, 1 3-dimelil-2-gutenilo, 1, 3-dimedi-3-buteniln, 2 2-dimatjl=3-butenily,
2,3-dimetil-1-butenila, 2 I-imetil-2-buteniln, 2,3-dimetil-3-buteniln, 3,3-dimefil-1-
buienilo, 3, 3-dimaljl-2-butenilo, 1-etll-1=bulenila, 1-etil-2-butanily, 1-atil-3-butenilo, 2-
etil-1-Butenito, 2-elil-3-bubenils, 2-atil-3-butenflo, 1,1,2-trimelil-2-propenilo, 1-etil-1-

metll-2-prapenito, 1-etil-2-matil-1 propenils y 1-etll-2-metil-2-propenils;

aleadienilo: radicalas hidrocarbuwo insaturados, linesles o -ramiﬂeadns cond, 808

&tormos de carbano y dos dobles enlaces en una posiciin arbitraria;

halégenoalgvenilo: radicales hidrocarburo nsaturados, lingales o ramificades ¢on 2 2

b atormes de oarbono y un doble enlace Bn uNA posicion arhifraria {romo loy arriba
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mencicnados), en cuyos gropos los dtomos de hidrégeno pueden estay parcial o com-
ptetamente sustbtuitas por atomos de haldégena como tos amiba mencionados. espe-

ciaiments, fior, cloro y bromg;

alquinilo: grupos hidrocarburo lineales o ramificados con 2 a B dtomos de carbuno y
un tripla anlace en una pokicien arbilraria, p.ej. alquiniio CxCg, como p.aj, etinflo, 1-
propinilo, 2-proginile, 1-bufinile, 2-butivila, 3-butinilo,. 1-metil-2-propinilo, 1-pentinily, 2-
pentinile, 3-pentinllo, 4-pgndinila, 1-metil-2-butiniln, 1-metil3-butinilo, 2-metl-3-bulinilg,
Fmeti=1-butinile, 1,1-timetil-2-prapinlie. 1-etil-2-propinito, 1-hexinilp, 2-hexinilo, 3-
hexinllo, 4-hexinile, J-hexinila, 1-metil-2-pantinifo, 1-metii-3-pentinilo, 1-matil-d-
pentinily, 2-malil-3-pentinilo, 2-metil-d-pentinilo, 3-metit1 -pantinila, 3-metil-4-pentiaila,
A-metil-1 -pentinfe, £-medil-Zpentinila. 1, 1-dimetil-2-butinita, 1, 1-dimetil-3-butinilo. 1,2-
dimetil-3-butinlia, 2, 2-dimetil-3-butinilo, 3,3-timetil-1-butinilo, 1-eti-2-butinilo, 1-eli-3-

butlrila, 2-&tll=3=Eulinile ¥ 1-etl-1-metil-2-propinile;

cicloalguifo: grupos hidrocarburo mono o bicktlicos, saturados oon 3 a 6 miembros

anulares de carbono, p.ej, cicloalquilo Cy-Cy, tomo p.ei. delopropily, ciclobutilo,

ciclopentiln, ciclohexilo;

heteroclclo saturade, parcialments ingaturado o aromatico, que conbiens UnG a cuatro

heterpatomos def grupo: O, N o 3

- heterccicllla de Cince o seis mlembros, qua contieng ein a tres Siomaos de

nilrégeno yip un atomo de oxigeno o de azufre o uno a dus atomes de oxigeno

Yo de agufme, p.ej. 2-betrahidroduranilo, 3-tetrahidrofuranilo, 2-tetrahidrelianilo, 3-
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tetrahidrplieniln, 2-pirrolidinilo, 3-pirralidinila, 3-iscxazaidinilo, 4-:isuxa£ollidinirn, B-
isc'izu.aznﬁdlnil'u. 3-isptiazofidinilo, 4-Isatiazoldinito, S-isotkazalialnito, 3-
pirazolidinile, 4-pirazelidinfle, 5-pirszolidinile, 2-orazolidinile, 4-exazelidinie, 5-
exazalidinio. 2-tiazolrdinily, 4-tiazolidinio, &-tiazalicinity, 2-imld szaliginile, 4-
imidazolidinilo, 1,2,4-cxadiazolidin-3-ila, 1.2 4-pxadiazolfdin-5-ilo, 1,2.4-
tiadiazolidin-3-ilg, 1,2 4tiadiazolidin-g-ik, 1.2,4-Hzzolldin-3-lo. 1,3 4-
oxadlazolidin-2-ilg, 1,3 d4-tiadiazolidin-2-ilo, 1.3, 4=triazolidin-2-ilo, 2, 3-dihidrofur-2-
ilp, 2,3-dihldrefur-3-lio, 2 4-dihidrofur-2-ils, 2 d-dihidrofur-3-ilo, 2, 3-dilidrotien-2-
i'o, 2,3-dihldrotien-3-ito, 2,4-dihidrolien-2-llo, 2,4-dihidnollen-3-llo, 2-pirmoiin-2-iio,
2-pirrolin-3-io, 3-pirrolin-2-ilo. 3-piradin-3-itv, Z-isoxszolin-3-to, I-spxazolin-3-ia,
4.isaxazolin-3-io, 2-lsoxazollh-d-lo, 3-isoxazolin-d-ilg, 4-isoxazolin-d-lio, 2-
iggxazolin-§-flo, 3Hsoxazolin-5-lo, 4-isoxazolin-G-ie, 2-isotiazolin-3-ilo., 3-
isotlazolin-drilo, 4-sotiozolin-2-iln, 2-spliazolin-4-io, 3-isctiazalin4-io, 4-
isotiazoin-4-ilo, 2-isotigzolinS=ig, 3-isoliazolin-5-lo, 4-sotiazolin-5-ila, 2,3-
dihidropi racol-1-ilo, 2, 3-dihidropirazoi-2-ilo, 2.3-dihidropirazol-3-ilo, 2,3-
dikidropirazol-4-ilp, 2, 3-dihidroplrazol-5-ilo, 3,4-dihidropirazol=1-io. 3,4-
dihidrapirazol-3-lo, 34-dihidrapirazol-d-itg, 3 4-dihidrepirazol-5-ila, 4,5«
dihldrapitazol-1-lo, 4,5-dihidrepiazol-3-ile, 4,5-gihidropirazol-£-io, 4,3-
dihidropirazok5-ilo, 2, 3-dihidrooxazal-2«ilo, 2, 3-dihidroaxkazol-3-ilo, 2,3-
dihidnooxaznlbd-ilo, 2,3-dibidrooxazol-5-ilo. 3,4-dhidrcoxagal-2-lo, 3 4-
dihidrooxazol-3-Hlo, 3.4-dindrocxazel-4-ilo, 3 4-dihidrooxazol-S-ilo, 3,4-
tihidrooxazaol-2-ifo, 34-dihidreoxazal-3-ika, 3 4-difdrouxazol-4-ilp, 2-pipendinily,
3-pipaddinila, 4-piperidinilo, 1 3-dioxan-5-ila, 2-tetrahidropiranilo, 4--
letrahidrapiranila, 2-lefrahidrotienilo, 3-hexahidrapiridacinilo, 4-

hexahidropiridacinile, 2-hexahidropirimidinile, 4-hexahidropirimidiniio, 5
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hexahidropiimidiniio, 2-piperaginio, 1,3,5-hexahidrostriacin-2-lo y 1,2,4-

fhexahidrotriacin-a-la;

- hateroarile de clneo miambrog , que conliene uhe a ¢uatro Atomos de nitrdge-
| ho @ Uno a tras dlombs de nitrégeno ¥ un dtomé de azutro o de axlyenc: grupos
helernarilo pentasitiicos, que ademas de atomos da carbono pusden contener
uno a euatro atomos de nitrigena o Une a res alomos de hitrigeno y un atomo
de azuire o do oxigeno eamy mismbros del anillg, p.gj. 2-furils, 3-furilo, Elﬁaniin.
J-tienilo, 2-pirroily, 3-pirrslilo, 3-lsaxazslile, 4-soxazalio, S-isoxazolio, 3-

. 10 isoliszoltlo, J-isclazalifo. B-lsatiazalila, 3-pirazolllo, 4-pirazolilo, S-pirazolile, 2-
oxazolie, 4-oxazolito, S-oxazolife, 2-tiazelilo, 4-timzolio, S-tiazolilo, 2-imidazolilo,
deiridazaiilo, 1.2 4-oxadiazoh-3-l0, 1,2 4-0oxadiazol-S-io, 1,2 4-tiadizazol-3Hle,

1.2 4-tadlazol-5-io, 1,2 4-4riazol-3-Is, 1,3 4-onadiaml-2-10. 1,3.4-tiadlazal-2-il0 ¥

1,3 4-triazol-2:il;

- heteroarlio de sals migmbres , que eoblishe uno & tres o bien una a cuatro
@tomaos de nitrdgend: grupos hetansarilo hexaoiclicos, qua ademas de &tomos de
caibone puaden conlener uno a bes o hien une & cuatro Atomos de nitrégena
come miembros del anills, p,e). 2-piridinilo. 3=pidinila, 4-piridinilg, 3-pirdacinils,

20 d-pirdacinilo, 2-pidmidinilo, 4-piritldinile, S-pidmidiniie, 2-prracinlo, 1,3 S-Gacin-

2-itg y 1,2 4-triacin-3-ia;

En & ambite dg la presente invencidn estan comprendivos los isdmeros (R) vy (S) v lus

racermatos de los compuestos de la fdemula |, qua presentan ceniros de quiralidad,
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En lo sucasiva se describe la invehoion on mas delalle.

Con respatto al uso a que estin destinadas (a5 pifimidias da la formula |, sa prefisren

los siguienles significados para los sustituyantes, tanto por si 50le8 ¢otno an combing-

Giones;

Se prefieren los compuestos |, en los que R significa aiquile $C., halbgenoalguils

Cy-Cr, aiqueniio CxCy, alquinifo C.-Cg o cigloalquilo Cy-Cay R significa hidrageno.

Son especialmenta preferidos los compuests, &n los que R’ significa alquilo ©,-Cp,

alqusnilo C-Cy o halégenovalquilo G,-Cy ramificados en 1a posicion 1.

Ademas, son preleridos los compuesios |, en los que R' significa haldgencalqullo C,-

ts. ¥ R significa hidrogeno.

Adiclonslmenta, son preferides jos compuesto |, en los que R’ y R forman junls eon el
nitrdgeno con al que estén ligados, un anillo de cine o seis Miembras, que pueds wstar

interrumpido por un tome de oxigens ¥ ievar uno o dos sustiluyentes alquilg €4-Ce.

Son especiafments preferidos los grupos NR'R? como p_ej. pirglidinas o piperidinas

metiladas. aspecialmente, en la posicien o. Ademas, s& prefiera la 4mefipiperiding.

lgualments, son wspeclalmeante preferidas |as pirimidinas |, donde ol indica y Ins susti-

tuyertes L* a L tienen los significados sigulentes:




10

12

20

PF 54728

18

o ges1a3

L eshaldgenc. ciano, 2lyuiln € -Cs, alquenilo Cp-C.y, alquinilo Cp-Cra, aleaxi Cr-Ca,
alqueniloxi Tx-Ca, alquinilond C-Cyy, “Cl=0)-0-A, -C{=C-N{AIA. CIA)(=N-DA),
NIAM, NGA)CL=0)-A 0 S{=0-A

Im es0, 103

A ALA"  aignifican, independientamente, hldrdgeno, alquile TG, alqueniic
Co-Cy, alquinile TGy, cuyos radicalas organicos pueden astar parcial
v completamente halogenadds o sustituides por ciano o aleoxd C.-C,.
g Ay &' pueden famar junto con los atomaos, a Ins que estan ligados
uh hetereciclo de cincn & sais miembros saturado, que contiena unc

a guatro haleroatomos del grupn O, N, & 5.

Son especialments preferidas las pinmidings |, dande los sustituyentes L' a L° lionen

les significados siguientes;

L &5 halbgeno, clanp, alquile Cy-Cy, aleaxi C-Cy, -C(=010-A, -C{=01-N{A'IA,

A ALAY  signilican, independienternenta, hidrigeno, alguila € G, slquenilc

CoCy, alyuinite CpCe.

Son especialmente preferidos los compuastos |, en los gue RY sipnifice haldgene, cia-

no. alquile C,-Cy=, alguenile Co-Cip-, 2lquinila Cr G-, aicoxi Cr-Cy-, BiQueniloxi Cu-Cyy-,
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algumiloxi CeC o, -C{=0)-0-A, -G=0)RN{ADA, Gih‘}(=H-DA), pudiendn los Qrupns

alitaticos o aliciolloos a su vez eslyr parcial o complétanmente halGgenadas.

Son especiaimente preteridos los campuestus |, an lvs que R significa helégeno, cia-
ne, aiqulle C;-Ca-. alquenila CzCe=, alquinilo Cx G, altted -Gy, alquenilax] Cp-Ca,

alquiniloxi C1.

Ademas, son prefaridas Ins pirimidinas 1, en laa qué el grupe fanifo sustituids por k-

repregenla el grupo B

donde # as 2l lugar da enlace con el esguelato de pltmiding y

L'  significa fidor, clorg, CHz 0 CFy,

1%L significan, independlentementa, hidrogeno, Chly o fluorg;

L*  es hidrogene. fluor, clom, brame, ciang, CHy, SCH., OCH,, SO.0H., CO-
MHz, CO-NHCH,, CO-NHCHs, CO-N{CH,);, NH-C(=0)CHy, N{CH;)-
C{=0)CH; v COOCH, y

L*  as hidrgeno, fidor, clore o Ghy.

Tambign son preferigos ios compuesto |, en los que R? signifiza alquile C,-C,. que

puade estar sustituido por haldgano.
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Ademasg, sun especialmente preferidos los compuasics |, en los que R signifita halé-
geno,

ciann, akjuilo C\-Cy o alcow C;-C,.

Son especialmente praféfidos los compueslos i, & los que R signilica metilo, ciang,

meloxd 0, nspecialmeante. cloro.

Con respecio a s electo son apropiadas las pifmidings de la iormula |, en 18 gua R

significa
Z ,_r' Rus ~
{T -}? .
Ny N
I, x
R R"

Ademas, son preferidas las pirmidinas de Ja formula 1, en la que R significa

Zz H'“
% .... - E'\P ot
J
H,N MH

Son especialmenta preferidas las pirmidines de |la rmula |, en 13 gue R* significa

£
%‘f-'e'

H,N

Finalmenta, R* puede lener, pretarantemente, las siguientes detiniciones, gue tarmbian
pueden considerarsa definisiones de radicales prdrug (ver Mediclninal Research Re-

views 2003, 23, 763 - 793, o J. of Pharmacautical 3uiences 1997, B8, T65-767):

TNy
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Ei indice n en Ios radicales fenilo de las fdrmulas arriba represenladas representa un

nameroentarode 1 a 3.

Son especiaimente preferias las definiciones de los radicalas R

T L PO Sy . . S v

j, o ju 0 \?4 o b ‘74\1‘

H \r': H" \r'-"-' H” \r*; H.N ﬂn H” )
-

R Vs HN. oo : q,J\ 0
. R: ﬁu ' ‘__.nf
B, ot AL
: .
Hl{“} H]‘{] S EQ“I %;1 [
n " - --N-\ _,FE“ Ty ]
L - s B ) "
R Q" "0
.

El miembro de pusnte X reprezenia. preferenternenta un enlace directo y -{C=0]-.

El sustituyente R® regresenta, preferentamente, hidragano, melilo, alile o prapargito v

muy preferantements, hidrogenc.

Er suslituyenia R* represants, preferentamenta, hidrageno, alquile C;-C; © alguentio

C:-Gs ¥, espaciaimants, metilo, alilo o prapangila.
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£1 sustiluyente FF reprasenta, preferentamente, hidrogeno o matilo.

2
RN R = L
NN o de A I

S-ﬁ ,fﬂx.foJ*- R Ia sﬁ/'tl: Z

Tabla 1

Compusetoa de las formulae 1a, Ib, 12, 1d, le y K. on los aque L, s 2-fluoro, B-clorg, R

significa metile y R', R® oorresponden a un compuesto de una linea respectivaments

dais Takla A .

Tabla 2
Compueslos da las firmulas |a, |b, lc. Id, e v IF, e los que L, s 2,6-ditluora, B2

sighifica metilo ¥ R*, R® curresponden a un compuesta o una linoa respectivamenta

de la Tabla A,

) O
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Tabla 3
Compuesios de las fimilas 1a, Ib. Ig, Id, te y If, en los que L, es 26-dicloro, R*

signifioa metila y R', R* corresponden & un compueslo de una linea raspactivemenie

da la Tabla A .

Tabla 4
Compuestos de las farmulas ta, |k, Ic, Id, le ¥ If, en les que L, es 2-fluora, §-matifo, R

sighitica metilo y R", R* ¢cofmasponden a un campuasio de una linea respectivamenie

de la Tabla A .

Takla &

Carmpuestos de las lormulas la, 1b. Ic, 1d. le ¥ If, en 108 que L, es 2,4 S-trifluora, R?

significa metila ¥ R, f? eorresponden a un compuestn de una linea respoctivamnnte

de la Tabla &,

Tahia B
Cumpugsios de las fonmulas la, Ib, Iz, Id, le y i, an los gue L. €s 2-melilo, 4-flugra, R?

significa metilo y R, R’ comasponden a un compueste de una linea respaclivamenta

de la Tabla A .

Tabla ¥
Compuestos de las fammulas Ia, b, [c, Id, le y If, en los que L, &5 2flugio, 4-

matoxicarbonito, R significa metilo y R', R? coresponden a un compuasio de una li-

nea respectiivarments de la Tabla A,
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Tabla 8
Compuestos de fas forinulas 14, 1b, I, kKL le y If, en bs que L, es 2-fluara, &-CN, R*

significa metlio y R', R? corespondsn a un compurestu de una linea respaclivamente

de ia Tabla A,

Tahia B
Compuestos de las férmutas |2, I, lo, d, le y If, en [us que L, B 2,4 5-tiflucra, R®

signlfica matits vy R', R? correapandan a un campueslo de una linga respeclivamente

dela Tebla A .

Tabia 10
Compuestos de las fGomulas la, i, 12, \d, le y If, an los que L, o5 2, 4.dicloro, R®

significs metilu y R', R’ corresponden a un compuesio de una linea respectivements

dela Tabla & .

Tabla 11
Compuestos de las formulas iz, Ib, I, 1d, le v i, &n 0§ gue L, es 2cloro, R? significa

melilo v R, R? comespondan & un compuesto de uia iinea respectivarments de la Ta-

Dla & .

Tabla 12
Campuestos de las firmulas la, Ib, 1¢, i, le v , en o2 que L, es 2-fluore, R? significa

melile y R, R corresponden a un gompuesto de una linga respectivamente de 1a Ta-

bla A .
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Tabia 13
Compuastos de tas farmulas 1a, I, Ie, i, ie y If, en los que L, 3 2 4-dilluorg, R

significe matito y R, R? correspondéer a un compuesto de una linea respectivamente

de ta Tabla A .

Tabla 14
Compuestos de las fémaulas 1a, Ib. Ic, Id, le y If, an los qua L, es 2-flucrg-d-cloro. R*

signifioa metila y R, R comespondan & un gumpusslo de una Fnea respectivamente

dala Tabla A .

Tablza 15
Compuastos de las formulas ia, Ib, ic, Id, le v il, en los que L, es 2clorp-4-llunro, RY

aignifica melile y R, R? cormresponden a un compuesta de una lnea respectivamante

de la Tabla A,

Tahla 16

Compuestos de las férmutes {3, ib, Ic, Id, Ie ¥ i, an los que L. es 2.3-dilluoro, R*

signitica metilo y R, R? corresponden a un compuesta de unalinea respactivamenta

da la Tabla A .

Tabla 17
Compuestos de lag fdrmulas ia, b, Ic, Id, la ¥ If, en los gue L, 66 2.5-ditlugro. R®

significa metila y R', R corresponden a un compuesio de una inea respectivamente

de la Tabla A, .
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Tabla 18
Compuestos de las formulas 1a, 1b, I, 1d. 12 y i, #n los que L, es 2,3 d«trifluoro, R*

significa metllo y R', R? cosresponden & un compuesio de una linea respectivamenle

gde Iz Tabla A .

Tabla 19
Compuestos de las fommulas Ia, I, I, 1, e y If, en 103 que L, ek 2-metile, R? significe

mellto y R, R? corresponden 8 un compuesta de una linea respectivamente de la Ta-

bls & .

Tabla 20
Compusstos de 'as formulas 1a, 1o, 1o, id, le v If. en los gue L. &5 2.4-dimalflo, B

significa melilo y R, R? correspondes a uh compussto de una iinea respectivamente

de |a Tabla A .

Tabla 21
Compuastos de las fivrmulas la, b, Ic, id, le ¥ IT, en los gue es L, 2-metil-4-clom, R?

significa metilo v R', R® comasponden a un compuesto de una linea respactivamente

de |a Tabla A,

Tabia 22
Compuestos ¢de las formulas 1a, ib, 1, Id, le v If, en los que L, es 2-fluaro-4-metilg, R

significa matile y R'. R* corregponden & un compuesto da una linea respectivamente

de la Tabia A .
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Tabla 23
Compuestos de las Iormulas |a, 1, ko, 1, le v If, & jos que L, g3 2,B-gimatilo, R®

signifiva metile ¥ R', R carespenden a uh compuesto de una lnea fespectivamente

dela Tabla A&

Tabla 24
Compuestos da las farmulas |a, |b. g, Id, le v If, en los que L, o5 2,4 6rimetilo, R

significa metilo vy R*, R? corresponden a un compunsto de una litea respectivaments

da la Taehlag A .

Tabla 25
Compuesios delas fémmulas la, b, I, id, 12 v I en los que L, o3 2,6-diflucro-4-ciana,

R? significa metile y R*, R’ corresponden a un compuesto de una linea respectivamen-

te de la Tabla A

Tabla 28
Campuestos de las fdrmulas la. I, lc, Id, le y If. en kis gua L, s 2 G=dilluora-4-metiio,

R? sighifica melilc y R, R* correspondet 4 un compuests de una linea respectivamen-

te de la Tabla &,

Tabia 27

Compuestos de las formulas la, b, Ie, id, le v If, Bn los que L. s 2,8-iflucra-4-metaxi-
canbonilp, R? &lgnifica metilo ¥ R', R ¢oresponden a un compuesto de una linea res-

pectivamearte de la Tabla A .
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Tabla 28
Compuastos de 1ag famulas Ia, Ib, fc, id, 12 ¥ I, en los que L, &3 2-clomo, 4-metexi, R

significa metilo v R', R7 eorresponden a un compuasto de una linea respactivamanie

de la Tabla A .

Tabla 29
Compuestas de las formulas la. Ik, Is, I, le y I, endus que L, 85 2~cloro d-malile, R?

significa metiloy R', R® corresponden a un compuesta de una linea respectivamente

dala Tahla A .

Tabia 30
Compuestos de las féomulas {g, ib, Ig, id, l& y If, 8a los fue as L. 2-cioro 4-metoxi-

carbonilo, R* significa metile ¥ R'. R2 correspainden a un compuestn de una linea res-

pectivamenie de la Tabla A .

Tabls 31
Compueslos da las formules 1a. b, Ic, 1d. 12 ¥ I, en fos que L, 85 2-cloro,4-broma, R?

significa inetita ¥ R}, R corresponden & un compuesto 48 una linea respectivanents

dala Tabla A .

Tabla 32

Lompuestos de las fdrmulas la, Ib, |2, 1d, le v i, €n log qus L, es 2-cloro, d-cian, R

significa metilo ¥ R', R cormesponden a un compluests de una linea respectivaiments

dela Tabla A .
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Tabla 33 .
Coempuasios de 135 famwlas la, Ib, Ic, 10, 18 ¥ If, en los que L. es 2,8-difluono 4-metaxi,
R significa metilo y R', R? correspenden a Ln compuesto de una linea resgectivamen-

1z dala Tabla A .

Tabla 34

Compriestos du las farmulas la, Ib, Ic. Id. le y If, en los que L,9s 2-fluero,3-metilo, R

significa metile y R', R corresponden a un compuesto de ung linea respactivaments

de la Tahla A .

Tabla 34
Compuestas de las fénmulas ia, ib, Ic, id, I v If. en lgs nue L, es 2,5-dimetilo, R*

significa metio y R, RZ cotresponden a un conpuesto de Una linga respectivamenta

delaTabla i .

Tabla 36
Compuestos de las formulas la, Ik, Ic, Id, le y IF, en jus que L, es 2-meldilo 4-cian, RF

significa matilo y R, B2 corresponden a un compuesto de una linea mspectivamsnie

e ha Tabia A .

Tabla 37

Compuestas de lag idrmulas la, b, ic, W, le ¥ K, en ios que L, es 2-metile, 4-bromg, R

significa metita ¥ R', R’ corresponden a un compussto de una linea mspectivaments

delaTabla A .

WY
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Tabte 38
Compuesios de las farmolas 1a. ib, e, 1d, 1& y if, en 1os que L, &s 2-metils, 5-flusro, B

gignifica metfio y R', R” cormasponden a un compuesto d& una linea reapectivamente

dola Takla &,

Tabla 39
Compuestos de Izs Tormulas ta, i, le, 1d, le y If, én los que L, 8 2-matile. 4-metosd, R

=ighifica metic y R’ R? eomagponden & un compleste de una linsa respeaclivamente

oe la Tabla A .

Tahla 40
Compuesios te las fdrmulas la, 1, Ic, id, le ¥ II, en los que L, &5 2-melifo. 4-

meloxicarbonila, R® gignifica metita y R®, R? coresponden o un compuesta de una li-

naa respectivamente de la Tabla A

Tabia 41
Compuestos da ias farmulas 1a, 1n. Ic, Id, le ¥ If, &n los que L, es 2,5-dimetilo,4-brom,

R* signltica metilo y R', R? corresponden a un compuesto de ung linaz respactivamen-

tedetaTabia A .

Tabla 42
Compupstos da las formulas |a, 1b, Ic. Id, I v If, en jos que L, es 2-fugrc, 4-broma, R

significa melilo y R', R* corresponden & un compuesto de una linea respectivamente

de la Tabla A .
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Tabkla 43
Compuestos de las farmelas la, Ib, I 1d, le ¢ If, an los qua L, es 2-fluaro, 4-metod, R

significa metic y R, R? corresponden a un compueste de una linea respaglivamente

de |a Tabla A..

Tabla 44
Compuestos da las formulas |a, Ib, le. 14, le v IF, en los que L, 88 2-fuoro, S-metic, R?

slgqnifica melie ¥ ', R? cormespanden 3 un compueste de una linea respegtivamenes

de la Tabla A .

Tabla 43
Campuestus de las fdrmulas 13, b, ic. \d, le y If, en los que L, es pentafluoro, R

significa matilo y R!, 8% correzponden a un compuesto de una linea respactivamente

fefa Tabla A

Tabla 46
Compuasgios de las formulas la. |k, Ic, 1d, la v if, &n |us que L, 85 2-flugro,B-clara, BT

sighifica cloro ¥ R, R* comesponden a un compuasto de una llnea respaclivamente de

la Tebla A .

Tabla 47
Compuaslos da las farmulas [y, |b, (¢, |d, le y i, en los que L, &8 2,5-dituone, R*

significa cloro y R', R cowvesponden a un compuesio de una linea ragpectivaments dg

laTabla A.
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Tabla 46

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, id, le v . an 10s que L. e 2,8-diclor. R
significa claro ¥ R, R? correspendan 8 un compuesto de una linea respectivamenta de

Iz Tabla A .

Tabla 48
Compuestos de [as formulas fa, Ib, Ic, 1d, & y If, en los que L, a5 2-roro, §-metilo, R®

significa clora v R, R cormesponden a un curnpuesto de una linea respectivamente de

Iz Tabla A.

Tahla 50
Compuastos de las fammulas ia, Ib, 'z, Id, le v K, en los que L. &s 2 4,B-irfluoro, R®

significs cforg v R', R? porrespontien a un compuesto dg una linsa respectivaments de

ja Tabla A.

Tablg 51

Compuestas de las fédrmulas I3, Ib, to, Id, le y It, an los que L, es 2-metily 4-tluoro, Y

giynilica cloro ¥ R', R® oorresponden a un compyesto da una linéa respectivaments de

la Tabla A .

Tabla 52

Compuestos de las formulas |a, 1b, Ic, ¢, le v if, en las que L, es 2fuoro 4-
melovicarbonile, R significa eloro ¥ R', R? corresponden a un compuests de ura linsa

respectivamente de la Tabla & .
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Tabla 53

Compueslos de las farmulas g, ib, Ic. Id, le y If, &n los que L, es 2fraro 4-CN. R®

significa cloro y RY, R corresponden a un compuesto da una linga respectivaments de

la Tabla A .

Tabla 54
Compuastos da las formulas la, 1b, 1, 1d, le v K. en los que L, s 2.4,5-4lluora, R?

sigrifica clorg y R', R” comesponden 4 un compuegis de ung linea respectivamenie de

la Tasla A,

Tabla 55
Compuestos de las {ormulas 18, 1b, ke 18, ke y I, 2n ios que L, 85 2 4-diclor, R

gignifica cloro y R', R? covespondsn a un compuesto da una linea respectivarnente da

iaTabla A .

Tabie 56
Compuesios de las farmulas Ia, Ib, e, 1, la ¥ If, en los gque L, 8 2-clare, R significa

claro y R', R? corresponden a un compuesto dé una linea respectivaments de la Tabia

A.

Tabla 67

Compuestos de las formulas (a, I, lc, |, le y i, en ios qua L, es 2-fluorp, Rr* signiffca

clore y RY, R® comasponden a un compuesta de una finea respectivamanie de la Tabla

A
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Tabla 58
Compusstos de las formuias 1a, 1o, Ic, 1, 2 y I, en tos qie L, es 2, 4-gillucro. R?

significa cloro y RY, R* comespenden a un compuesto de Lna linea respectivamente da

laTabla A,

Tabla 59
Compuestos de las formulas la, ib, Ig, Id. la y i, &0 108 que L, 86 2-fuero-4-clarc, R

signitica cloro y R', R? carrespandan a un compuesto de una lnea respectivamante de

la Tabla A .

Tabla €0
Compuesicos de las formuias 13, b, I, I, Te y If, en los que L, &5 2-clero-4-fuecre, R*

significa cloro y RY, R? corresponden & un compuesto de una linea respectivamenta de

la Tabla &

Tabla 61
Compuasios de las farmulas ta, Ih, 1c, 14, te y If, en Ins que L. e5 2,3-difiuorg, R

significa clorg ¥ R}, R? corresponden a un compuesio de una lines respactivamante de

laTabla A

Tabla &2
Compuestas de las iormulas la, b, Ic, 1d. 18 v IF, én ins qus L, s 2,5-tilluore, RY

significa clore y R', R? corraspendan a un compuesto de una lines respaclivamente de

|z Tabla A .
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Tabla &3
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, 14, le y If, en los que L, es 2,3.4-trflvora, R

gignifica cloro y RY, R? correspanden a un compuesto de una linea respeclivamenie de

la Tabla A .

Tabla 64
Compuastos de las fanmulas la, Ib, 1, Id, le y If, en 105 que L. &5 2-matjlo, RY signilica

cloro vy R, R? comesponden & un compuesto de una iinea respectivamente de (a Tabla

A 1

Takla 65
Compuestos de las fArmulas Ia, b, Ig, 1d. le y if, &n los que L, a5 2,4-dimetiio, R®

significa cloro v R', R corresponden a un compuesto tle una linea regpectivamente de

la Tabla A .

Tabla 86
Compuastos da las formulas |a, Ib, e, Id. le v If, en lus que L, as 2-mati-4-clorp, R

significa cloro ¥ R', R comasponden a un compuesto de una linea respactivanents de

la Tabla A .

Tabla 67
Compuestas de las frmulas la, Ib, l¢, Id, le ¥ I, en los que L, es 2-fuoru-2-melilo, R?

sighifica clore y R, R? comesponden a un compuesto de una linea raspectivaments de

lrg Trlnla A
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Tabla &3
Compuartos de ias fdrmulas 1%, 16, Ic, Id, le v K. en lns gue L, as 2 8-dimatilg, R

significa cloro y R*, R* comesponden a un compuesto de une inea respectivamente de

la Tabla A .

Tabla B

Corapuestos de las formulas la, Ib, Ic, 14, 12 v If, en lus que L, exs 2,4 B-rimetila, RP

significa cloro ¥ R, R? voresponden a un cormpuesta de una linaa respeclivamente de

la Tabla A .

Tahla 70

Compuestos de las formuias ia. 10, i¢, 1d. le y N, en los que L, ag 2,6-difluiaro-4-ciang,

R significa cloro y R', R* corresponden a un campuesto dg una linea respectivamente

dec g Tekla & .

Tahla 71
Compueslos de las formulas b, Ib, I, Id, le y If, en jo% que L, es 2 6-difluare-d-metilg,

R® sigriflca clore y R', R? gorresponden @ un compueste de una linea respactivaments

delaTabla A.

Tabla 72

Compuestos de las firmulas la, Ib, Ic, i, le v If, en los que L, es 2 S-diflloro-+4-

retaxicarbonlla, R? sigrifica charo y R, R? corresponden a un compuestn de una linea

respectivamente de 1a Tahig A .
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Tabla 73
Compueslos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le ¥ 1, en log que L, &8 2-Cloro, 4-metoxi, R

significa cloro y R', R? corresponden 2 un compuestn de una linea respectivarnente de

la Tabla A .

Takla 74
Compuestos de las formylas la, Ib, ¢, Id. la v If, en los que L, ss 2-clor, 4-metito, R?

significa glara v R', R cormesponden a un compuesto de una linea respectivamente de

la Tabla A .

Tabla 75
Compuestos de las formulas la, 1b, Ig, 18, e v If, en los que L, es 2-cloro4-

metoxicarbanilo, R* significa gloro v R, R comaspenden 2 un compuesio de ura linea

respeciivamente de la Tabla A ,

Tabla 76
Compuesios de las formulas 1a, b, 1, Id, Ta y IT, en les qus L, es Z-clore, 4-bromo, A2

significa cloro ¥ R, R? comespondan a un compuesto de una linea respectivamenta de

la Tabla & .

Tabia 77
Compuestos de 1as fonmulas ia, b, Ic, Id, & v If, en los que L, €3 2-cloro, 4-ciano, R?

significa clore y R, R* corrasponden @ un compuestn de una [inea respectivaménts de

[aTabla A .
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Tabls 78

Compuestos de las [dnmmulas 1a, b, I, 4d, le y If, en los qus L,es 2,6-dkucro, 4-metox,

RY signifiva clora y R, R¥ cormesponden a un compuesto dé una linea respactivaments

de |a Tabla A .

Taubla 70
Compueslos de Ias formulas la. Ib, Ig, 1. le v If, en los que L, es 2-fluora, 3-metile, R?

significa cloro ¥ RY, R corresponden 2 un compuesto de una linea respeclivaments de

la Tabla A .

Tabla 80
Compuesios de las formulas fa, |b, Ic, 14, 1e y If, an los que L, es 2,5-dimelilo, R*

significa ¢loro vy R, R? corresponden a un compuesio de una linea respaclivamante de

laTablaA.

Tabla 81
Compuestos de las farmulas 1o, Ib, Ic, 1d, le y if, en Ios que L, s 2-melilo 4-¢iano, R

significa cloro y R', R comaspondsn a un compuasty de una finea respectivamenie de

la Tabla A .

Tabla 82

Compuesios de las fénnulas la, b, lc. 14, le v IF. en los que L, es 2-metile, 4-bromo, R

significa elore y R, R? correspondat a un campuesto de una linea resyectivamente de

la Tabla A .
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Tabla 83
Compuesios de las formulas ia, 1k, Ic, 1d. le y I, en 103 que L, es 2-melilo. 5-fluoro, RF

significa eloro ¥ R, K2 corres pondan & un compuesto de una finea respectivamente de

la Tabia A .

Tabla 84
Compuestas de las famulas la, Ih, e, Id, le ¥ If, an los que L,es Z-metilo, 4-meatoxi, R

significa clorg ¥ R', R* porrespanden @ un campuesto de una linea raspectivaments de

la Tabia A .

Tablo A&

Compuestos de lus firmulas 13, b, Ic, I, 1 ¥ If, en 10y que L, eg 2-metilo, 4-
matuxicarbanito. R? significa clare ¥ R', R® cormesponden a un compuesio de una linaa

respactivamente de la Tabla A .

Tabla 36

Compuesins de las formeulas la, [b. le, 14, le v if, en Ios qua L, es 2,5-dimetlio, 4-brome,

R? significa coro y RY, R* corresponden a un campuesto de una linea respectivamente

de la Tehla A .

Tabiza B?
Compusstos de las larmulas Ia, b, Ic, Id, ke y i, en los gue L, &s 24luprp, 4-broma, R

significa gloro y R', R corresponden a un campuests de una inea respectivamente de

la Tabla A .
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Tabla 83
Comgpuestos de fas [drmuras 1a, I, Ig, KK, le ¥ If, an los que L.&s 2fugro, 4-metoxd, R?

signifioa claro ¥ RY, R? corresponden a un compuesto de una linea respective mente de

la Tabla A.

Takla 89
Compuestas de las fdnmulas 1a, b, Ic, id, fe y If, en los que L, es Z-fluoro, S-metio, B®

significa elorp y R'. R corresponden & un compuesto da une lines frespectivamante de

la Tebla A,

TakHa 8
Compuestos da fas formulas 1a, Ib, ie, Id, 18 v if, en Ins que L, es pentalluora, B}

significa cloro y R', R? comespondan & un compuesio de una Fhea respeclivamente de

la Tabla A .

Tabla 91
Compuestos da las formulas 1e, |b, Ic, Id, | v if, en los que L, es 2-luoro, 6-dorg, RS

significa metoxi y /', R comesponden a un compLesto de una linea regpeciivamente

de la Tabla A,

Tabla 92

Compuestos de las formulas 1a, |b, Ig, Id, le y if, en Ios que L, es 2 6-difluom, R signi-

fica meloxi y RY, R corresponden a un compuesto da yna iinas respectivamante de 1a

Tabla A .
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Tabla 83
GCompuesios de lag fonvulas ia, 1b, Ic, Id, ke y If, en los qua L, es 2,6-dicloro, R? signili-

ca maloxi v R', R? corresponden & un compusesto de una linea respectivarmente de la

Tabla A .

Tabla 94
Compuestns de Ias frmuies |a, b, ic, i, le y If, en ios que L, s 2-fluora, B-melile, R*

signiflca metesi v RY, R* comagpoenden a un compuests de una |lnea respectivaments

dala Tabla &.

Tabla 85

Compuestos de las forinulas 1a, b, e, Id, le y K, en tos qure L, s 2,4.6-trifluoro, R slg-

nifica metoxd v R', R goniesponden a un compuesto de una finea respectivamente de

la Tebla A .

Tabla Bf
Compueslos de las férmules da, ib, Ic, 1d, e ¥ if, 80 los que L, es 2-metilo, 4-fluom, R

gignifica metoxi y R', R” cormesponden & un compuesio de una jinea rspectivamenie

oz la Tabla A& .

Takla 97
Compuestos de lag lormulas la, b, g, 14, le ¥ If, en Ios qua L, es 2-fluero, 4-

metoxlcarborila, R? significa metox y R', R? coresponden a un compuesto da una

linea respaciivamente de la Tablg A .
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Tabla 98

Compuesics da las lormulas I3, b, lc, Id, le v €. en loe que L, es 2-fluorp, 4-CN, B*

signilica metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de una linea respectivamente

de la Tabla A .

Tabta 88
Compuestos da lag frmulas 13, I, 1e, Id, le y If, en los qua L, es 2 4.5-Fiflucro, R* sig-

hifica metoxi y R', R® corresponden a un compuesto de una ifnea respeclivaments de

la Tabla & ,

Tabla 100
Complizstos de |as formulas la. b, Ic, Id, le v If, en las que L, o5 2,4-dicloro, R ea

melox v R, R” comespanden & un compugsté de una linea respactivarmente de Ia Ta-

blaA.

Tabla 101

Compuaslos de las fiwmulas 1a, Ib, |e, i, be ¥ If, & los que L, @5 2-claro, R* &s medod

v R, R? corresponden a un compuesto de una linea respactivamente de la Tabla A .

Tabla 102
Compuestos de las farmulas Ia, b, |G, Id, ke ¥ If, en los que L, ex 2-fluorg, R a3 metoxi

y R'. R* comrespondan & un compuesto de una Hnea respectivameants de o Tabla A .
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Tabla 103
Compuestos de las férmulas la. 1b. Ie, 1d. lo y If, en los qua L, es 2,4-difluoro, R® es
metoxi y R', R? comespondon a un compuesto de una linea respectivamente de la Ta-

blaA.

Tabla 104
Compuestos de las formulas la, 19, Ic. Id, le y If. en los que L., es 2-fluoro-4-cloro, R es

metoxi y R', R* corresporden a un compuesto de una linea respeclivamente de la Ta-

blaA.

Tabla 105
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le y If, en 10s que L. es 2-cloro-4-fluoro, R® es

metoxl y R', R? comesponden a un compuesto de una linea respectivamente de la Ta-

blaA .

Tuabla 106

Compuestos de 1as férmulas fa, Ib, Ic, Id, te y If, en los que L, 2,3-diflyorp, R® significa

metoxi y R', R* cormasponden a un compuesto de una linea respectivamenta de Ia Ta-
blaA.

Tabla 107

Compuestos de Jas fa
5 formulas la, 1b, Ic, Id, le y If, en fos que L, es 2,5difluoro, R* os

meloxiy R', R® i
oxiy R', R* comresponden a un compuesto de una linea respectivamente de Ja Ta-

blaA.
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Tabla 108
Compuestos de las fanmulas ja, I, ko, Id, le y It enlos gue L, 2,3 4-riflucro, R* signlfi-

ca meloxé v R', R® corresponden a un compueslo da una linea respatlivamente de la

TablaA .

Tabla 102
Compueslos de las famulas Ia, b, Ic, Id, le y If. 84 los que L, @8 2-metily, R es medoxi

y R', R? corresponden & un cumpuasto de una linea respactivamente de la Tabla A

Takla 110

Compuestos de ias fsrmulas la, b, lg, [d, le y IF, en lus qua L, es 2 4-dimetlo, R es

- retod y R*, R ¢omesponden & un compuesto de una iinea respeciivamente de la Ta-

Bla A.

Tabta 111
Compuestos de |as femulas ia. Ib, o, Ig, 12 v If, en los que L. es 2-metil-4cloro, R? es

metoxi y R'. R? corraspenden a un sompuesio da una linea respectivamants de la Ta-

bia & .

Tabla 112

Compuestos de lag farmulas |a, b, Ic, id, le y I, en a8 qus L, es 2-lluorg-d-melila, R

as metoxl y RY, R® cormesponden a un compuesta de una linea respectivamenta de la

Tabla A .
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Tabla 113 S
Corapuesios de las formulas la, 1b, Ic, d, le y ¥, en los gue L. es 2 §-dimetilo, R signls
fica metoxi ¥ R, R? carrespohden a un cotnpueste da una linea respectivaments de la

Tabla A .

Tabla 114

Compuestos de las Tarmulas la, Ih, Ic, id, le y If, en 105 que L, es 2,4, B-trimetils, R® e5

metoxi ¥ R', R® oorrespondan a un compuesto de una linea respectivamente de la Ta-

tHa A .

Tabla 119
Compuesios de las farmuolas la, b, Ic. Id. le y § en b8 qua L, es 2,6-difluoro-4-cianc,

R* es metoxl y R', R? corresponden a un campussto de una linea respectivaments da

la Tabla A,

Tahbla 116

Compuestos de les Brmulas la, B, lc. Id, le y If, en los qua L, es 2 8-diflugro-d-metilo,

R' o5 metax y R', R corespanden a un compugsio de una tinea respectivamante de

laTahla A .

Tabla 117

Compuestos de las formulas la, I, Ic, Id, ke y If, en los que L, es 2,8-difluoro-4-metaxi-

carbonile, R e metoxi vy R, R* comesponden a un compuesto de una lines respecti-

vamenta de a Tabla A, .
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Tabia 118
Compoestos de las formulas [a, b, I, K. e y If, en los que L, as 2-cloro, d-metox, R

as metoxi y R, RE corresponden a un compuesio de una linga respactivamente de In

Tabla A

Tabla 119
Compusstos de las formulas 13, b, Ic, Id, le ¥ If, en los que L, &5 2-cloro, 4-metila, R?

es metoxi v R', R? corraspontden a un compuesta da una linea respectivamanta de la

Tabla A

Takla 120

Compuestos de las fdrmulas 1, b, o, Id, le y i, en los que L, s 2-gloro, 4-matoxi-

carborlio, R a5 meloxi y R', R? correspanden & un compuesto de una Hnea respact-

vamente de la Tabla A .

TFabla 121
Compuestos de las farmulas |, Ib, 12, 14, 1@ ¥ I, en os que L, es 2-ckoro,4-metoxi, R

es metoxi y R°, R? comesponden a un vompuesto de ung linea respectivamente de Ia

Tabla A .

Tabla 122
Campuestas de (a8 fdrmulas 13, 1, to. Id, le v If, &nles que L,as 2-cloro, 4-ciang, RY es

meteaxi y RY, RZ comasponden a un compuesio de una iinea respectivaments de la Ta-

blaa,
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Tabla 123
Cumpuestios de los fsnmulas 12, ib, Ic, id, te y If. enlos que L, &5 2.6-difluoro. 4-metod,

R* es metoxi y R', R comesponden a un compuesto de una linea regpeclivaments de

la Tabia A .

Tabla 124
Gompuesios de las foimulas Ia, Iy, |e, Id, 1a y If, én los gue L. 2luorp, 3-metio, R

significa metmd y R', R? vorresponden a un compuesta de una linea respectivaments

de la Tabla A

Tabla 125

Compuestos de las fonmulas 1a, &b, ic, 14, ke ¥ T, enlos que L,es 2.5-dlirelile, R® as

metowd ¥ R, R comresponden & un campuesto de una linea respectivamente da la Ta-

bla 4 .

Tabla 126
Compuesios de las fésmulas Ia, I, Ic, Id, le v If, an |os que L, &3 2-melilo 4-ciano, R?

es metoxi y R'. R” corresponden & un compuesto de una iinea respactivamente de ia

Tabla A

Tabla 127

Compuestos de las formulas 13, 1b. Ig, 1d, e v IF, en los qua L, es 2-metilo.4-broma, R?

es metoxi y R', R” corasponden a un compuesto da una linca respaclivaments de iz

Tabla A .
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Tabla 125
Compuestos de las fdamulas 1a, Ib, I, id, le y It an Ins gue L. es 2-matilo, 5-tuoro, R
as metoxi y R, R” correspondan a un compuesta de una linea respectivamente de la

Tabla A.

Tahla 129
Compuesios de lag frulas la, Ib, ¢, 14, le y If, en Ios qua L, es 2-matile.4-metoxi, R

es matox] ¥ R', RZ cormesponden a un compuaslo de una linga respeclivamenta de |a

Tabla A, .

Tahblg 130
Compuastas de las trmulas la. Ik lc. 1d, le y I, an ins que L, vs 2-metiio,4-

metaxicarponile, R es maloxi y R'. R corresponden @ un compuesto &8 una linea

respecltivamante de la Tabia A |

Tabfa 131

Compussios de las farmulas ia, ib, Ie, id, 18 ¥ I[. en los que L, 23 2 5-dimelile, 4-bromn,

R* e metoxi y R', R corresponden a un cornpuests de una linea respeciivamenta de

la Tabla A .

Tabla 132
Campuestas de las #Srmulas la, |k, Ic, 1d. le y i, &n los que L, 8s 2-Huoro,4-brovmo, R?

s metox ¥ R, R? corresponden a un esmpuesto de una linea respectivamante de Lo

Tabia A,
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Tabla 133
Gompuastos de las fmmulas la, b, le, id, le y I, an los que L es 2-fluora,4-metoxl, R

es matoxi y R', R? correspondan a un compueslo de una linea respectivamente de ka

Tahla A .

Tabla 134
Compuasios de las férmulas |a, Ib, ¢, Id, e ¥ if, en los que L, &8 2-fluore, 3-metilo, R®

es metoxd v R°, R ¢omesponden a un compuesto de una linea respactivamente de la

Tabla A .

Tabla 135
Compuestos de las forrmulas (g, Ib, lc, 14, le v If, an o8 que L, es pentafiuors, R es

i 1 g2
metoxi y R', R® comrespondean 3 un compuesio de una linea respectivamente da la Ta-

bla A,

Tabla 136

Compuastos de las férmulas |a, |b, 1o, Id, le y If, en log que L, es 2-fluoro,6-clars, RY

- 1
signiffea ¢lano y R', R* corasponden a un compleste da una linca respactivamenta de

la Tabla A .,

Tabla 137

Cotrpuastos de las fdrmulas la, i, Ic, Id, le y i, an los que L, e= 2 §-difluorg, R*

T B
significa ciano y R', R* cormesponden a un compuesto de una linea respectivaments de

la Tahla A .
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Tabls 130

Gormpueslos de las formules 13, Ib, ie, 1, le v If, en fos que L, es 2,6-diclorg, R

signffica ¢iano ¥ R, R? corresponden a un compuesta de Lna linga respoctivamente de

la Tabia A .

Tabla 139
Compuestas d& Ias forinulas la, b, e, 1d, la ¥ I, en los que L, 85 2-flucns, B-metik, R

signifiea giano y R', R? corresponden & un compuesto de una lines respeclivamente da

la Tabla A .

Tabla 140
Campuestos de las farmulas Ia, Ib, Ic, i, le v If, an los que |, es 2,4,8+rifuomo, R

significa ciano ¥ R'. R* comesponden 2 un compuesto de una linaa respectivamante de

la Tabla A .

Tabla 141

Compuesios de las formulas ka, b, (¢, id, te ¥ I, en los que L, 2% 2-metify, 4-fluaro, R?

significa ciano y R?, R’ corresponden a un compuesto de una linea respactivamente de

ja Tabla A .

Tabla 142

Compuestos de las foremulas la, b, I, Id, ke y |, en los que L, es 2-luoro.4-

metoxicarbonilo, R significa ciano y R!, R* corresponden a uh sompuesto de una linea

rezpectivamenle de la Tabla A .
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Tabla 133
Compuestos de las forrmutas g, Ib, 1€, 1d, I8 ¥ if, en lus qua L, es 2-fluorn, 8-CN, RS

signliica ciano y R', R? comasponden a un campuesio de una linea respectivamante de

= Tabla A .

Tabla 144
Compuastos da [as formulas ke, b, 1o, Id, le ¥ i, en o8 que L, ¢¢ 2.4.5-triflucro, R?

significa tiang y R, RE cormesponden & un compuesto de una inea respectivamente de

la Tabla A,

Tabla 145
Compuestos de las formulas ta, Ih, 1€, Id, Ba v If, en los que B, &% 2 A-dicivro. R®

significa ciano y R, R corésponden & un compuasts de Lna linea respectivamania de

la Tabla A .

Tobla 148
Compuestos de las férmwlas a. Ib, Ic, Id, le y I, en Ios que L, 88 2-dorn, R signilica

ciano y R, R? covesponden a un eompuesto de una linea respectivanwinte de la Tebla

A

Tabla 147

Compuastos de las formulas Ia, tb, Ic, Id, fe y If, en los que L, ey 2-flupro, R? significa

ciano y RY, ¥ correspondan @ un compuesto de una linga respectivamente de Ia Tabla

A,
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Tabla 148
Compuestos de l2s farmudas 1a, 1b, 12, 1d, le y If, en las que L, 85 2.4-dfuore, R?

signitica ciano y R' F? comesponden & Un compuesto d2 una lines respechivamente de

la Tabla A. .

Tahla 149
Compuestos de las farmulas [a. |b, Ic, Id, le y IF, en los qua L, es 2-fluorg-4-cloro, R

significa clano y R, RY comgspondsn & un compuesto da una linea respectivamants de

la Tabla A .

Tabla 150
Compuestos da |as férmulas Ia, Ik, 12, 14, ba v If, &n los quea Lr, &5 2-clors-4-fluoro, R?

signifiea ciano y R', R* corresponden a un compuesto de ura linea respectivamente de

laTabla A .

Tabla 161
Compuestos de las f[Gmulas la, Ib, Ic, id, l2 y If. en s que L, a5 2 A-difluors . 7°

significa ciano y R', R* comasponden & un compuesto de una linaa respectivamenta de

la Tabla A .

Tabla 152
Compuesios de las farmulas 13, 1b, Ic, K, le y If, an los que L, &s 2,5-dilluoro, R®

signifioa ciano y R', R? comesponden @ un compuesta de Lng finea respactivamente de

Ia Tabla A .
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Tabla 153
Compuestos de fas fermulas |z, 1B, ic, Id, le y If, an los que |, es 2.3,4rfluora, R?

significa ciang y R*, R? vorresponden @ un compuesto de una lines respactivaments de

la Tabla A.

Tabla 154

Compuesios da 1as [dmulas ka, Ib, ¢, K, le ¥ I, en los gue L, es 2-metilo, R* significa

ciano y R', R? porrespandgn a un compuesto de una linea respectivamente de 1A Tabla

A,

Tabla 135

Compuestos de Jas isrmulas |a, Ib, |g, Id, le ¥ IF, én los que L, es 2.4-dimelito, R®

slgnifica ciano y R', R? corresponden & un conpuesto de una linea respectivamente de

in Tebla A .

Tabla 136

Compuastos de las Formulas la, b, lc, Id, le y i, en o8 que L, vs 2-melil-4-cloro, R°

slgnifica ciano y R', R¥ enrresponden a un campuesto de una linea respectivamente de

la Tabla &,

Tabla 157
Cornpuastos de 1as fonmulas la, 1, le, 4, le y If, en los que L, 5 2-fluaro-4-metilo, B*

signlfica cigno v R, R? comesponden a un compuesto de una linea respectivamante de

la Tabla A .
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Tahbla 158
Compuestos de las fermulas la. Ib, &, id, la ¥ I, en fos que L., es 26-dimetilo, R

significa ¢lano ¥ R, R? corresponden a un compuasto de una linea nespectivamente de

la Tabla A .

Tabla 158
Compuestos de Ias formulas (a, 1b, le, Id, le ¥ I, en los qua L, es 2.4 8-trimetilo, R®

significa cisno v R*, R? corrasponden a un compusste de una linea respectivamenle de

la Tabla A.

Takla 180
Compuesios da las formulas la, Ib, le, 4, l& v if, en los qua L, es 2, 6-gifluoro-d-ciann,

R? significa ciano y R', R” corresponden a un compussto de una linea respestivamenta

ce la Tabla A .

Tabla 161

Compueslos de 1as fhemulas fu, ib, Ic, Id, le ¥ If, &n los gue L, as 2 8-diflusra=-4-metilo,

R? signifiva ciana y R', R* curresponden a un ¢compuesto da une lines respectivamente

de la Tabia & .

Tabla 162
Compuestos de las férmulas la, b, le, Id, le y If, an lus que L., 82 E.G-diﬂ'u:}maﬂ,-

metoxicarbenile, R signifiea ciano v R, R? corresponden a us compuests de una linea

respectivamente de la Tabiz A,
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Tabla 163
Compuestos de las famnuias ia, 1o, &, i, & ¥ If. en los que L, es 2-cloro 4-metod, R?

signitica ciang y R'. R® correspondan a un ¢compuesto de una linea respectivamente de

la Tabla A.

Tahlia 164
Compuastos de las formulas la, b, Ic, I, [e y If, @n los que L. es 2-clong, 4-melilo, R

significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de una linea respectivamente de

la Tabla A

Tahia 185
Compuastos de izs formulas la. 1b, I, Id. le ¥ I, en los que L, es 2-cloro,4-

metoxicarbanile, B significa ciano y R', R* corresponden & un compugsto de una linea

respectivamenie de la Tabla A .

Tahta 166

Coumpuestns de las tdrmulas |a, b, lc. Id, le y IF, 2n Iog que L, &5 2-cloro,4-broma, R?

signiflea ciano y R', R? correspenden a un compuesto da una linea respactivarmnenta te

la Tabla & .

Tabla 167

Cormnpuestng de las formulas 1a. &, ic, . 1 y If. en 1os que L, a8 2-cloro.4-vian, R®

significa ciana y R', R? porresponden & un campuesto de una linea iespectivameante de

Iz Tabla A .
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Tabla 188
Compuestos de [ag armulas Ia, th, o, Id, e y If, en los que L, es 2 B-diflugro.4-metaxd,
R* gignilica ciano y R', R’ comesponden a un compuesta oe una linea respectivamants

de la Tabla A .

Tabla 169
Compuestos de las fdrmulze 1a, Ib, ke, K, ley If, en Ips que L, e8 2-Tuaro,3-melilo, R

significa clana y R, R¥ correspoaden a un campuesto da una linea respectivaments de

la Tabla A .

Tabla 170
Compuastos de [as férmulag 1a, Ib, Ic, 1d, e y 11, en fus gua L,es 2 5-dimetilp, R*

significa ciana y R', RZ correspanden & un camprealo de una linea respectivarmentc de

la Tabla A .

TFabla 171

Compuestos do las farmulas la, Ib, Ic, Id, e y If, en los que L, es 2-meatila, 4-cfano, R

significa ciano ¥ R', R® corresponden a un compuesto de una llnea respectivamente de

la Tabla A,

Tabla 172

Compyaslos de las formulas |a, 1b. Ic, Id, le y i, en los que L, es 2-matilo, 4-brome, R®

sigrifica ciano y R', R? correspondsn 4 un compuesto de una linea respectivamente de

la Tabla A .

V44
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Tabla 173

Compuestos de las farmulas la, 1b, Ic, Id, le y If, en los que La.es Z-matile, Sflyory, B

significa ciano y R*, R* camesponden a un compuesto da una linea respeciivamente da

la Tahla A .

Tabla 174
Compuestos de las tormules 1a, b, Ic, d, l8 y §, en 198 que L,es 2-metilo 4-metox), R

significa eiano y R, R? comesponden a ua comauesio de una linea respecivamenta de

la Tabla A

Talla 175
Compuesios de las irmulas 1a, Ib, I, id, & v i, on los que L, &s 2-malilo. 4-

retoxicarhonio, R signifléa dang y R, R? nurresponden a un campueslo de una linea

respectivamente de |a Tabla A .

Tabla 170
Compuesios de ias formulas 1a, |b. le, Id, 12 y It, en los que L, es 2.5-dimetily, 4-brormo,

R* significa clano y R', B2 corresponden a un compueslo de una [inea yespectivamente

de la Tabia 4,

Tabta 177

Compuesios de las fmulas la, Iy, Ik, id, 1e y IF. en los que L., es 2-fluoro, 4-bramo, RS

gignifica ciana ¥ R?, R# comespondan a un compuesio de una linaa respachivamente de

la Tabla A .
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Tabla 178
Compuestos de las farmulas 1a, ib, ic, 10, la v If, en 0% que L, ps 2-fuam, 4-meloxi, B

significa ciano y R', R® corresponden a un compuesto de wia linea respeclivamenie da

ia Tabla A .

Tahla 178
Compuestos de las fmmulas la, ib, Iz, id, ie y If, an loa que L es 2-fluaro, S-metilo, R®

significa ciano y R, R® comesgonden a un compuests de una linga respéctivamenta Je

la Tabla A .

Tabla 180
Compuestos de las #rmulas 1a, 1b, Ig, Id, lay i, en los que L, 85 pentafluorg, R?

significa ciano y &', R? corresponden a un compuesto de una linea respectivamente de

la Tabla A .
Tahia A
No. R' R 1
A1 CHLCH, H
A2 CH.CH. CH,4
A-d. GHaCH, CHyCH,
A4, {:HEGH:;{:Ha : H
A-S. | CHAGHWCH, CHy
A6, CHLGHACH, CHCHa
A-T. CHoCHCH, CH.CH,CH, -
A-8. CH.CH-F H ’
AD. CHLGMF CHs ‘
A0, CHACHF CHACH;
AT, CH,CFy H
A1z | CH.CF, [ GHy
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No. R R’

A-13. CH:CFy CHyCH,
A-14. CH.CF, CH;CH.CH,
A6 CH.CCh H
A6 CH.CCL, CH,
A-1T. CH.CCly CH:EH;

| A-18. CH.CCl; CH,CH.CH,
A-10. CH(CH;); H
A-20. | CH{CH,%; CHs
A-21. CHICH:) CH:CH,
A-22, CHICH;); CH,CH.CH,
A-23. CH.CICH:) H
A24. CHC(CHy) CH;
A-25. CHLC (CHyl CH,CH;
AZB. CH.CH{CH), H
A-DT. CHCH{CHg) CH,
A28 CHLCHIGH,) CH.CH;
A29. (#} CH{CHzCHs)CH; H
A-30. {+) CH{CH,CH;3}CH, CH,
A-31. (%) CH{GHLCH,)CH; CH.CH;
32, ® CH[CHyCH2)CH; H
AA3, ® CH{CH:CH7ICH, CHy

A4, & CH{CH,CH,)CHs &H,CH,
A-35, [8) GH(CH,CHs)CH, H
A-36, {5} CH[CH.CH,)CH; CH,
A-3T, (5) CHICHCH,)CH, CH:CH,
A-3B. (£} GH{CHHCH{CHy), H
A=39, {) CHICH,)-CH(CHg), CH;
A=40, %) CHICH:-CH{CH. ). CH.CH:
Al ® GH{CH}-CH(CHs)a H
A2 & CH{CH)-CH{CH3) CH;
A3, % CH{CHL)-CH{CH,)z CHLCHs
As34, (8) CH{CH;)-CH{CHa): H
A-45. (8} CH{CHy )} CH{CHs), . CHg
A-48. {S) CH(CH;)-CH{CHs): CH,CH,
AAT. {£) CHI{CH:)-C{CHs)a H
A48 {£) CH{CH5-C(CHy)y CH.
A48 | [£} CHICH-CICHak CH.CHM;

\ A%
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| No. R’ ' .- R
A-5Q. ® CH{CH-MGICHyk ~H
Yy {R) CH{CH, - C{CHa) "~ GCH,
AB2. ® CHICHy)-C{CHy ) © GH:CH;
AES. (51 GH{CHs)-C{CHs ) H
A-54. (3) CHICH:)-CICHy) CH
ABB. {8} CHICHFG{CH% CH,CH;
A-86. {£] CH(CH;)-CF H
AST. {£) CH{CHy)CF, CH.
A-BA. | (+) CHICH;)-CF; CHzCH:
A-53, 8 CH(CH,CF s ) H
A0, {R) CH({CHe)-GF5 CHy -
A1, @ GH(CHg)-TF, CHzGCH,
ABZ. (S} CH{CH;}-CF5 H i
AB3. {S) CH{CH,)-CFy ' CH;
" A-84. (8) GHICH.-CF 5 ] CH.CHa
T ABS. (x) CH{GHG)-CCly H
| A-B8. (£} EH{C-Hu}-'Eclg CH;
ABT. {£) CH{CH.)-CCly GHLCH,
A-B8, @ CH{CHA-CCl; H ]
ADY. (R GH[CH3»CCl: GHy,
A-TD. B CH{CH;RCCly CHLCH. o
AT, (S} CH{CHCCls H
A-72. {8} CH{CH4)-CCly GHg
AT3. (8] GH{CH)-CTh — GHLCHs
A74. CH.C{CH,=CH, H
A-75. CH;G(CH.=CH, cH,
A-TE. CH,C[CHy=CH; ' CHZCH,
AT, ¢iciopenti H
A-78, ciclopentl CHs
A-TO. gielopentil CH.CH.
A-80, cighahexi H )
A1, ciclohaxil CHa
482 | ciclohenx CH:CH, -
A83, CHy-
A-B4, (2] -[CHz}r-CH(CH;)-Cir )
A-E5, (R} -{CHa):-CH{CH;}-CHy 7
| AB5. {8) -{CHglr CH{CH,}-CH-
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No. R l R .. ..

A-B7.  A{CH,);-CHOCHHCH.- i

A-B8. ACH-CHICH S H )-CH -

A-88. {CHzk-CHICHICH3}]-CH;- o

A-80. {£) {GHg)}s=CH{CH,)-

AG1. (%) -CH{CH;)-{CHz)-CHICH;)-

A-92, -CHCH=CH-CH,

A-93. «{CH; s

A-Rd, ££) ={CHA-CHICH

5D5. +CHzl-CH{CH:)-{CH;)-

ALB. (£} ~{CHerGH(CH,)-CH.-

A8T. {R) -{CH2)-CHi CHL)-CH,-

A58, {5} ACH)-CHICH,)-CH,

A-03. ' ~ACH - CIOICH O CH, -
A-100.

{CHz]:*—ﬁI_CHz

A-101. -{CHz-CIOICHLOHCH; )- ' i
1102, -(CH)+CH=CH-GH-

Lus compuestos | son apropiados como fungicidas. Sa destacan por ser oxgelente-
mente efectives contra un amplio e=pectro de hongos fitopatdgsnos, especiaimenta,
de [a clase de los ascakiceins, detieruminetos, oonyesins y basidiomiretos. En parte
son gistémicaniente actlvos v puedsen ser usados en la pelecridn de plantas como

fungicidas follarss y del suelo.

Son especiaimenie importanies para combatir multiples hangos en diferentes plantas
de cultivo, tales como Iigo, cenlenn, cebada, avena, amaz, maiz, pasfo, platanos, al-
goddn, soya, café, cafia de azlicar, wid, frutas ¥ plantas de adorno v legumbres, tales

como trijoles, tornates y cucurbiliceas, asi ecomo en iag Semillas de estas plantas.

Son especialmerte apropiados para combalir las siguientes enfermedades de planias:
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+ especlas da Alternarip en legumbres y fnutas,

a pepecies de Ainofuris ¥ e Drechéalers &N Garsales, amoz v cisped,
s Blumeiia graminis (oidid) en cargales,

» Boindis cinerea (moho gris) €n fresas, legumbres, plantas de adomo vy vid,
+  Crysiphe cicharocaarum y Sphaerifhoca fuligines en cucurbitaceas,
s Bspecies te Fusanum y de Verbicilfium en difgrentes plantas,

v especiss de Mycosphaaralls en cereales, platanos y mani,

o Fhylophthora infestans en papas y tomates,

a  Plasmoparg viticold en vid,

* Podagphaera letcafricha en mangunas,

» Pgandocercosporalla herpalrichoides en tigs y cebada,

» espeties de Pysurlopsronossara en lupula y pepines,

s &species de Puccinis en cereales,

«  Pyriguiaria oryZaé en arroz,

» especies da Rfzocioniya en alyodan, armoz ¥ césped,

« Septonia trlici y Stagonnspors nodorum en lrigo,

= Uncinula necatar en vid,

= agpecies de Ustifago en cereales y ¢ana de azloyr, asl como

= especles de Yenfuda-Arien {renal en manzanas y peras.

Los compuestos | son apropiados, ademas, para combatir hongos nocivos, tales coma
Pagcilomyces variotii en fa proteccion de malaniales {p.ej. madera, papel, tissersionas

de pintura, fibras o bien tejidos} ¥ en la proteccion de productos almacenados,

SO
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Las cornpuestas | 5& aplican, tratande los hongos o las plantas, semillas, malerales o
o suelo a proteger frente & una infeccién lungosa con ung cantidad actva fungicida da
lo= ingredientes activos. La aplicacion pueds efectuarse antes o degpués de | infea-

cidn de los maleriales, plantas o semilas por los hongos,

Generalmente, los producios iungicidas contienan de entra 0,1 y 95, praferentamente,

D.5 y 90% en peso de ingradienle activo.

Cuands se urah en la protecgidn de planlas, las cantidades da aplicaclon varian da

0.01 a 2,0 kg de ingrediente activa por ha, dependiendn de! ipa de efecio doseada.

En el tratamiento da jas semillas, las cantidades de ingradiente actlvo varlan, general-

mente, de §,004 a 0,1 g. preferentemente, de 0,01 a 0,05 g, por kilcgrame d& semilla.

En la protagcion da materiales o de produclos almacenados, |2 cantidad de aplicadion
de: ingrediente aclivo dependa de la naluraleza de 1a aplicacidn y del efeclo deseado.
Las cantidades de aplicacién generalmente usades para k3 profeccidn de maleriales
varian, por ejemplo, de 0.001 g a 2 kg, preferentemente, de 0,008 ga 1 kg, de ingre-

diente activo por matro cubics del material tratado.

Los compuestos | puedan ser transformados an las formulaciones acostumbradas,
lales eamo goluciones, ernulsiones, suspanuianes, polvos, pastas y granytados. La

forrma de aplicagion depende del fin respective, pero en lodo caso debe estar asegqura-

ga una Jispersidn fina ¥ unifrme el snemeacks foede b oo

54
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Las formulaciones Sa preparan de manera cohorida, por gjemplo, diluyshdo el princi-
pio active on disolventes /0 sopories, an caso de tesearle. usando emilsionantes y

disparsantes. Como disolventesisustancias auxiliares son apropiados, substancialmean -

te, para esia fin:

agua, disohwentes aromaticos (p.ej. productos Solvesso, xlkeno), parafinas (p.gj.

fracclones de peinbled), alcoholes {p.e|. matanol, butanol, pentangl, alcohol ban-
cilicn), calohas {(p.¢). ciclohexanona, gama-butinlactoma), pirrclidatas (NMP,

NOP), acetatos (diacelsto da glicol), glicoles, amidas de acido dimetilgraso, Sci
dos grados y ésleres grasos. Basicamente, se puedan usar lambién mezclas deo

disalveniss,

sustancias soporie, tales como polvos de piedras naturales (p.gi. caglines, ardi-
llas, talco, tiza) y polvus de pledra sintéticos (p.ej. Atido silicico alizmente disper-
80, siticalos)y, amuisionantes, tales como emulslonanies no NEKXDCNAs v anidni-
Ok [pej. dieres de polioxietienc-alcohnl grase, sulfanatos de alquile y sulfona-

tas de ahilo} y disparsanies, tales como lejlas residuales sulfiticas y matilcelulusa.

Tenseactives apropiadas son ias sales de metal alcaling, alealingtaree y da amania
de| acido ligninos ulfonico, acide naftalinsulidnioo. Scido fanolsulfénico, 4cido dibutilaf-
lalinsulidnico, sulfonatos de alnuifarilo, sulfstos de alquilo, sulfonato de siquile, sulfatos
de aleohal graso, acidos grasos y glicaléleres de alcghul grase sulfatados, ademas,
candensados de naftalfina sullonada y derivados de naftaling con fomialdentdo, con-
densados de naftaling o de dcide feftalinsulfénico con fengl y tormaldehido, &ler oclil-

fenilico de poligxietilano, isaowtifenel etodladn, nclitencd, naniifenal, alquilfenil poligh-
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eol étares, tributifenii-poligiicol dler, triestearifenll-paliglicol ster, pollstsr alcahales de

alguilanio, condensados de alvohol y de slcohs] grase/dxldo de clilend, aceite de ricing
eloxilado, &teres alquiiicos de palioxietileno, polioxipropilenn etoxilado, aleahol laurllico
de poliglicolaler acetal, ésteres de sarbitol, Injias residuales ligninc-sulflticas y metilce-

ulosa.

Sustanclas apropiadas para |a preparacion Je soluciohes, emulsionas, pastas o dis-
parsiones de aceite directamente pulverszatles son: lracciones de aceite minaral de
punto da ebullicidn mediano hasta elevado, coma p.ej. keérosena o eceile diesel, ade-
mag, aceites de alguitdn de carbdn, v acailes da origen vegetal o animal, hidracarbu-
ros alifiticos, ciclices y aromdticos, por ejamplo, tnlueno, xlens, parafina, tetrahidro-
naftaling, naftalings alquiladas v sus derivaras, metanol, etancl, propanol. miranol,
ciclohexanal, clelohexanona, iseforona, disalvenies fuertemenle polares, por ejeinpln,

sulffxido de dimetiio, N-metipirrclidena y agua.

Peivos, agemes de pulverizacion y reciado puaden ser praparados mezclando ¢ mo-

liendo conjuntaments l36 sustancias aclivas von un soporte sblido.

Los granulados {p.oj. granulades recubfertas, impragnados 6 homopganeas) se pusden
praparar uniendo ef ingredients activo con un sopstte sdlida. Ejemplos de cargas séi-
das son: lierras minerales, Lles como silfcagel, acidos slicicos, geles silicices, siica-
tog, lalce, caolin, catiza, cal, bel, Ioess, arcilla, dolomita, tierra de distomeas, sulfato de
calcio y sulfaty de magnasio, éxitdo de magnesia, plasticos moldos, asi cono abono=.
tales cotno sulfato de amonio, fosfato de amonlo, nilrata de amanio, ureas y productos

vegetales, tales comeo harina de ceresies, polvos de corteza, de madera y de cascaras
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de nueces, polvas de celulosa u otros sopories sblidoa.
Generalmante, las lormulaciones contienen enlre 0,01 y $5% on peso, preferentemen-
e, &ntre 0,1 y B0% en peao del principic acfive, Los principios sciivas 5€ usan eri una

pureza de BO% a 100%, prelereniements, de B5% a 100% (Segun espectro de NMR),

Elemplos de formulaciones son: 1. Productos para la difucién con agus

A)  Concentrados solubles en agua (3L)

10 partes en pesd de log principlos achives son disuelias Bn agua o on un disolvente
soluble en agua, Alternalivameante, 22 puaden adiclonar humeciantes b otros auxilla-

res. Elingredienta acliva se disughve cuando &4 diluide con agua.

8) Concentrados dispersables {DC)

20 paries en paso de 108 pringipics actives son disualtas en ciciphexanona adicionan-

do un dispersante, por gjemplo, polivinilpirrelidena. Diluyends con agua, se ablieng

una dispersién.

Cy Caoncentrados emulsionakbles (ET)

15 parfes &n peso da los printipios actives son disyeltas an %ileno adicionando dode-

¢ilbencencsulionato de calcio y eloxilato de aceite de ricing (a1 5% respectivamente).
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Diluyends con agua, sa obtiene una emulsidn.
Dy Emulsiones (EW, EO)

40 paries en pesn de los prhcipios activog son disveltas en xileng adicionando dodas-
¢ilbencenosulfahato da calcip ¥ etoxilato de acaile de ricino (al 5% respectivamente).
Esta mezela es indhtducida £n ajua por medio de un antulsionante (Ultraturtax) y

transformada en una enwulsion hemogénea. Diluyenda con agua, se obtiene una emul-

sion.
E} Suspeasiones {SC,0O0)

En un melino de bolas se trituran 20 paries 2n peso de los principios activos adicio-
nando un dispersante, humectante v agua o un disclvehts organico, obteniéndose una

suspensign fina de ingredienta activo. Diluyends con agua, se ebfiehe una suspansitn

éstable del ingredienié activo,

F]  Granulados dispersables en agua y granulados sQlubles £n aoua (WQ, SG)

50 parles gn peso de los principlus actives son molidas finamente, adiclonandgs digper-
santes y humectantes. y transfomeadas en granulados dispersables en agua o solubles
en agua madiante dispositivas técnicos (por ejernmplo, extrusionadora, torre de putveri-

zacion, lecho fluidizade), Diuyendo can agea, se obliens una dispersion o solucion

gstahle dal principio activa,
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Gy Polvos dispmsables en agua v polvos solubles am agua (WP, 5P)
76 partes en pest de los pincigios activos son molidas en un maline de rotor—gstator
adicionando digpersante, humectantes v gel de silice. Giluyanda ton agua, se abliens
una dispersién o solusidn sstable con el principio activo,

2. Productos para la aplicacion directa

HY  Polvos palverizablas {DF)

5 partes en pese de los printipios activoe son mafidas finaments y mezcladss intima-

mante cen 99% da un caolln finamente dividido. Se obtiene un polva pulverizabla.

§] Grenulados {GR, FG, 56, MG)

0,5 partes an peso de los principios activos 3on Molidas finamente y asociadas oon
895,5% de soporte. Métodos actuales son extriskin, sacado por pulverizacion vy lecho

fluidizado. Se obijenen granuladss que pueden ser aplleados sin dilucion,

J}  Soluglones de volumen ulirabajo (UL)

18 partés en peso da los principios actives son disueltas en un diaplvente orgénice, por

ejemply, xileno. Se abtiehe un productu que pueds ser aplicadn sin dilucian.
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Los principins activas pusden ser usados vomo talas. en forma dé sus-f-nrmulanfnﬁes o
tas formas de apllcacian preparadas a partir de las mismas, por ajemplo, somo sobu-
tionas, polvos, suapensiones o dispersiones, emulsionss, dispersionas de acaite dinec-
tarmenie pulverizables. pastas, polvos pulverizables, agenta de rociado o ¢e regado.
Las formas de apilcacion dependen entaramente dal tin de aplicacion, pars en lWdo
Caso hay gue asagurar una distibucion In més fing posible del los Ingredientes activos

saqdn la invencin,

Las farmas de aplicacian acuosas hueden ser preparadas o part de contentradus da
emul|sion, pastes o pohos hymectables (polvos pulverizables, dizpersiones de aceite)
adiclonando agua, Para preparar emuisiones, pasias o dispersiones de acefe se pue-
den homogeneizar las sustancias como tales o disueltag en un aceile o digolvente an

agus oon la ayuda de un humeriants, agente adherente, dispersants o emulsionanta.

Altemalivamenie, s& pueden preparar conteniradng cumpuestos de la suslancia act-
ya, humeetanis, adnarente, dispersanle o amulsionante, en casn ¢ado, disolvente o

aceite, y taleg concentrados sop apropiades para ger diluides con agua,

Las conoentracignes en principlo aclivo en las preparacicnes lislas para el uso pueden
variar ampliamente, En general, varfan de 0,6001 & 10%. preferentsmante, da 0,01 3

1%

Los principios activas también pueden ser usado con éxito en el procadimients de va-
lumen vitrabaje (ULY), pudiendose aplicar formulaciones con mas del %5% an peso de

ingradiente actlve, o adn al ingredienta activo sin aditivps.
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A 105 principios activos se pueden adiciunar varlos tipos de acaite..hun';aulanta;. é-d:fu-
vanles, herjicidas, fungitidas. u viros paslicidas o bactericidasl A los ingredientes acti-
vos, 8N vaso dado, recién antes de la aplicacion (mezcla de tangue), Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentas sagim la invancion en una relacion ponderal de

1:10 hasta 10:1.

Cuando se usan comg fungicidas, lus fungicidas de fa invencion pueden estar presen-
tes tambien junte con otros ingredlenies activas, por ejemplo. cun herbicidas, insectici-
das. requiadores del crecimlente, fungicidas v oims fertilizantes. Cuando se mezclan
los compuesios | o tas composiciones seguin la invencién ¢oma fungicidas con alivs

fungicidas, entonges se alcanza, frecuentamente, amgliar el espesiro de accidn.

La siguisnte lista da fungicidas con los que se puedan mezclar luvs compuesios seqin
lav invendidn sirve para uslrar fag combinaciones posibles, pero na debe anlenderse
¢ome limitativa:

« acilalaninas, lales como Benalaxyl, Mefalaxyl, Clurace, Oxadicy!,

« derivados de amina, lales como Aldimorph, Dodina, Dadamorph, Fenpropimomgh,

Fenpropidin, Guazating, Iminoutadine, Spirexamin, Tridemorph,

» anilinopirimidinas, 1ales comeo Pyirimethanil, Mepanipyrim o Cyroding,
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antibidlicos. tales cono cicloheximida, ffiseofulvina, kaéugamicina. Ratamicing,

polipxina a estreptornicina.,

azcles, lalas como Bitertangl. Brarmoconazol, Cyproconazol, Difenaconazole, Dini-
traconazal, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluguiconazel, Flusilazel, Flutriafol, He-
xaconazol, iImazaliln, Metconazol, Myclobuianyl, Penconazol, Propiconazol, Procle-
roaz. Protiooonazol, Tebuconazcl, Triadimefon. Triadimenol, Triflumizeol, Triticoaa-
2oi,

dicarbgxirnidas, tales coma Ipradion, Myclozaolin, Procymidan, Winclozolin,

diticcarbamatos. tales como Farbarm, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Meliram,

Propinaly, policarbamato, Thiram, Ziram, Zineb,

complieskos hetarociclicos, ales come anilacina, Benomile, Bosealid, Carbanda-
zir, carbaxin, Oxyearboxin, Cyazofamid, Dazomat, Ditianona, Famoxadon, Fena-
midon, Fenadmel, Fuboridazol, Flutolanile, Furametpir, lsoproticlan, Mepronilo.
Muarimei, Probenazol, Proquinazid, pirifenox, Pyroquilon, Quinasyfan, Siltiafam,

Thlabandazel, Thifluzamid, Tiofanato-metile, Tiadinyl, Tricyelazol, Triforine,

fungicidas da ¢obre, fales como calde da burdeos, acetata de cobre, axicloruro de

cobie, sulfate de cobre bagico,

darivados de nitvolenil, 1ales como Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, nitraftal-

isopropilo,

V39
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feniipimoles, tates como Fenpiclonyl o Fludiaxonyl,

azulre,

otros fungicidas. tales como Acibantenoar-S-metilo, Benthiavalicark, Carpropamiz,
dorothalonilo, Cyflulenamid, Cymoxanilo, Dazomet, ditlomezin, dldlocymed, diato-
feticarb, Edifenphas, Ethabaxam, Fenhexamid, Fentin-acetate, Fenoxanyl, Ferim-
zone, Fluazinam, Fosathyl, Fosethyl-aluminia, Iprovalicarh, hexaclorbencano. Ma-
frafancn, Panrcycuren, Propamonarb, ftalida, Toloclofns-melilo, Guindozene, Zoxuas
mid,

eshpbilurinas, tales como Azoxiglrobin, Dimoxistrobin, Fluoxastrobin, Kresoxim-

inetiln, Metominastrobin, Orveastrobin, Picoxstrobin, Pyiracipatrobin ¢ Tritloxisi-

hin,

derivadoy de acldo sulfénico, takes como Capiaful, Captan, Dichlofluanid, Folpet,

ToliMuanid,

amidas de acido cinamima v analogos, tales como Dimetomorph, Flurnstover o

Fharnorph.

Ejemplos de sinfesis

Ejemplo 1. Sinlesis de {5)-4-clono-6-{2,2 2-rilluoro-1 -metjl-efilamino)-5-¢2.4, B-trifloro-

fenil)-pirimidin- 2-tiocarbamida
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En una salucion de 0.5 g (1.38 mmal} de {5)-d4-claro-f-(2 2, 2-trifluora-1 -etilehil-
amino)-o-{2.4, 5-¥ffluora-lenili=pirimidin-2-carbonitriin, preparado segin la WO

030435893, en 0,16 g de bietilaming y & ml de N-medlpirmolidons se introducen a tam-

ih

peratura &mbiante durante cinco minUtos silluro de hidragens, Teminada la reaceifn,
se adicionan 20 ml de agua, se neutraliza i mezcla con 4cido acéticn, sa extran con
&ter matil- lerc.-butllico, se lava la fase organica con agua. e seca sobre sulfato de
magnesio y 5& saca,

Rendimiento: D.44 g (B1 % de la teorla)

10 pf:101-103°C

Ejemplo 2. Sintesis de 4-sec-bulilaming-6-cloro-G=(2-cloro-6-fluore-fenil }-pirimidin-2-

tivcarbamida
,.LNCl e NGI -
T VY
N — Y
Mi::"L‘Mf e '

15 En una salugion da 1.0 g {2.9 mmol) de 4-sec-butilarning-6-clany-5-{2-cloro-G-lluon-
fenii}-pirimidin-2-carbonitrilc en 0.26 g de tristilamina v 12 ml de N-mefilpirrolidona se
introdu¢ a temperatuca ambiente duranta ginco minutes sulhuro de hidnbgena. Temi-

nada la reaceldn, se adiciahan 20 ml de agua, ge neutraliza la mezcla con Acido acéti-
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ca, s& extrae ¢on ater mefll-tece -butitico, s lava la fase nrganir:é oon agua se Seca
sobre sulfalo de magnesio y ¢ seca.
Fendimienta: (.67 g (53 % de I3 tecria)

p.f.: 147-150°G

{ &= compuesins indicados en [a siguiente Tabla se sintelizaron andlogarments q las

prescripclones arriba indicadas .

164,
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Ejermptos del eleslo cantra hangos nocivoy

El efecto funglcida de ios compuestng de la fonmiula | pueds demostrarse medianta los

EN5AYOS siguiehles:

Los ingredientes activos g8 prepararon separadaments o conjuniamante comao solu-
cién madre con 0,25% en peso de ingrediente activo en acetana DMSO. A esta solu-
cidn =& adiciond 1% an peso del emulsionante Unip&rﬂi@ EL {humectante con efagic
emulsionanta ¥ dispersante basado an alquillencles etoxilados) v las saluciones madre

se dilyyeron con agua a la concentragion deseada .
Ejernplos da aplicaciin

1]  EJemplo de aplicacidn 1 - Eficiencia contra €l moho gria en hojas te pimiento cau-

sado por Beirydiz ciferea en la aplicadian prolectarg

Planiulas da pimiento de la variedad "Neusiedler ldea) Elile” fuznen pulverizadas hasta
chorresr, después de gue se habian desarollado blen 4 2 5 hojas, con una suspansidn
acugsa con [a concentracidn en ingrediants aclive abajo indicada. Al dia siguiente, se
inocLlaron 1335 hojas coh una suSpensian acusa de espores de Bolnds cinevaa, que chn-
tenla 1.7 x 10° esparasiml en una selucién acuoss al 2% ¢e biowiala. A contnuacion, se
colngaron fas plantas de ensay0 en una cAmar climatica con 22 5 24°C v alta hurvedad

del aire. Da=pués de S dias sa podia determinar visualmeats la extensiéon de ta Infsata.

Gion por & hongo en %.



10

12

20

26

PF 54728

79

En esle ensavo, las plantas fratadas con los compusstos -2, 13, 14, 16, 17, 18, |10y |-
11 no presentabizn ninguna infeceidn, mientras que las plantas no ratadas astaban infag-

tadas @n hasta un G0,

2y Efidencia contra el nidio en pepnes causado por Sohacrothace fuliginea en 1a apli-

cacidn protactora

lLas hojas de plantulas de pepinos crecidas en macetas de la vadedad: "Chinesische
Schlange™ [Leron pulverizadas hasta chotrear can suspensiones acumsas de ta concen-
tragién en principio activo abajo indicada, 20 horgs después de estar seca 1a capa prlve-
rizada 5 inocularan las plentas con suspensiones acugsas de znoesporas del aidio del
(Sphaerotheca fuliginea). A continuacion, se cullivaron Jas plantas durante z dias en gl
invarnadero a tamperaturas de antre 20 y 24°C y 60 v B0% de humedad relativa del zire.
Entonces se datemming visualments |a extensitn dal desarrcli;y del hongo en % de infac-

cin de |z supericia de hafa cotleddnea,

En este ansayn, las plantas iratadas con los compusstos -2, 1-3, -4, I8, 16, I-7. 18, [0, |-

10 y 1-1% no pragentaban nlnguna infecciin, mientras que Jas plantas no tratadas estaban

infectadas en hasta un 100%,

3. Eliciencia confra la marchitez temprana del 1omate causada par Altantanie solani

Las hojzs de plantas de tomate de la variedad "Goldene Prinzessin® se pulverizaron
hasta chorrear ¢on ung suspBnsidn acuosa da una consentraclén an principio activo de

250 ppm. Al dia siguienta s infectaren las hejas con una suspensidn acuosa de espo-

bt
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ras de Alomaria sofani &n 2 % de snlugién de hiomalta con una densidad de 0.17 x
19* esporgsfinl. A continuacion, se colocaron [as plantas en una cdmara saturada con
vapor de agua a terperaiuras da entre 20 y 22*°C. Dasputs de 5 dias se habia des-
arrallada tan fuertemente la enfermeadad en |3s plantas de contral na tratadas pero

infectadas, que se pudo delerminar ¢l grado de infecridn en por tlen.

En esle ensayo, las plantas tratadas con 1os cotnpuestos 13, 14, 115, 186, 1T y 1-

18 preséntaban una infexciin de <5 %. mienlras qua las plantas no tratadas estaban

infectadas en hasta un B0 %

4.  Eficiencia contra la mancha reticular de la cebada causada por Pyrenopfrors fa-

&g,

Las hojag de plantulas da cebada crocidas e macetas de la variedad "Hanna" se pul-
warzaron hasta chormear con Una Suspansion aguUDsa en una aancentracion de prini-
pia activy de 250 ppm. 24 Noras despues da estar seca la capa pulverizada s inggula-
fon las plantas de ensayo con una suspensidn acuosa de esporas de Pyrenophon?
{syn. Drechsiaraf fores, ol patigeno de la mancha rotioular. A continuacion, se ooloras
ron las plantas de ensaya en el invermadere 3 temperaturas de ontre 20y 24°Gya 85
hasta 100 % de humedad relativa del aire. Despiés de 6 dias se dederming visualmen-

te la exiensién del desarrollo de la infeceian en % de la superficie tolal da.

En ¢ste ensayo, las piantag iratadas con los compuestos |-13, 114, 115, |16, 17 y -
19 presantaban una infecsién da <10 %, mientas que las plantas no traladas estaban

infegtadas en hasta un 84 %.
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Refvindicagiones

1. Pirimidinas 2-sustituidas de la firmula |

RkN.R“ r,,
| -
R-l-f‘l\- N -Rﬂ

S

=+=
i

1]

B en la que el indica v ks sustituyentes tenoan los significadog siguientas:

n 65 un aumera gnierode{ a b

L significa haltgeno, dane, cianalo {OCN). -alquilo Gy-C;, alquenilo C.-Cy,
10 alquinily C-Cy, aleax Ci-Cy, alquaniloxi C-C, alquinioxl CxGC;, cicloalqguis-
to C-C;, cicloalqueniln C.-Ce, cicloalguiloxi C.-C, cicloaltueniloxi Ca-Cs.
nitro, -Gt=0)-A, -Q(=OR0-A, ~C=ORMNLA W, CIAH=N-OA}, N(ATA, N(AF

C{=0)-A, N{A"FC{=OM{A A, S{=0w-A, B{=0),,-0-A 0 5{=0},-N{AA,

15 m esd,1az2

A, A, A" slgnifican, independientemente, hidrogene, alguilo C;-C., al-

quenilo C,-Cg, alquinile C-Cy, citloalquilo Ci-Ca, cigipaiquenlio Ce-Cy,

fenilo, cuyos radicales omanicos pueden estar parcial o completa-
20 mente halogenados o sustituidos par nitro, Ganato, ciano o Cy-C-
alreoxi; 0 A v A' pueden foimar junto con las &tomos a los que estan

figados itn hetarciclo de cinco 2 seis miembros saturado, no satura-

(b4
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do o amomética, que confiene uno a cuatro helernatomos del grupo Q,

Nao S

pudiendo o5 grupas allfalicos de las demas definiciones da i. oizst'ar parcial

5 o campletamente hatogenados o llevar uno a8 cuatro grupos RY;

R* signilica ciano, alooxi G-C, ricloalquilo Cy-Ca, akjuenilaxi G3-Cy, al-
quinlloxi Cy-Cy, cicioalguenilo ©4-Cy, cicloalguiloxi Cs-C,, cicloalqueni-
ol CrCic, -CE=0)-A, -Cl=O}0-A, -G{=Q)-NAMA, CIAH=N-DA),
10 NEA"MA, NGATGE0RA, NEARC{=QFNIANA, 5(=0),-8, S(=0)-0-4 0
B(=0).-NALA,

R!' g2 significan, independlentamante, afguilo C,-Cy, alquanito C-Ce. algui-
nilo £Cs, Ciclnalqulio C-Cy. haldgenocigloalquito Cy-Ce, pudlends los gru-
15 poa glifaticos de las definiciones g lus radlealss R' v R a su parte estar

parcial ¢ completamanle halogenados o levar UNo a cuairs grupoes R

R* R’ ciano, cidoalqullo -Gy, ciclualquenilo Ca-Cy, hidrod, alooi C,-
Ca- alqueniloxi CxCy, alquiniloxi Cr-Cs, sictoalguiloxi G-
20 Cecicloalquaniloxi, C.-Cy, alquiltioe yCy, -C(=01-A, -C{=0}D-A, -
C{=0)-N{AYA, CIAN=N-OA), N{ATA, N(RRC{=03-A, NIA™-C{=0)-
MN{A')A, 8(=0)w-A, S(=0),0-A o S{=0)n-N{A"A o Tenilo, pudiando a
parte de fenilo levar uno a tres radicalas selececionados del grupo:

haldgang, alquile ©,-Cs, alquenita CxCy, alguinio C;-G;, civloalquila

V¥
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Cu-Ce, halbgenoalguits Ci-Ce, alboxi GGy, clang, nitra, -C(<03-A, -

C{=00D-A, Ci=0-N{A' 1A, GA=N-OA). N(A"A,
R® pueda significar adicionalmente hidvigeno;

R'yR?  puedsn bormar funio con &l atomo de nitrégena al que eataa igados
un anilla saturado o no satyrado de Cinco o seis miembros, que puede &s-
tar intemumpido per un grupo eter—(—O=), carbonilp {{S=09), thio —{—=5-),
sulfendlo 4{—3[=01-) o suifenile {-80-) o un grupo aming -(-MN{R?} adicio-
1D nai, donde R® a5 hidrogeno o akjuile C;-Ce, yo contener Uno a vanios susti-
tuyentes del grupo: haldgeno, alquile Cy-Cihaldgenoaiquilo C.-Ce- y 0x- al-

gullenoxi C-C;;

R’ &g halagang, ciana, aiquilo C,-C,, alquenila Ca-C,, alquiniln $-C., citloal-
15 quiln GG, aleoxi C,-C,, alquenifoxi -Gy, altuinifoxd TG, alguittio C,-Cy,
di-{ alquil €+-Gg~Jamina o alyuilamina C:-Ce, pudiendo los radicales alquilo,
algienilo v slguinilo de R® estar sustituidos por haldgeng. ciang, nitro, &-

¢oud C.-C; 0 gleoxicarbonilo ©4-Cy;

20 R' coresponds auna de las frmulas

an las que
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X osunenlzce direct, -(G=0), {C=0)yNH. -{C¥0]-O. -0, -NR", estan-
do cada vez la parte izquierda da la molécula ligado con &l dtomo de

nitrdgeno,

R es hidrdgeng, metilo. baneilo, triflugrornetil, afito, propangila o me-

toximetilo;

R"  es hiddgenn, alquile Gy-Cg. alquinis C.-C;

R® e hidrigano, metilo n adile Cy-C4

Z esS5o0NR:

pudiendo los grupos allféticos de las definiciones de los radicales R®, RE yio

R" 3 su vez llevar uno o dos grupos R
R* significa haldgeno, OR®, NHR”, alquile C,-Cs. alcoxicarboriyila Cy-Ce-,
acilaming G,-Ca, [1.3]dioxalane -alquilo-C,-C., [1,3]dicxano -alquilo-

C1-C4. signiticandu

R*  es hidrbgeno, metlio, alile o propargilo.
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Pirimidinas 2-sustituidas segun [a reivindicacion 1, donde R significa cloro, cia-

ngy, retiio o netoxi.

Pirimidinas 2-suskituidas segun |a raivindicacién 1, donde R” significa hidrageno v

¥ R significa hidrdge no, alquily C,-Cy o alquenile C,-Cs.

Pirimidinas 2-sustituldas segin una de las reivindicacionas 1 & 3, dohde el grupo

fernilo sustituido por L, representa ¢l grupo B

L-i
LA Ay oL

» . B
4 L®

LI

donge # es al lugar de enlace ¢on es esquelets de pirmidina y

L'  slgnifica fluar, clore, CH, & GF.;

L2L* significan, independientemente, hidrogens. GH; o fldar

L'  es hidrdgeno, flior, cloro, ciano, CHy, SGH;, OCH,, S0,CH;, NH-
C{=0}CHy. N(CHy)-G=0)CH; oder COOTH; und

L* es hidrégens, fidor, clore o CHs,

Procedimiento para la obtencion de pirimidinas 2-sustituidas de 1a fémulz | se-

gun la reivindicacian 1, dogife R.hehg ica un tinamida, caraclerizado porjue sa
hace reaccionar un uumpu ull'a I,
Rl

D 0
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en la yue los sustiluventes L, R', R® y R? tianen los signiticados indicados en la
refvindieacion 1, ¥ R' significa un radical alquilo con 1 a & dtomos de carbono,

pverifualmante sustiuidg, o un radieal fenils eventualments sustituido. can un

5 sianurg de metal alcalfng o alcalingtémeo o cranuro de cinc de (& farmula (1), y
luego se tranglforma el compuesto IV abtenido
R, .R®
N
A L
Y I
I,
Ha;-;” N TR \"
con suifure de hidrbgeno en 14
NI 2
R .-
R"-..N . :D.
Jj\,l%, L,
N
([
5-‘,])\”*:' R:I A
NH,
10
&  Procedimiento pera la obencién de cormpuestos de (a famaula (C, dande lus sus-
lituyentss L,. R', R% R®, R"y R". lienan las definicionss indicadas en la malvindi-
cacicn 1
15
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a.
12

ar

pattjendo de niirilo I por réaccién cun maercaplenos de 1a farnula R"SH bajo
condigiones Acidas v reacsion ulterior del éster de acide ditiocarboxiico obtenido

de 1a fanmula Vil con azidas de 13 formulka RN,

Compuesios de la fGmmuila Vi,

RLN-EE w 1
o
» -
HE‘H”I“N R
3
Vil

donde los sustituyentes R, R?, RS, R®y L, tishen los signifizados indicados en |a

reivindicacian 1,

Producto apropisdo para combatir hongos nodcivas, gue contiene un soporte adli-

do o liquide ¥ un compuesto de lg formula | segn 1a reivindicacian 1.

Protedimientc para comsatir hongos fliopatdgengs. caracterizada pofquea so
iratan lox hongos ¢ {03 materiales, plantas, suelos o semilias a proteger frenta
la infecgion par los hongos con una cantidad antiva de un compuesto de la for-

muia | segln la reivindicagion 1.
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AKLRNZEXNAN HAS Anmalders cder Anv's ' ) ™
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Fonmekder

BAEF AKTIENGESELE SCHAFT

1. Beldigsom Baricht hantel &5 sich um den inbernalionalen vorgufigen Protungabéricht, der won dur mil der
Imernatianalen voriuliyen Priilung beauhirygien Bantnda atch Artikal 35 ershelt wrurde und dern Anmalget gemiid
Aiikel 38 dLemiztsht wiid,

« 2. Digger BERICHT umiafst inagerami§ Blater simachlialllich dieges Duakblatts.
© &  Auderdom lirgen dsm Bericht ANLAREN bel; digse urnizasen
8. 1] {fordan Anmaiar und dea internslionale B0 gosend! insgeaant Bliter; dabei haodeli 8 geh um

[ Eliwar mit 0er Resthreibung, knsprichen unddder Zeichnungen . dis gaénde vunrdan und dicsem Barinnt
zugtunda liegen, vackbder Elater mit Barichtigu rgewn, Jensn die Belérde argestmmi kit {sishe Ragel
70.1A ynd Abechnltl €07 der Varwaliungsvarschaifien).

O Blattar, gie Iihera Blifter arsatzan, die aBer ars den in Feld Nr. 1, Punk 4 und im Zurateiaid BNgearbanan
Grlincien nech AulfRssyzy dér Behdnds vine Anderung ontheten, ole ober dan Ofenberungegehall der
inieraationalen Anegkiung in der wrsiringlich singemictilen Fassuny hinansgeht

b e an das intamssionem Afire gesandfl> insgesamt (hate At und Anzahl derfles eleldronischan

Caten'tagen(s) angabenl |, derdie aln Sequenzprotokall yndioder dle dazugehdrigen Tabeilen antélamhalen,
' N I gornputariBERAIET Fomm, wie im Zusatzield betreffznd dee Sequenzprotokoll anjegeban (gkeliv Abachnit
&N2 der Yarwaliungseorschriften),

. ‘Dieaer Besrichi enthétt Anggaben zu tafgenden Purkzen:

B Fem b | Gyndiage des Hassheits
O rFeale,n  Proslisd

' O Feldnr 11 Kelne Eislulfung elnes Sutdchtens Obar Neubwatt, erfindurische "'atigholt und gewerbliche
ANWBRE BB :

Feld Nr. I'Y  Mengeings Sinhefllichkeil Jur Erfinduny

% Feld Nr. ¥ Bagrinnete Faststallung nach Asikel £5(2) hinzichtlian 2or Neuheit, der wifinderischen Tatighkant
und der gawertlichen Amyamdbarkei: Unaterlagen und Erklarungen ur Slizung mioser Fesistellung

O Famnr vl Bestimady angelihre Unteriagen :
L] FaigMr. VIl Bestwmemte Minge! dor Inturnationalen Anmaldung
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INTERNATIONALER YORLAUFIGER BERICHT Incetriatignales Aktenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTEP2004007258

3t

Fotd Nr. | Grundlnga des Berichms

1. Hinsichtlich dar Sprache berut d&r Bezicht auf der internaticnalen Aismealdung in dar Spreache, in der sie
singeraichl wurde, sofam unfar diesem Punld niehts anderas angegeben ist,

a

2. Hinsichtlizh der Bestandteils” der intemativnalan Anmeldung bensht dur Bericht auf (Exseizhifner, dis dem
Anmaidearnt &uf einc Au¥arderong nach Arlikel 14 hin vorgaiege wordan, geiten im Bafrnen digsos Berichts als
"urspriingich cingeraicht” und sing Mrtt nicty baigaltgly:

Beschrejbung, Selten
I-52

Crer Berisht beruht unl einer Ubarsstzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache,
bei dder as &ich umn Jiz Spracha der Ubersetzung handelt, die (iir folgenden Zweak eingereicht wardzn ist:

O irtemativnale Aechasche {nach Aegeln 12.3 und 23,5 bid
O Variffentlichung ders inlamasionzalen Anmeldung {nach Regel 12.4)
O intarcationale vorfuflge Prifung {nash Aegeln 55.2 undbder 85.3)

iy der urapringhich elngerclchlen FEaEUng

Anspriche, Nr.

1-8

I

In der ureprdnlish @ingerakiriar Fassung

einem Sequenzprotokoll undipder etwalpun dazugehttigen Tebeallen - giehe Zusatzteld betreffend das

Sexuanzprotckoll

and

4.0

Ayfgrund dar Anderungen sind tolgende Unteragen latgetalign:

O Beachrelhung: Seita

O Ansproche: Nr.

[l Zelehnungen: Blatlihb,

0l Scuanzpratokell [Genave Angaber):

0 atwaige 7um Sequanzprotekell gshiirenda Tahellen {povnaus Angaben):

Nigser Borleht ist ohne Bericksichtigeng (von einigen) der diesem Bericht bolgefligten una nashstehend

autgelisteten Andarsngen erstalt worden, 4a diese aus dan im Zusatrfeld angegsbenen Griimian nach
{Arflmaslsung der Behdrde Ooar den Offanbarngsgahalt in der urepriinglich cingarsichten Fassung hinausgehan
egel 70.2 o). :

*

O Beachreibung: Seite

¢ Anspriche: Nr,

O Zeichnyngen: Blatlfbh.

O Sequenzprotokoll (genava Angaben):

1 gwalge zum Sequenzpratokol gehorande Taballen [geraus Angaben):

Wannh FUubkE £ subrifTL, kdonern ginige acdcy alle dieser Blibcsr miE dat Bemerkung

'erasbxt Y verazsher wgrdan.

Fombigh PFCTAPEA! 4381 flariour 2an4)




INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT kitemelivnales Aktenzelchen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTEP2004007258

Fald Nr. ¥ Mangelnde Einheltlichkell dar Erfindung

1. O Aul die aAultorderung zue Eingcihrankuny der Anspri*che cder 2ur 2ahiung zusiiziicher Getihren ket Jer
Anrnelder:

O ¢is Anspriche cingaschrénkt.
[J zusatzlichc Gabihren entrichiat,
O zusitzlicha Geatihren untar Widursprugh entrishtet.
O wedes die Anspriiche elnyeschrénkt noch zusitzlicha Gahithren entichtct.

2, B CleBchdsda heit temgastellt, dad das Eferdemis der Einhwsitlichkedt der Erfindung nicht ardilli ist, urd nat
germal Negel 68,1 beschiossan. dun Anmeider nicht zut Etnschriinkung der Anspriiche oder zur Zahlung
zusatzlicher Gebithren aulzufordem,

3, Die Bahdrdwy ist der Auffassung, daB das Erlardarnis der Einheitiicakait der Edingung rach den Regeln 13.1,
15.2 und 133

O erflltist.
O aus folgenden Granden nizht erftHi isL:

4. Daher ist de; Barichl {07 die telgenden Teils £ar intarnaiionalen Anmelding erstalll we rden:
alla Tella.

O cie Teile, dia sich auf die Anspriche nil pigenden Nummern heziehen: .

Faid Nr. ¥ Begriindeie Feststallung nach Artikel 35 (2} hinsichtich der Heuheit, der erfinderischen
'Egg hn::; und der gowarblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklérungen rur Stitzung dieger
tsbellung

1. Feststellumg
Neuhsle (M} Ja:  Ansprichg 1-6
Nein: Ansprdche
Edinderigche Tatigkeit (13) Ja:  Anspriche -9

Nein; Ansprilche
Gawerbliche Anwendbarfeei (1A}  Ja:  Anspriche: 1.3

MNeln: Anspriche:

2, Umeriagen und Erklarungan (Regel 70.7):
siehe Beiblat

Farmsott PCTAPEA! 409 (JanLar 2009)

E
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Insernationalas Aktonzaichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT
(BEIBLATT) PCT/EP2004/307258

Zu Purid 3V

Mangeinde Einheitlichkeit der Erfindung

Das Dokument W3-A-03/043893 (im Folganden D1 genannt) offenbart lunglzid witksame
2-substituierte Pyrimidine dar Fommel 1, darunter auch Verbindungen, in denan der Rast R
die Bedautung -C{=NORINRTR® hat.

Somtt ist das Unterscheidungsmerkmal zwischen den VYerbindungen der Formed | aus dem
gegenwdittigen Anspruch 1 und den Verbindungen aus D1 zu sehen als

- erstens Bareitstellung von in 2-Stellung mit einer Gruppe -C{=Z)-NH-X-R*
substituiertan Pytimidinen, wobei Z die Bedeulung "Stickstoff" hat und

- Zweitens Bargitstellung von in 2-Stellung mit siner Gruppe -G(=Z)-NH-X-R* ader
-C{=N-X-R?)-SH" substituiertan Pytimidinen, wobei Z dig Bedeutung "Schwefal” hat.

Jedoch, mit dam Yorhandensaein von zwe! verschiedenen Unteracheldungsmerkmalen und
ahne jegliches gemeinsames strukturelles Merkmal kann der Gegenstand des
gegemvartigen Anspruchs 1 nicht langer als einhettlich im Sinne von Ar. 82 EPL gagehan
werden und musa daher in zwe! unterschiedliche Erfindungen aufgsteitt werden
(Nichteinheitlichkeit a2 posterion), dig wie folgt lauten:

- Beraltstellung von in 2-Stallung mit siner Gruppa -C{=Z}-NH-X-A" subatituisrten
Pyrimidinen, von Zwlschenprodukien und von eingm Yerfahren zu ihrer Hersiellung {erste
Edindung),

- Bersitetallung von in 2-Stellung mit einer Gruppe -C{=7)-NH-X-R? oder
-C{=N-X-A"-5R" substituiarian Pyrimidinen, wobei Z die Badautung "Sehwefal® hat, von
Zwischenprodulten und von einem Verfahren zu threr Hergtellung {zweaite Erfindung).

Zu Punkt ¥V
Begriindete Fesiztellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und
der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Eridérungen zur Stiitzung disser
Feststellung
D1: WO 03/043883 A (GRAMMENOS WASSILIOS ; RHEINHEIMER JOAGHIM
{DE}): BASF AG (DE); GEWEHR M) 30. Maj 2003 (2003-08-30)
D2: WO D2/074753 A (RHEINHEIMER JOACHIM ; BASF AG (DE); GEWEHR
MARKUS (DE); LORENZ GISELA) 26. Septamber 2002 {2002-03-26}

Formbiat PCY/Beiblal'd00 (HIER 1) (EPA-Januer 5004
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BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT '
{REIALATT} PCT/EFZ2004/007258
Neuhait

Dokuinent 01 oflenbart flungizid wirksame 2-substituierte Pyrdmidine der Formel |, darunter
auch Verbindungsn. in denen der Aest A* unter anderem die Badsutung Ci=NORNR*R"
hat [vgl. Seita 1, Zeilen 4, 5; Seite 1, Formal 1; Seite 2, Zeile 45; Seite 17, Zeile 36 - Seita
19, Zeile 4; Seiten 30-30, Balspiele).

Im geqenwhrtigen Anspruch 1 sind zZwei 2 prion einhsitlicha Ausfihrungsformen
beansprucht, némiich Verbindungan, in denen A* die Bedautung -C{=Z)-NH-X-R" mit Z=N
hat, was als formal neue Auswahl aus D1 geften kann, de der Fest B*in D1 neben -
C{=NORINR*R" noch waitara Bedeutungen haben kann, und Verbindungen, in denen R*
die Bedeutung -C{=Z)-NH-X-R" mit Z=8 odar -C{=N-X-F*}-SR® hat, welche durch D1 nicht
vbryaggenamman warden,

Somit ist fir den Gegenstand der unabhangigen Anspriicha 1 ungd 7-2 sowie der
abhénglgen Anspriiche 2-4 formal Neuheil gegan D1 anzusrkennen.

Dokument D2 offenbart weitere fungizid wirksame 2-substituierte Pyrimidine, von denen
gich dia Verbindungen der Formel | aus Anspruch 1 jedoch dadurch unterscheiden, dass
der Substituant R* aus Formel | von Anspruch 1 acyclisch ist {vgl, Saite 1, Zeilen 2, 3;
Baita 1, Formef |; Seite 24, Zeile 14 - Seite 25, Zeile 9; Seiten 35-44, Berspiala).

Erfinderische Titigloeit

Erste Erfindung:

Unierscheidungsmarkmal ist dle neue Auswah| der in 2-5tellung am Pyrimidin tefindlichen
Gruppe R! mit der Bedautung -C{=Z)-MH-X-B* mit Z=N.

In Abwesenhel von Bewaismaterial f(ir einen dberraschenden technischen Effekt, der mit
diesem Merkmal in Zusammenhang zu bringen wére, karm die der neven Auswahl zu
Grunde liegende objektive Aufgabe lediglich gesehen wardan in der Beraitstellung weiterer
Verbindungen mit fungizider Widcung imn Bahmen der aflgemeinsn Lehre von Dt,

Da aber dle beanspruchte Lésung dieser sehr allgamsinen Aufgabe in Abwesenhsit eines

technischen Effekies als willkiirlicha Auswahl sus D1 anzuschen ist, kann fir diese
Lésung keine erfinderischa Taligksit enedkannt worden.

Ferinbilafl 20T Aelbiatd08 (Blatt &) (SPA-Januar 2504}
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Zweaite Erfindung:
Unterscheidungsmerkmal ist die in 2-Stellung am Pyrimidin befindlichs Gruppe R mit der
Bedeutung -C{=Z)-NH-X-R" mit Z=5 odar -Cl=N-X-H7-3R".

Auch hiar gilt, dass in Abwesenheit von Beweismalaral Fir sinen dberraschendsn
technischan Effekt die den nauen Merkmalan zu Grunds lisgends chisktive Aufgabe
lediglich gesehen warden kann in der Bereitstellung weiterar Yarbindungen mit fungizider
Wirkung, waiterer 2wischanprodukie und eines weiteren Verfahrens zur irer Herstellung.

Ctie beanspruchte L osung dieser sehr allgemeinen Aufgabe bestand in dar Baraitstellung

ven In 2-Stellung mit elner Gruppe R substituiarten Pyrimidinen, wobei die Gruppe R* sin
Thiocarbonsaureamid oder dessen Tautomcres garstalit,

Da jedoch dissa Lisung dem Stand der Technik nicht emtngbmbar war, muss fiir die
abigan nauan Merkmala das Vorhandensain von erflnderischer Tatigkeit anarkannt
werdan, auch in Abwesenheit einea technlschen Effekts.

Gewerbllche Anwendbarkeit
Es besteht kein Zweifel, dass der Gegenstand der vorliegenden Anspriiche 1-9 gewarblich
anwendbar ist.

Formales

Die konkretan Anwendungsbelsplels sowie dis in der Beschreibung und den Anspriichen
genannten Herstellungsverfahren beziahen sich ausschlieflich auf soiche Verbindungen,
in danen “£' far "Schwefel" staht,

Somit ist Anspruch 1, soweit er sich auf Verhindungsn bezieht, in denen "Z° dig Bedautung
“Stickstolf" hat, nicht hinreichend durch die Beéschreibung gestutzt

FonHdal PCT Rekilatt0e (Siat 3 (EPA-Ju war 2050
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Industria y. Comercio

SUPERINTENDERNC | A

Delegatura de Propiedad Industrial

Division da Nuevas Creaciones

‘REQUISITOS NECESARIOS FARA PRESENTACION Y AGILIZACION DEL

TRAMITE
_ A
PATENTE DE INVENGION [~y MODELD DE UTILIDAD { )
-Indicacién ds qua a5 aolicita ka cohtasion de una patants, /
-Dawns da idsntificesisn del solleitante o de |8 persona que 38"
prescnta la solicitmd.
Liegerlpsion de la invencldin

-Dibuos te sar estog perﬁnentr;;';l_ /
Comprobanta de Pago de las B34 estehlecida
COMPLETA ) INCOMPLETA | )

DISERC INBUSTRIAL  { )

«Indieaclan Je que se solicita ol registra de Disefio Industial.

-Dialos de [dentificacidn del sollcitants o de [a persona que s6
prasents la selicitug, .

«Rapretantaciin grifice ¥ fotogratica del Disefio Industrial o muesira
del Materiel que incotpava el diseng,

-Gamprobante d¢ Pags de las tzsas welablecldas.

COMPLETA | ) INGOMPLETA { |

ESQUEMA DE TRAZADD [ |

«|ndicacin da que ae selicits & reglstna da Disedio indusirial,
~Dates de ldentifieacian dei salisitanta & da la persons fus se
presenta fa soli citud.

-Reprosantacion grifica del Ezquema Traeata.
-Comprokanite de Pagn de |25 tesss estehicsldas.

COMPLETA [ | INCOMPLETA | }

. pee—_s
L Y

PO MT O oy

R ol LEDIT P
o .. LU
Primara

B
- =T
AL T I . 'u-

FT9)

LM
- LRI

L Ry B 3 e

SET T SRNTEAN ke W aee - pmims
. 1 "ot e

LSLWRIO RADICADGR
() ]
[} [ ]
{ ) i )
i) t
£ ()
() [}
() {1
L] [ ]
[ ) {1
{ ) i
{ ] (I
i) ()
[} (]
L} ()
. (]
[} (]
{ ] { }

A"‘H )
T
Ftrma Responsable;

Feche: {Eﬂé".ﬂ 21 -J-f' _ﬂe‘?ﬂfé




REPTIRLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCTIA DE TNDUSTRIA ¥ COCMERCIO

Fol i~k
20200
SBogotd D.C.,

Dooton(a)

FERRERO EMILIO

Apoderaido =] v/o Repregentante de
BASF AFTTRNOESELLSCHATT

EEFERENCIM Radicarifm Ho. o6 §380
S5plicitud Lnternacicnal EP2044 /007258
Pecha lnlclos faee nacional 2470272008

Tramitc |
R lock 375
Actuacidn 415
Likode No. 168
rPoilna x

Teniendo sn cudnba gque la soliclitud de privilegic de palente que se tramita baja 21
expedfente indicade en la reaferesncia, ruine log xeguleitos de forma establecides en
la Deciaidn 435 &e ko Comipgidn A= 1a Oamunidad Andina, ci Tratade de CooperacifSn en
Materia de Pultenbea (PCT), el Reglamento ¥y la Civgular finica de la Superinbondengla
de Indusrria y <Comercic, sm envia &l extracto de la solicituwd a la Oficina de
Comunivaciones para efecto de su publicacidn en 1a Gaceta de Propiedad Industrial.

D L e
Dado en Bogot& DO, J

ALIX CARNENZN CEBPEDES DE VERGEL
Tafe da la divigion Jde Nuevas Creacionee
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