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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE
B Patente de Invencion [J Patente de Modelo de Utilidad.
X Capitulo I. [ capitulo I
Nombre BASF AKTIENGESELLSCHAFT .
sociedad constituida y existente bajo las IDENTIFICACION
SOLI?"I)ANTE leyes de Republica Federal de Alemania | ¢ ¢ u NIT O
Direccion 67056 Ludwigshafen, CE O oo [
Republica Federal de Alemania Cual
~' Domicilio Ludwigshafen
Repliblica Federal de Alemania Numero
Nombre EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién Carrera 4" No 72-35 ce X NIT H
Teléfono 347 36 11
REPRESENTANTE| 211 86 50 CE. il Otro |
O APODERADO Cual
E-mall clientes@camyp com ua
; Domicilio Bogota, Colombia Numero 438019 TP 31929
@ 1. Anja SCHWOGLER 9. Carsten BLETTNER
Heinnch-Lanz-Strasse 3, Richard-Wagner-Strasse 48,
68165 Mannheim 68165 Mannheim,
INVEN(;%R (ES) Republica Federal de Alemania Repliblica Federal de Alemania
2. Markus GEWEHR 10. Peter SCHAFER
Goethestrasse 21, Romerstrasse 1,
. 56288 Kasteilaun, 67308 Ottersheim
Republica Federal de Alemania Reptblica Federal de Alemania
= 3. Bernd MULLER 11. Frank SCHIEWECK
Stockingerstrasse 7, Lindenweg 4,
67227 Frankenthal, 67258 Hepheim,
Republica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
4. Thomas GROTE 12. Oliver WAGNER
Im Hohnhausen 18, Im Meisental 50,
67157 Wachenheimn, 67433 Neustadt
Repiblica Federal de Alemania Republica federal de Alemania
5. Wassillos GRAMMENOS 13. Reinhard STIERL
Alexander-Fleming-Strasse 13, Jahnstrasse 8,
67071 Ludwigshafen, 67251 Freinsheim,
Replblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
6. Jordi TORMO | BLASCO 14. Ulrich SCHOFL
Carl-Benz-Strasse 10-3, Erlenstrasse 8,
69514 Laudenbach, 68782 Bruhl,
Republica Federal de Alemania Reptblica Federal de Alemamia
7. Andreas GYPSER 15. Siegfried STRATHMANN
B4 4, Donnersbergstrasse 9,
68159 Mannheim, 67117 Limburgerhof

Repubhca Federal de Alemania

Repiblica Federal de Alemania




L

CAVELIER ABOGADOS COLO 00361-841-" 074-4 ID-4345AWPCLO361
8. Joachim RHEINHEIMER 16. Maria SCHERER
Merziger Strasse 24, Hermann-Jurgens-Strasse 30,
67063 Ludwigshafen, 76829 Godramstein,
Repiiblica Federal de Alemama Repubhca Federal de Alemania

i : j PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EP2004/007877 Fecha: 15 de julio de 2004

Publicacién Internacional No WO 2005/012261 A1 Fecha: 10 de febrero de 2005

O,

TITULO (54) PIRIMIDINAS 2-SUSTITUIDAS

©

Clasificacion Internacional (51) C07D 239/42

K OO 0000 HEEROER IZIDIZIGI

Prioridad | (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Nimero de Solicitud
si® Noll g=—E % %g
@ Comprobante de pago No.: 06 — 4.665 Fecha: 23 de enero de 2006
Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud por $ 463 000.00.
Comprobante de pago por rewindicacién de pnondad.

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

Poderes, si fuere el caso

Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante

Declaraciones

Copia de Ia solicitud infemacional (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)
Traduccidn de la solicitud internacional al castellano (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA

De ser el caso, copia del contrato de acceso

De ser el caso, documento que acredite la licencia o0 autonzacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depdsito del matenal biolégico

Arte final 12x12

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

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

Otros VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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NOMBRE EMILIO FERRERO

FIRMA : I o S
C C. 438 019 de Usaquén TP 31.929
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CAVELIER ABOGADOS COLO 00361-841. .074-4 ID-4345WPCLD361

DOCUMENTOS ANEXOS

1. [X] Publicacién Internacional WO 2005/012261 A1
Descripciédn:
Paginas 66 en el idioma original
Paginas 95 en espaiiol
Reivindicaciones. Numero (s) 14
Figuras: Numero (s)

2. Forma PCT/ISA/210. Informe de Busqueda Internacional.

3. DJExtracto de publicacion.

NO SE REALJIZARON MODIFICACIONES EN FASE
INTERNACIONAL
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und Servicezeichen; Handelsnamen-und-zeichen),

VERTRETUNG UND VOLLMACHT

Yo - (nosotros), abajo firmado (s)
BASF Aktlengeselxschaft

r

domuciliado(s) en Ludwigshafen, Repiblica

Federal de Alemanig--

nnnnnn

por el presenie nombramos a GERMAN CAVELIER,
tpa. 832, GONZALO PERDOMO, tpe. 831; ERNESTO
CAVELIER, tpa. 11518; y EMILIO FEB.RERO tpu.
31928, dom:cihados en la Carrera 4* N° 72-35, Bogot&
Colombla en obedecimiento a lo dispuesto en el para-
grafo 1° del Articulo 543 del Cédigo de Comercio, el
primere como principal ¥ los demés como suplentes, en
su orden, como nuesiros representantes en todos los
asuntos de propiedad indugtria] con facultad para recibir
notificaciones y nombrar apoderados judiciales o ex-
trajudiciales El primer representante suplente reem-
plazard al principal en caso de ausencia o mmpedimento
temporal o defimtivo de aquél. La misma regla se apli-
card cudndo el segundo representante suplente haya de
reemplazar al primero, o el tercero al segundo En tales
casos, el representanie principal, o el primero, o segun-
do suplente, en su caso, o ambos, declararin su
intencién de no ejercer la representacién mediante
declaracién autenticada por Notario Piblico en Colom-
bia, o por Notario u atro Funcionario Piblico, o Cénsul
de Colombia, en el extranjero, y si1 se tratare de im-
pedimento, con &l certificado respective Si alguno de
los nombrados faltare defimitivamente, el siguiente to-
mara su lugar. Cuando cesare la ausencia o i1mpedi-
mento del representante principal, o de su primero o
segundo suplente, en su caso, podrin ejercer la repre-
Jsentacién, en su orden, uno u otros segin el caso, asu-
miéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando en
ese momento el ejercicio de la representacién por el
primero, segundo o tercer suplente en su caso.
Ademis, ¥ bajo las mismas reglas, conferimos poder a
los abogados arriba nombrados, para obtener la pro-
teccién de mu (nuestra) propiedad industrial y contra
lda competencia desleal, a cuyo efecto autorizo{amos)
a los dichos apoderados para que me (nos) representen
ante cualesquiera entidades o personas, ejerzan ¢ no
jurisdiccrén, especialmente ante las del orden adminis-
trativo, contencioso-admimstrativo y judicial, en todo lo
concerruente a los siguientes asuntos: a) Obtencidén de
patentes de invencidn, modelos y dibujos industriales,
el registro de marcas de fibrica, colectivas, defensivas
y de servicios; el depdsito de nombres comerciales y
ensefias; su renovacién, traspaso, cambio de nombre 0
domicilio, cancelacién voluntaria, y el registro de L.
cencias de uso de esos derechos b) Las acciones dc
oposicién, cancelacién, nulidad, medulas cautelares, con-
cesion de heenciags y en general los juicios civiles, pe
nales, administrativos o contencmso-adnumltntwos
relacionados con estos derechos; acciones y juicios que
promovamos O Se nos promuevan Y para que en todos
los asuntos arriba determinados, puedan sustitufr este
mandato, transigir, desistir, cancelar, recibir, renunciar.
y ratificar los actos hechos por agentes oficiosos

Dade 7 firmado hoy 17 {e marzq de 1989

\\\ en D-6700 Ludwigshafen

Ich (wir) unten Unterzeichnender (de)
BASFE. Aktiengesellschaft.

wohnhatt m Ludwigshafen, Republica Faderal
de Alemania

verleithen durch dluel Schrelben an GERM.AN CAVE:
LIER, tpa. 832, GONZALO PERDOMO, tpa. 831; ER-
NESTO CAVELIER, tpa. 11519; und EMILIO FERRERO

tpa, 3192; wohnhaft in der Cmerl 4% N9 72-35, Bogot.ﬁ,
Kolumbmn, um die Verfilgung "des Absatzes 1 im Ar.

tikel 543 deg Handelsgesetzbuch zu beachten, der erste
als Hauptvertreter und die ubrigen als Stellvertireter,’
beziehungsweise, als unsere Verterter i1n allen was sich
auf das industrielle Eigentum bezieht, berechtigt Mel-
dungen zu empfangen und gerichtilche und ausserge-
richtilche Bevollmiigtigte zu ernennen. Der erste Stell-
vertreter wird den Hauptvertreter ersetzen wegen
zeitweiligen oder definitiven Abwesenheit oder Hinder-
russes des ersten Dieselbe Regel wird angewandt wer-
den wenn der zweite Stellvertreter den ersten ersetzen

muss, oder der dritte den zweiten. In solchen Falle der.
Hauptvertreter, oder der erste oder der zweite Stell-
vertreter, bezehungsweise, oder beide, werden jhre
Absicht .aussprechen um nicht die Vertretung suszui-
ben mitielst Aussage notarjell beglaubigt in Kolumbien,
oder vor Notar oder vor einem anderen Sffentlichen
Beamter, oder Kolumbianischen Konsul im Auslande;!
und wenn es ein Hindernss se1, mittels der betreffenden,
Beglaubigung Wenn einer der Gennanten immerfort
abwesend wire, der Folgende wird ihn ersetzen, Im
Falle dass die Abwesenheit oder das Hindernis des,
Hauptvertreters, oder diejenigen seines ersten, zwerten
oder dritten Vertreters, bexiehungsweise, bee.ndeten

emner oder anderen, ordnungsweise werden die Vertre-.
tung ausliben und sie zu sich nehmen nur auf Grund'
sie auszuiben, mit Aufhfren zur Zeit der Auslibung der
Vertretung durch den ersten, den zweiten oder den
dritten Stellverireter beziehungsweise

Ausserdem, und unter dieselben Regeln, wir verlelhen.
den genannten Rechisanwaelte die Vollmacht, und um:
den Schutz meines (unseres) industriellen Eigentum|
zuerhalten, und gegen den unlauteren Wetthbewerb: zu,
dessem Zweck ich (wir) die genannten Bevollmlich-

tigten ernenne (n), damit sie uns vor beliebigen Institu-,
tionen oder Personen die die Rechtssprechung ausiben,
oder nicht, vor a]lem vor denen mit Verwaltungs,:
streitigem Verwalhmgs, und juristischem Charakter,
in allen was sich auf folgende Angelegenheiten bezieht,
zu vertreten: a) FErlangung von Patenten, Mod:

und Zeichnungen; Registrierung von Waren-, S el-
Defensive- und Service-zeichen; Aufbewahrung wvon:
Handelmamen- und zeichen; lhre Emeurerung u.nd|
Ubertragung, Names und Wohnsitzinderung, freiwillige’
Annnlierung und die Registrierung von Vertragshizenz;.
b) Dwe Oppomtlonsklager;. Annuherung, Ungillhigket,

Vormchtsmassnahmen, 'Lizenzen und im allgemeinen,
die Ziwvil-, Straf-, Verwaltungs- oder streitigen Verwal-
hmgsprozesse. dJe mit dJesen Rechten verbunden nmd.
Aktionen-und - Verhand! f?’d.le wir vorantreiben |

odATndInaNATO UARTYIEL ; ¢) damut amie 1n allen’

obéf ﬁ&ﬁ eg dieses Mandat erset-
';EF" 'ﬁl")b'&%baptgndmehmen, annulieren, empfan.-
ggn,\verzichten.‘Meldungen anneh.men und gerichtliche :
updya Bevollmiig ernennen, und
d&e}l—{fn t’hchen Vertreter bestiitigen

X AR .
L{Ng{n Arehiiont ami,] ‘17'?““3%'2 1983.

L) ,

w SLiquishaten. | . ,

§ N ARIA (E)

h‘- - e vAad TR ”JI‘:\ '

@—h-dq Ll -

BASF Akta.engesellschaf‘t

-.///»aé ¢

6" Unterschrift



U.R.Nr. 1407/89

» -

eigenhdindig vor mir vollzogenen Unterschriften der fir
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein }

handelnden Herren:

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorste cemmy .
at ¥ L

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

2. Dr. Peter Richt ers , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein.

: Die Herren Dr., Welzel und Dr. Richters sind mir perstnlich

bekannt.

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhein HR B 3000 be-

' scheinige ich, daB die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters
i als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und

f Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem

\ Sitz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind.

Ludwigshafen am Rhein, den 17. M#rz 1989
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Die Echtheit vorstehender Unterschrift des Notarassessors

Thomas Walter

als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Kohler

1n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedruckten
Dienststempels werden hiermit bestétigt. Zugleich wird bescheinigt,
dab der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war. = .
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El suscrito Cénsul General de Colombia en Prankfurs
am Main, Reviblica Fedzral de Alemania, vistos los
documentos presentados por los interesados,

CERTIPICA:

Gue el serior Thomas Walter=——=—-—=-cemmmcececccema—a— ————
quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein~—=-=—=-—=—==—--
autenticé la(s) firma(s) del(os) signataric_(s) del
Poder precedente, ejercia las funciones indicadas ¥y

su firms corresvonde a la recistrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)-----+»->—=—r-soecvr—r—cn—u—u
aue la comnafiia RASF Aktiengesellschaft—w—c————eemcmmmraen

85 una sociedad constituida de acuerdo con las leves
de la Rep@blica Federal de Alemania y cumple su objetp

conforme a las mismas; que el(los) sefior(es) Dr. Gunther

WELZEL y el Dr. Peter RICHTERS--==—m—m———r e
quien(es) en sus caréct;,-r(es) de apoderadogs—~—=—=—=—z—=——-x

—————————————————————————————— ¥y cuya(s) firma{g) fué

(fueron) au%tenticazda(s) ante ¢l Hobario Thomas Walter—---

—————————————————————————— -~ es(son) su(s) representan-

te(s) legal(es) en este paia, by e NS 11 -“m!w "“""ar
&:oubummn

ud ah:uumnm‘v?mﬁ UM 2"
Yorobia b

i
El Cbénsul General no asume resvonsabi} 1da\d"bbr”& o
b - i
tenido del documento. _ g',*’.ﬂz% %
Esta Certificacibn se expide en Fra.n.k in ~ “‘3
el seis de Abril de mil novecientos loc Om“#ul?:\ggs" !

e S L SR T T Y

Frankfurt a. M 0 6 ABR 1989
‘ ‘ k-0077

PAGADQ IMPUESTO DE TIMBRE
Ao PO 5% g L £.6. 4. K
31‘

Marthas Nifio de Stand
Cénsul ﬁensraldeCu WinMa




LY
)
R
1] -,'%5
s
rl

-

W

- 1A
.

' -
LS o
- L

J

4NSTEN DE RELACISHES EXTFR/REN o
LEGALIZACIONES !

WW"MM
l:‘.'L: -

gy
(RPN ) -

'

i

[ o
va fema conrr wlpir e’ raean

[~ iorbay o G e v oAee {p:}n 1
o temmaaer £ e e

)
)
!

2

s
'-m"-

Lo ST ACUNA
1 '3 .. _“al‘es

h.

zm7t

* . -
("t 7. (ol DCIA gAuTiM
% NG uomn-k l'E-)

/...,-—-"""—‘ - A
“ " . L. Lo .‘.' .
- ) el S
X . . . ! ) .'
b Lot i
- ] . I _‘..‘..‘
_ o AT : ko
A ' 3 . s
. " Y - E., -
e \ .
) N ". g B Yy
= 1 . - ..
= - Fl ta nd A . :
“ - - 5 - — AT A e

w L. th
[ALT
N
AT L

.

.
1, .
-
,
Y

.

9

%"J



-~

P 1l

t““‘“u NOYARIO SE 17 (7] DI L GIRGULD

i'} DE 30,1014, ARG LORSTAR DUS LA *

JOTBELLA Lhritink €0 EL ORIGIHAL 3
0 Quwh- W ' .hm A LA VISTA i3
. =t L iy

LY i, e .(\
1

AUTIS
ARIA (])

o R ORI A e LA L

ffq
2‘ ':
4
ﬂ’ﬁ wﬂ’:

.
ot
v
.
A
' i
.)p‘.‘d .
.
, . .
b AR
] ]
L
! v
, .



\‘ .

47 .

Zamd

BB T AR e dew T
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| BE BOGOTA, HAGO CONSTAR QUE LA
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« Die ularische Legalisierug ist notwendig

»

- NOTA PARA EL SEROR CONSUL COLOMBIANO: Segtn los articulos 65 del C de P. C. y 480 del C de
Co., si el Poderdan es una sociedad, el sefior Cénsul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de
B encia, que eferce 'su objeto soclal, que quien confiere el poder es su representante y puede otorgar
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* IRADUCCOR "OF tCIAL ND. 2056

-

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

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

que la presente.-

(R continuacien del poder conferado a GERMAN CAVELIER, BGON-

IALO FERDUMO, ERNESTO CAVELIER y EMILIO FERRERO., ¢omicliliados

en la Cra. 4 No. 72-73, BogotaA. el 17 de marco de 198%. por

la sucledad HASF A tiengesellschaft, domiciliada en

Ludwigshafen, RFA:)

=2 's Erotocolo notarsal Ne. 1407/837

4G 3

m - Certifico la autenticidad de 1las +tirmas anteriores puestas

T JZ .
[

b= § ante mi, por los sefores:

CICY

ST

:g 2 1. Dr. Gunther W e 1 =1 . guimico, domicili«dc en
o ‘e

>4 |4

Ludwigshaten am Rhein,

. - Dr. FPeter R 1 ¢ h tr s , quimico. domicirliado en

N Ludwigshafen am Rhein.

A lus doctores Welzel y Richters los conpzco en persona.

"':'hq-:‘.r‘ PR P alte i X LT o
if-‘hun NOYARIO b7 1C (&) n'."l. i:.nclu.o*
1 * BOGOTA, hATD CONSTAR GUE LA .
"FOTOLOPIL COINCIOE CON T\, JRIDINAL
_ouu Ht TERICO & LA VIATA
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:.’gékglficéﬂ‘por haber tenido a la vista el registro de comer-

' €1 HR B Z@0p0., del juzgado de Ludwigshafen, que los doctores

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

tados para representar comnjuntamente y firmar por la sociedad

BASF Al tiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen.

l.udwigshafen am Rhean, 17 de marzo de 1989

{sello redondo:)

Dr. Biegfried kohler Fdo.: firma 1legible

Notario de Ludwigshafen Th. Walter
Asesor del notario como repre

sentante oficialmente deslignado

SER
r |i

59% M.riushcie

del notario Dr. Siegfried kohler

w

Ill

!

nu.l

QE 2 e certifica la autenticidad de la firma anterior del asesor

d A

Ei;t)% del notario. consejero de justicia Dr. kohler, domiciliado en

w =

N3 g

ag l: Ludwigshaten am Rhein, vy la del sello oficial que la acom-
pafia. Al mismo ti1empo se certifica que eel mencionado notario
estaba facultado para realizar ese acto oficial.

b

M Frankenthal (Ftalz)., veintiuno de marzo de mil novecientos

ochenta v nueve

-
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Ei'vresndente del frabunal Regional

de.. firma tlegible (sello redondo:)

(Frahz éerfas) El Fresidente del Tribunal Regional
de Frantenthal (Pfalz)

Nota: Dervrechas 20.—— DM

EN ESFAMDOL: La legalizacion de las firmas anteriores por el
Consulado de General de Eolombia en Frankfurt, bajo el No.
OO77 (Certiticacidn consular) del &6 de abril de 1989 y del
Ministerio de HRelaciones Esteriores de Colombia bajo el No.

85061 del '4 de abril de 1989.

Fragado impuesto de timbre US$ 4,00

ES IRADUCCION FlElL Y COMFLETA, de la cual se deia copia en

los archivous de estas aficinas para su confrontacion.

Bogota, U6 de abril de 1989

LUZ ARRIAGA DE HERBENX
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R 4 ABOGADOS CORREQ ELECTRONICO MUNDIAL CAVE
TELEFONO (7 (1| 2120100
£DIFICIO 515K

CARRERA 49, No 72-35 CaBLES CAVELEYES

BOGOTA 8, COLOMBIA

t . o
* defior Jefe de la \\
i DIVIS1ION DE NUEVAS CREACIONES

Superintendencia de Industria y Comercio
E. S. D.

. Poderdqnte: BASF AKTIENSESELLSCHAFT

Poder conferido el: 17-03-B9

Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi calidad de apoderado
- T principal del poderdante arriba ° menc1onado i ﬁ¢£nﬁﬁmeg$e
N inanifiesto a Usted que sustituyo el ¥poder._qonfer1db“‘en‘ el

“p'. U" s

***dfctor EMILIO FERRERO, Abogade con’* Tarjeta "Profeﬁ;oﬁa%nk& )
w ‘Mo. 31.929, con todas las facultades que me fueron confnrlda‘s.'-'.'__ )

Hago la anterior sustitucidén conforme al artlﬂulo 66*der‘-t
Cdédigo de Procedimiento Civil ya que 1los otros sustlputag’

8 A &
.

}
1

-

g faltan en este momento. LTl
e

Sefior Jefe, ,

'Gﬁmmiqm K A A
] T.P.A. No. -832 . ",
C.C. No. 2.877.924 de Bogota

pp

Acepto: B

- . -~
“Cr -
-7
EMI-LIQ,OF‘ERRFTI‘}E) S eran i
2) o LY
T. B rANONES AL B l?rfkﬁﬂ"é"{i : I
R- e cun. HE TENIDG Ommn.n A
C.C. No. }438 019" de- Usacj\.len,g
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CAVELIER ABOGADOS NIT B4D04) 367-3
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DILIGENCIA DE AUTENTICACION #BE FIRMA
CON PRESENTACION PERSONAL = o
(Art leo del Decrols 2082 de 1980%y 7 -
Arte ef Notarioc Cincuenta (50) del Crrculo de Yzarmfé dn!
Bognta.c. mparecio, el Doctor nmif /e ALY

] —
quren exh.bio 1 cedulo d'e/,:uuudanm numero é} 9 2)." d

expedido en V./”jb' f y lu teretn prefesicnd
nimero__2/ - 74{4 del Miniherio de tusivou, com
el presente rducumenio dingde o ﬂ 'ﬂ- f/ LW’#J [’LWJ"/ e)

y decioro quw lgArmg que opurece en € ¢ uya.
S 2 7T S, S
Y

.

%"htﬁh;m Cincuenta (50) del Crrcul

quun arhibio la cédule de cududr a0

Sontofé de Bogots, D C.

AUTORIZO LA ANTERIOR

llucaﬂnm ns AUTENTICACION‘ DE FIRMA
CON' PRESENTAGION PLASONAL
(A fre gehDacrete 282 do 19691

.lﬁ'd. an Z Z ‘ 'Q' re brae IQ‘. ﬁvf
y [+] ‘t Id | fESIond - 7
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e
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CAVELIER
ABOGADOS

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

CESION

Yo, (nosotros), abajo firmado(s)

domiciliado(s) en

@ CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

€O Asmigrmerni Form 01 1198

et RN LT

ASSIGNMENT

I (we), the undersigned

Anja Schwogler -~

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannhetm
Germany

Cinizen of Germany

Markus Gewehr ~

Goethestr 21, 56288 Kastellaun
Germany

Cuizen of Germany

Bernd Muller ~—

Stockingerstr.7, 67227 Frankenthal
Germany

Cttizen of Germany

Thomas Grote -

Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany

Citezen of Germany

Wassilios Grammenos =~

Colombia

0000055127

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen

Germany

Citizen of Greece

Jord: Tormo 1 Blasco ~
Carl-Benz-5tr.10-3, 69514 Laudenbach
Germany

Citzen of Spain

Andreas Gypser ~

B 4, 4, 68159 Mannheun

Germany

Citizen of Germany

Joachum Rheinheimer ~~

Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen
Germany

Cutizen of Germany

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

Cuzen of Germany

Peter Schafer e

Romerstr 1, 67308 Ottersheum
Germany

Cutizen of Germany

\5



Colombia
Seite 2

0000055127

Frank Schieweck -
Lindenweg 4, 67258 Hefhern
Germany
Citizen of Germany
Olver Wagner
Im Mesental 50, 67433 Neustadt
Germany
Cuitizen of Germany
Reinhard Sterl
Jahnstr.8, 67251 Freinsheim
-+ Germany

Citizen of Germany
Ulrich Schofl
Erlenstr. 8, 68782 Bruhl
Germany
Cinzen of Germany
Siegfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof
Germany
Citizen of Germany
Maria Scherer
Hermann-Jurgens-Str.30, 76829 Godramsiein
Germany

s Citizen of Germany

declaro(amos) bajo juramento ser tmco(s) y verdadera(s) state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
inventor(es) de la invenci6n. 1nvention.

P.‘m‘m;dmas 2- Sustifvidac 2-substituted pyrimidine

declaro{amos) asi mismo que cedo(emos) y state as well, that assign, without reservations or imitations
transfiero(erimos), sin limitacién, a favor de la sociedad in favour of

fons N tiougesitl scliadd BASF Aknengeselischaft

constituida y existente de conformidad con las leyes de a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of

ﬂ/o “arrin . od Germany

domiciliada en domiciled in
6 F056 LUJU“ irﬁﬁ'#“ JWL’ WAINMA 67056 Ludwigshafen, Germany

todos los derechos inherentes a dicha invencidn y que la all rights inherent to said invention and that the above
citada Compaiifa queda facultada para solicitar en su mentioned company hereby is enabled to apply, in its name,
nombre la patente correspondiente en la Repiblica de for the corresponding patent 1n the Republic of Colombsa.
Colombia.

® CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Asmgumnt Form 01 1198
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© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

OO Amugnment Forem ()1 1198

’
Dado y firmado hay ~ Given and signed this § 9, Juli 2004

Firma Signature

A (o

A;_;{.S\':hwagler
/4 (‘h ] in V

/ Markus Gewe,

Ao o binlle

Bernd Muller

Tlows [l

Thomas Grdfe

™~
_&QMQS%VM CJ-\
Wassilios Gramhenos

X

ormo 1 Blasco

4o G

r Andreas Gypse

i Joachun Rheinheimer

Gt RO

Carsten Blettner

b 2

Peter Schiffer

Colombia
Seite 3

0000055127

\&



@ CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

€0 Asugnment Form 01 1198

A~ R

Frank Schieweck

o (o

Olwver yagner i

yA

Rewnhard Ster!
Ud @//I

Ulrich Schofl U

Stegfried Strathmann

Ulowe Qo

Maria Scherer

Colombia
Seite 4

0000055127

6
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Urk.R.Nr. 1636/2004

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

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

2. Mr. Markus Gewehr, residing at Goethestrafie 21,
56288 Kastellaun, Germany, personally known to
me,

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

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

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

6. Mr. Jordi Tormo i Blasco, residing at Carl-Benz-
StraBe 10-3, 69514 Laudenbach, Germany, perso-
nally known to me,

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

8. Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger
StraBe 24, 67063 Ludwigshafen, Germany, perso-
nally known to me,

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

10. Mr. Peter Schifer, residing at Romerstrafie 1,
67308 Ottersheim, Germany, personally known to
me;

11. Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweg 4,

67258 HeBheim, Germany, personally known to me,

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



'y

13.

14.

15.

l6.

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

Mr. Ulrich Schéfl, residing at Erlenstr. 8,
68782 Bruhl, Germany, personally known to me,

Mr. Siegfried Strathmann, residing at Donners-
bergstrale 9, 67117 Limburgerhof, Germany, perso-
nally known to me,

Mrs. Maria Scherer, residing at Hermann-Jurgens-
Strafe 30, 76829 Godramstein, Germany, personally
known to me,

are true and wvalid.

Ludwigshafen/Rhine, this 19° day of July, 2004

Notary Public

Wert: 5.112,92 Euro

€




-

;f//N\ AIpur §

APOSTILLE
{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese &ffentliche Urkunde

2. ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

3. in seiner Eigenschaft als
8ffentlicher Notar

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

Bestdtigt
5. in Frankenthal (Pfalz)
6. am 9. August 2004
7. durch den Prdsidenten des .Landgerichts
8. unter Nr. 91 Eb - 922-995/04
9. Siegel/Stempel: 10. Unterschrift

(Werner Tholey)

Kostenvermerk:
Gebithr 12,-- €

19



AUTENTICACION NOTARIAL (INDIVIDUQ)

Alos dias del mes de de 200
ante mi, Notano Piblice de

comparecid(eron) personalmente

]

¢ @y 2 quen(es) doy fe de conocer y me consta que es(son) la(s)
persona(s) firmante(s) del documento que precede, y

quien(es) tiene(n) capacidad Jegal pare otorgarlo,

Notario Pablico

Notarizahon and legahzed by means of Aposhile

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Asssgnmens Form 01 11/98

Colombia
Seite 5

29

0000055336 413

NOTARIAL AUTHENTIFICATION (INDIVIDUALY}

On tius 191:1'l day of July 200 4

before me, a Notary Publicef at Ludwigshafen,
Federal Republic of Germany,
personally appeared

Anja Schwbgler, Markus Gewehr,
Bernd Miller, Thomas Grote,
Wassilios Grammenos, Jordi Tormo

1 Blasco, Andreas Gypser, Joachim
Rheinheimer, Carsten Blettner,
Peter Schiafer, Frank Schieweck,
Oliver Wagner, Reinhard Stierl,
Ulrich Schofl, Siegfried Strathmann
and Maria Scherer

to me known, and known to me to be the person(s) who
executed that foregoing document, and who has(have)
legal capacity to execute 1t

Notary Public
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APOSTILLE
{(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik® Deutschland
Diese dffentliche Urkunde

2. ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

3. in seiner Eigenschaft als
bffentlicher Notar

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

Bestdtigt
5. in Frankenthal (Pfalz)
6. am 9. August 2004
7. durch den Prédsidenten des Landgerichts
8. unter Nr. 91 Eb - %22-995/04
9. Siegel/Stempel: 10. Unterschrift

{Werner Tholey)

LA /~)J;/' Kostenvermerk:
2 - Geblihr ;-
—~ thr 12,-- €

2\



TRADUCCION OFICIAL No. 11097
de un documento escrito en Alemén, efectuada por Luz Amiaga de Herber,

resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 6 de marzo 1978.-

- Traduccién de las legalizaciones en aleman que se encuentran a continuacién de
un documento de cesidn, escrito en espafiol e inglés, por medio del cual los
sefiores

Anja Schwigler

Heinrich-Lanz-Str 3, 68165 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Markus Gewehr

Goethestr 21, 56288 Kastellaun
Alemania

Ciudadano de Alemania

Bernd Mller

Slockingerstr. 7, 87227 Frankenthal
Alemania

Ciudadano de Alemania

Thomas Grote

Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Wassilios Grammenos
Alexander-Fleming-Str 13, 67071 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Grecia

Jordi Tormo 1 Blasco

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

Ciudadano de Espaia

Andreas Gypser

B 4, 4, 68159 Mannheim,

Alemania

Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str 24; 67063 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Alemania

Carsten Blettner

Richard-Wagner-Str.48, 68165 Mannheim

Ciudadano de Alemania

i IAGA DE HERB
Alemania 'E{guA GINg - IHTER-ar o

OFICIAL

Peter Schifer Resowcion No 589 Minjusticia



R&maerstr |, 87308 Ottersheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Frank Schieweck Lindenweg 4, 67258 HeBheim
Alemania

. Ciudadano de Alemania

Oliver Wagner

Im Meisental 50, 67433 Neustadt
Alemania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stierl

Johanstr, 8, 67251 Freinsheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Ulrich Schofl

Erlenstr. 8, 68782 Bruhl

Alemania

Ciudadano de Alemania

Siegfried Strahmann

Donnersbergstr 9, 67117 Limburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Maria Scherer
Hermann-Jurgens-Str.30, 76828 Godramstein
Alemania

Ciudadano de Alemania

2%

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

Pirimidinas 2-sustituidas

y ceden y transfieren a la sociedad BASF Aktiengesellschaft, 67056 Ludwigshafen,
Alemania, todos los derechos Inherentes a dicha invencion y que la citada
compaiiia queda facultada para solicitar en su nombre la patente correspondiente
en la Repablica de Colombia. Hay dieciséis firmas ilegibles. Dado y firmado en

Ludwigshafen el 19 de julio 2004.

Autenticacion notarial en inglés de las dieciséis firmas antecedentes por el notario

de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 19 de julio 2004,
Fdo.: firma ilegible, sello notarial en tinta. Valor: 5.112,92 Euros

' E HEERER
S Thnasuca

__Bﬂ.s'é;;c-;on No 59



APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

" 1. Pais: Republica Federal de Alemania

Este documento puiblico
2. Ha sido firmado por el notano Draxel-Fischer "
3. Actuando en calidad de notario publico T,
4 Lleva el sello oficial del notario Draxel-Fischer, notario de Ludwigshafen am v

sty

am

Rhein 3
Certificado s
5 en Frankenthal (Pfalz) -
6. el 8 de agosto 2004 e
7. por el Presidente del Tribunal Regional =3
8. bajo el No. 91 Eb - 922-985/04 T
9. Sello 10. Firma
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.: firma llegible
(Wemer Tholey)
Costas: Co &
Derechos 12,00 € .

- ...'..[1'-.‘.

Autenticacion notarial en inglés de las dieciseis firmas antecedentes por el notario
de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 19 de julio 2004, bajo el No.
1636/2004. (Hilo y oblea notarial). Valor: 5 112,92 Euros

APOSTILLE
(Convention de L.a Haye du 5 octobre 1961)

1. Pals: Republica Federal de Alemania
Este documento publico
2. Ha sido firmado por el notario Draxel-Fischer
3 Actuando en calidad de notano pdblico
4 Lleva el sello oficial del notario Draxel-Fischer, notario de Ludwigshafen am
Rhein

LUZ ARRIAGA DE HEFRER
mADUCTOR, ERPRETE PFICIAL
LUZ ARRIAGA DE HERBER
mﬂumrE QFICIAL
!

M [ Q Resewcion No 538 Minjusticla

Respiucion No 599 Minjugficla
L ¥e
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Certificado
5. en Frankenthal (Pfalz)
6. el 8 de agosto 2004
7 por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 91 Eb - 922-995/04

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

YW o,
L

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en Ios archlvos de
estas oficinas para su confrontacion

o

Bogota, 28 de diciembre de 2005 )

o A DG HERBER
Qﬁmmm f S
Re}olucién No 5?9 Mnﬂu;stlcla :
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TRADUCCION OFICIAL No. 01.03/06a realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resclucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia,

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

4

AUTENTICACION NOTARIAL (IqDIVIDUO) del 19 de julic de 2004 por medio de
la cual se autentican las firmas de Anja Schwdgler, Markus Gewehr,
Bernd Miller, Thomaé Grote, Wassilios Grammenos, Jordi Tormo i
Blasco, Andreas Gypser, Joachim Rheinheimer, Carsten Blettner, Peter
Schifer, Frank Schieweck, Oliver Wagner, Reinhard Stierl, Ulrich
Schoéfl, Siegfried Strathmann y Maria Scherer en el anterior documento
asi como su capacidad legal otorgarlo.

Firma Ilegible Sello Notarial

{Anexo)
Sello de BApostille expedido en la RepGblica Federal de Alemania y
certificada el 9 de Agosto de 2004 con el Nr. 91 Eb - 922-995/04

firmado por Werner Tholey.

Urk.R. Nr. 1636/2004

Yo, Ludwig Draxel-Fischer, Notario PGblico de Ludwigshafen/Rhine,
RepGblica Federal de Alemania, por el presente testifico y confirmo

que las firmas anteriores de

1. lLa seflora Anja Schwdgler, domiciliada en Heinrich-Lanz-Str.3,
68165 Mannheim, Alemania, a quién conozco personalmente,

2. El1 sefior Markus Gewehr, domiciliado en Goethestrafe 21, 56288

Kastellaun, Alemania, a quién conozco personalmente,
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Ludwigshafen/Rhine, hoy 19 de Julio de 2004

Sello de Firma Ilegible
Oblea Notario Piblico
{Anexo)

Sello de Apostille expedido en la Repiliblica Federal de Alemania y
certificada el 9 de Agosto de 2004 con el Nr. 91 Eb - 922-995/04

firmado por Werner Tholey.

Es traduccidén fiel y completa de la cual se deja copia en esta

oficina para su confrontacién. -
DVZ//ID-007403/WPCLO02G/COLO 00361-841-074-4

TRADUCTOR E |NTERPRE'TE OF!CI;\E) L
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(54) Title: 2-SUBSTITUTED PYRIMIDINES

(54) Bezelchoung: 2-SUBSTITUIERTE PYRIMIDINE
1 2
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(57) Abstract: The invention relates to 2-substituted pynimidines of formula (T), wherein the index n, the substituents R! 1o R?, and
L are defined as indicated 1n the descripnon while R* cotrespontls to one of formulas (IT) or (III), wherein R®, X, and R® are defined
- as indicated 1n the descripion Also disclosed are methods for the producton thereof, pesticides containing the same, and the use
= thereof as pesticides

o)) (57) Zusammenfassung: Die Erfindung betnfft 2-Subshtuierte Pyrimidine der Formel (I) 1n der der Index n und die Substituent=n
R! bis R* sowie L wie mn der Beschreibung defimert sind und R* einer der Formein entspricht, 1n denen R*, X und R® wie 1n der
Beschreibung defimert sind, sowie Verfahren zu deren Herstellung, diese enthaltende pestizide Mittel und deren Verwendung als

Pestizide.
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2-Substituierte Pyrimidine
Beschreibung
5 Die Erfindung betrifft 2-substituterte Pyrimidine der Formel i,
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R"/&Nl R
in der der Index und die Substituenten die folgende Bedeutung haben.
n eine ganze Zahl! von 1 bis 5;

L Halogen, Cyano, Cyanato (OCN), C,-Ce-Alkyl, Cz-Ca-Alkenyl, C~Cy-Alkinyl,
C.-Ce-Alkoxy, C-Cg-Alkenyloxy, Ca-Ca-Alkinyloxy, Cs-Ce-Cycloalkyl, C-Cy-
Cycloalkenyl, C;-Cg-Cycloalkytoxy, C.~Ce-Cycloalkenyloxy, Nitro, -C(=0)-A,
-C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A, C(A)(=N-OA), N(A"A, N(A')-C(=0)-A, N(A")-
C(=0)-N(AA, S(=0)m-A, S(=0)m-0-A oder S(=O)n-N(A)A,

m 0, 1oder2,

A, A’, A" unabhdngig voneinander Wasserstoff, C-Cg-Alky!l, Co-Cg-
Alkenyl, C,-Cg-Alkinyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, Ca-Ce-Cycloalkenyl, Phenyl,
wobei die organischen Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein
konnen oder durch Nitro, Cyanato, Cyano oder C;-C,-Alkoxy substitu-
iert sein kbnnemn, oder A und A* zusammen mit den Atomen an die sie
gebunden sind flr einen fonf- bis sechsgliedrigen gesattigten, partiell
ungesattigten oder aromatischen Heterocyclus, enthaltend ein bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, stehen;

wobei die aliphatischen Gruppen der Restedefinitionen von L threrseits partiel!
oder volisténdig halogeniert sein oder eine bis vier Gruppen RY tragen kénnen:

RY Cyano, C+-Cg-Alkoxy, C3-Ce-Cycloalkyt, Co-Cg-Alkenyloxy, C2-Cy-
Alkinyloxy, C4-Ce-Cycloalkenyl, C3-Cs-Cycloalkyloxy, CsCe-
Cycloalkenyloxy
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-C(=0}-A, ~C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A, C(A’)(=N-OA), N(A"A, N(A")-C(=0)-
A, N(A")-C(=0)-N(A")A, 8(=O)m-A, S(=O)m-0-A oder $(=0),-N(ANA;

R, R? unabhangig vonemnander Ci-Cg-Alkyl, C-Ce-Alkenyl, C,-Cg-Alkinyl,

R!

C5-Cs-Cycloalkyl, C3-Ce-Halogencycloalkyl, wobei die aliphatischen Grup-
pen der Restedefinitionen von R’ und R? ihrerseits partiell oder volistandig
halogeniert sein oder eine bis vier Gruppen R’ tragen kdnnen.

R" Cyano, C,-C4Cycloalkyl, C+-Ce-Cycloalkenyl, Hydroxy, C4-Ce-Alkoxy,
C-Cas-Alkenyloxy, C.~Cs-Alkinyloxy, C,-Ce-Cycloalkyloxy, Cs-Cg-
Cycloalkenyloxy, C;-Ce-Alkylthio, -C(=O)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A,
C(A)(=N-OA), N(AYA, N(A')-C(=0)-A, N(A")-C(=0)-N{AYA, S(=0),-A,
S(=0)m-0-A oder S(=0),-N{A")A oder Phenyl, wobei der Phenylteil ein bis
drei Reste ausgewahit aus der Gruppe: Halogen, C,-Cg-Alkyl, C»-Cgs-
Alkenyl, C>-Cg-Alkinyl, C3-Ce-Cycloalkyl, C,-Ce-Halogenalkyl, C-Cg-Alkoxy,
Cyano, Nitro, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)}-N(A"A, C(A')(=N-0A), N(A"A
tragen kann;

kann zusatzlich Wasserstoff bedeuten;

R und R? kénnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebun-

den sind, einen gesattigten oder ungesattigten flinf- oder sechsgliedrigen
Ring bilden, der durch eine Ether —(~0--), Carbonyl |(C=0)-, Thio —(~8-),
Sulfoxyl {-S[=0}-) oder Sulfenyl ~(~S0>~) oder eine weitere Amino -(-
N(R")- Gruppe, wobei R® Wasserstoff oder C,-Cg-Alkyl bedeutet, unterbro-
chen sein und/oder einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Ha-
logen, C4-Cs-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl und Oxy-C4-Cs-alkylenoxy enthalten
kann;

R® Halogen, Cyano, C1-C4-Alkyl, CrCs-Alkenyl, C-Cs-Alkinyl, Co-Ce-
Cycloalkyl, C,-C,-Alkoxy, Ca-Cs-Alkenyioxy, Ca-Cs-Akkinyloxy, C-Cs-
Alkyithio, Di-(C4-Ce-alkyl)amino oder C-Cg-Alkylamino, wobei die Alkyl, Al-
keny! und Alkinylreste von R? durch Halogen, Cyano, Nitro, C,-Co-Alkoxy
oder C;-C4-Alkoxycarbonyl substituiert sein kénnen,

einer der Formeln

o} RO
H )’(a ‘?(
R

Rl
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entspricht, in denen

X

Rﬂ

Rc

Rw

eine direkte Bindung, ~(C=0)-, {C=0)-NH-, {C=0)-0-, -O-, -NR", -CH-0-
(C=0}, -C=C~C=0}-, wobei das jeweils linke Atom des Brlickenglieds an

" das Stickstoffatom gebunden ist,

Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C»-Cg-Alkenyl, C>-Cg-Alkinyl oder Benzyi;
Wasserstoff, C1-Cg-Alkyl, C2-Cg-Alkenyl oder C-Cy-Alkinyt;

Wasserstoff, C-Cs-Alkyl, C2-Cs-Alkenyl, C,-Cg-AlKinyl, Benzyl oder C4-Cs-
Acyl

bedeuten,

wobei die aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen der Res-
tedefinitionen von R®, R® und/oder R® ihrerseits eine bis vier Gruppen R¥
tragen koénnen:

Halogen, Cyano, OR*, NHR”, SR*, C;-Ce-Alkyl, C-Cg-Alkenyl, C-Cs-Alkinyl,
C1-Ce-Alkoxy, C-C4-Alkoxycarbonyi, C4-Cy-Acylamine, [1,3)Dioxclane-C,-
C.-alkyl, [1,3)Dioxane-C,-C-alkyl, wobe:

R* Wassersfoff, C,-Cg-Alkyl, C-Cg-Alkenyl, C;-Cg-Alkinyl oder Benzyl
bedeutet.

Aullerdem betrifft die Erflhdung ein Verfahren zur Herstellung dieser Verbindungen, 2-
Pynmidine enthaltende Mittel sowie deren Verwendung zur Bekampfung pfianzen-
pathogener Schadpilze.

Aus WO-A 01/86314 sind fungizide Pyrimidine, die in 2-Stellung einen Cyanamino-
substituenten tragen, bekannt. Weiterhin sind aus WO-A 03/43993 fungizide 2-
Pyrimidyl-N-methoxyamidine bekannt.

Die Wirkung der o.g. Pynmidine ist jedoch in vielen Fallen nicht zufriedenstellend. Da-
her lag als Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbesserter Wirksamkent zu finden

Demgemal wurden die eingangs definierten Pyrnmidine der Formel | gefunden AuBRer-
dem wurden Verfahren zu ihrer Herstellung sowie sie enthaltende Mittel zur Bekamp-
fung von Schadpilzen gefinden.
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Die Verbindungen | konnen auf verschiedenen Wegen erhalten werden,

1)  Beispielsweise kann von den Sulfonen der Formel I ausgegangen werden, deren
5 Herstellung in WO-A 02/074753 oder DE 10156279.9 detailliert beschrieben ist.
Durch Umsetzung der Sulfone Il mit Metallcyaniden Il (Me'CN") werden die Nitri-
le IV gewonnen. Unter Metallcyaniden sind in erster Linie Alkali- oder Erdalkali-
cyanide oder auch kovalente Cyanide wie Zinntetracyanid zu verstehen.

1 2
R\N,R L R’\N,Rz
g Me*CN- L,
h} —_— ' N™ =
R's g NP R ] /)N, "
o] N7

/RN

0

il v

10  Der Austausch der Sulfonatgruppe gegen die Nitrilgruppe erfolgt nach literaturbekann-
ten Methoden wie sie beispielsweise in WO-A 03/043983 beschneben sind.

Die weitere Synthese kann wie in Schema 1 dargestellt erfolgen:

15 Schema 1:
- 1 2
R\.. R RN N
N Ly H,0 a
N™ : Ni -
/"\N/ o — oﬁ)‘w’ R®
N NH,
[\ A
b 1 2
R"OH R\ _R? R\N,R
N L by
1]
N™ X
Nl = Rx-viBase I _J
Rhlom)\N/ Ra ——— RS‘ ] N R
NH N\x
'i
B R 1c

Die Nitrilverbindung 1V kann unter sauren oder vorzugsweise basischen Bedingungen

zum Amid |A hydrolysiert werden Die Hydrolyse erfolgt beispielsweise unter den von

Katritzky et al in Synthesis 1989, S 849-850 beschriebenen Bedingungen (Wasser-
20 stoffperoxid, Base, polares aprotisches Losungsmittel). in Comprehensive Organic

‘e
Qust

iy j:;,
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Chemistry, Voi 2, Sutheriand, 1.0 Pergamon Press, Oxford, 1979, S 964 sind Hydro-
lysen von Nitrilen zu Amiden unter sauren Bedingungen beschneben.

Alternativ hierzu kann das Pinneraddukt, das sich durch Anlagerung von in der Regel
Salzsaure an das Nitril IV bildet, mit einem Alkohol der Formel R"OH, wobei R® die
zuvor genannte Bedeutung besitzt, zum Iminoether der Formel IB umgesetzt werden.
Die Alkylierung mit R®X-Y, wobei R und das Brickenglied X die eingangs erwahnte
Bedeutung hat und y fGr eine Abgangsgruppe wie Halogenid, Sulfat oder Sulfonat
steht, liefert Verbindungen des Typs IC.

Die Alkylierung mit R®-Y kann ausgehend von Verbindung IB oder dem Nitril IV auch
mit Mearwein Salzen der Formel (R*),OBF, analog den in Synth. Commun., 1983, 13,
S. 753 oder Helv Chim. Acta, 1986, 69, S. 1224 aufgefuhrten Vorschriften durchge-
fuhrt werden. Man gelangt zu Verbindungen I, wobei X fir eine direkte Bindung steht

-

Eine altemative Synthese der erfindungsgeméBen Verbindungen IA ist in Schema 2
aufgefihrt.

Schema 2:
1 2
R\.N,R R‘\ ’Rz
L, N .
N R'OH e n
/]\ <= 3 _— Nl
NZ NOR O N R
RO
vi v,

3)
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R\ R’ R R
> - b
N -
o ! = 3 0 Nl =
N" "R Base, DCC NT R
OR' Re-X-NH, _N.
H X b
V ﬁg I Ar (R )SOBF“
1 2
R ~ N ,R R!‘\ N . R2
Ly 1. Rb-OH L,
'\{ e 2 Base N [
Hal\l)\N/ R® —_— e - .
| 1 R
~ N
X ~
I‘qa \Y/| :.:- Ic

Die in Schema 2 aufgefuhrie Synthese der Verbindungen IA' und IC géht wiederum
von Nitnl IV aus. Die Nitrilbildung IV kann unter vorzugsweise sauren Bedingungen in
5 Gegenwart von Alkoholen der Formel R’OH, wabei R’ flir C,-Cy-Alkyl, C-Ce-Alkenyl,

C.-Ce-Alkinyl oder C;-Ce-Cycloalkyl, wobei die Reste Alkyl, Alkenyl und Alkinyl partiell
oder volistandig halogentert sein knnen und eine bis drei Gruppen R tragen konnen,
steht, hergestelit werden. Die Umsetzung von V mit Aminen zu den Amiden IA' kann
wie in Org.Lett., 2001, Vol 3, § 1053-56 oder in J.Org.Chem , 2000, Vol 85, S, 8415-

10 20 beschrieben, durchgefthrt werden. Die anschlie@ende Umsetzung mit Meerwein
Salzen der Formel (R%);0BF, analog den in Synth. Commun., 1983, 13, S. 753 oder
Helv. Chim.Acta, 1986, 69, S. 1224 aufgefohrten Vorschriften fithrt zu den erfindungs-
gemafien Verbindungen der Forme! IC Die iminhalogenide der Formel Vi, wobei Hal
fur Halogen und insbesondere Chlor und Brom steht, sind analog Synthesis, 1991, Vol

15 9, S. 750-752 zuganglich. In einer Appel Reaktion werden beispielsweise mit Tetra-
bromkohlenstoff und Triphenylphosphin die entsprechenden Bromverbindungen herge-
stellt Letztere lasst sich schiieBlich mit Alkoholen der Formel R°OM und Basen zu den
erfindungsgeméafen Verbindungen |C umsetzen.

20 Der Rest R? (insbesondere Alkyl) in 6-Position am Pyrimidinring.kann durch Umset-
zung unter Ubergangsmetallkatalyse, wie Ni- oder Pd-Katalyse eingefithrt werden. In
manchen Fallen kann es ratsam sein die Reihenfolge umzudrehen und den Substituen-
ten R® vor dem Substituenten NR'R? einzufiihren
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Schema 3.
R‘\N,R’ R‘\N,R
L . , L
l R -~
R‘S)\N/ cl s ONT R
Vv Vi
1 2
R\N,R
L,

Oxud,
———rare =

g
5
10
J‘?:-
3
15
20

N™ =
|
R:s_/kN’ R®
o

In Formel (R®)y.wXu-M" steht M fur ein Metallion der Wertigkeit Y, wie beispielsweise B,
Zn, Mg, Cu oder Sn, X steht fiir Chlor, Brom, lod oder Hydroxy, R® bedeutet bevorzugt
C1-Co-Alkyl und w steht fir eine Zah! von 0 bis 3. Diese Reaktion kann beispieisweise

analog folgender Methoden durchgefiihrt werden: J. Chem. Soc Perkin Trans. 1, 1187

(1994), ebenda 1, 2345 (1986); WO-A 99/41255; Aust J. Chem., Bd. 43, 733 (1990), J.

Org. Chem., Bd. 43, 358 (1978); J. Chem. Soc. Chem Commun. 866 (1979); Tetra-
hedron Lett., Bd. 34, 8267 (1993); ebenda, Bd. 33, 413 (1992)

Der Substituent R? in Formel IA’ kann auch wie in Schema 4 gezeigt eingefUhrt wer-
Base
—————

den
RL\ ,F{2 R‘ R?
N L NN L
n

N NS
O =

ﬁ/J\N R’ R°{C=0)-ClI OYkN/ R

NH HN._ O

A
Hierbei werden die Verbindungen der Forme! |IA mit Hilfe starker Basen zunachst ins
Anion ubergefiihrt und anschlieRend mit entsprechenden Saurechioriden zu IA' umge-
setzt (s. J. Chem. Soc., Perkin Trans |, 1885, 8. 3043) Man gelangt so zu Verbindun-
gen, in denen X fir ein C=0 -Bruckenglied steht Als Basen fiir die Herstellung des
Anions eignen sich beispielsweise Natriumamid und Natriumhydrid.

Die obengenannten Angaben beziehen sich insbesondere auf die Herstellung von Ver-
bindungen, in denen R® eine Alkylgruppe darstellt Sofern R® eine Cyangruppe oder
einen Alkoxysubstienten bedeutet, kann der Rest R® durch Umsetzung mit Alkalimetall-
cyaniden bzw. Alkalimetallatkoholaten eingefihrt werden,

52
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Bei den in den vorstehenden Formein angegebenen Definitionen der Symbole wurden

Sammelbegriffe verwendet, die allgemein reprasentativ fur die folgenden Substituenten
stehen:

Halogen: Fiuor, Chior, Brom und Jod,

Alkyl sowie die Alkylteile von beispielsweise Alkoxy, Alkylamino, Alkoxycarbo-
nyl: geséttigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 4 bis 4, 6 o-
der B Kohlenstoffatomen, z B. C,-Cg-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethy!, Bu-
tyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-
Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 1,1-
Dimethylpropyl, 1,2-Dimethyipropyl, 1-Methyipentyl, 2-Methyipentyl, 3-Methylpentyl, 4-
Methylpentyl, 1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1,3-Dimethylbutyl, 2,2~
Dimethylbutyl, 2,3-Dimethylbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl, 1,1,2-
Trimethylpropyl, 1,2,2-Tnmethylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropy! und 1-Ethyl-2-
methylpropyl;

Halogenalkyl: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 8 Kohlenstoffato-
men {wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen teilweise oder volistandig die
Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein kbnnen,
2.B C,-CxHalogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlormethyl, Trichlormethy!,
Fluormethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Chlorfluormethyi, Dichiorfiuormethyl, Chior-
difluormethyl, 1-Chiorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethyl, 2,2-Drfluorethyl,
2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chior-2-fluorethyi, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethyl,
2,2,2-Trichlorethyl, Pentaflucrethyl oder 1,1, 1-Trifluorprop-2-yl;

Alkenyl: ungesattigte, geradketlige oder verzweigte Kohlenwasserstofireste mit 2 bis
4, 6 oder 8 Kohlenstoffatomen und siner Doppelbindung in einer beliebigen Position,
z B C.-Cg-Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl, 1-Butenyl, 2-
Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-1-propenyt, 2-Methyi-1-propenyl, 1-Methyl-2-propenyl, 2-
Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Methyl-1-butenyl,
2-Methyl-1-butenyl, 3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-butenyl, 2-Methyl-2-butenyl, 3-
Methyl-2-butenyt, 1-Methyi-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl, 3-Methyl-3-butenyl, 1,1-
Dimethyl-2-propenyt, 1,2-Dimethyi-1-propenyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-
1propenyl, 1-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyt, 5-
Hexenyl, 1-Methyl-1-pentenyl, 2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-
pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 3-Methyl-2-penteny}, 4-Methyl-2-
pentenyl, 1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-
pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyi-4-pentenyi, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-
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penteny!, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-Dimethyl-3-butenyl, 1,2-Dimethyl-1-butenyl, 1,2-
Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimethyi-1-butenyl, 1,3-Dimethyl-2-
butenyt, 1,3-Dimethyl-3-butenyl, 2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyl-1-butenyl, 2,3-
Dimethyl-2-butenyl, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-
butenyl, 1-Ethyl-1-butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethy}-3-butenyl, 2-Ethyl-1-butenyl, 2-
Ethyl-2-butenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, 1,1,2-Trimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-methyi-2-
propenyl, 1-Ethyl-2-methyl-1propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl;

Alkadienyl: ungeséttigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 4,
oder 6 Kohlenstoffatomen und zwei Doppelbindungen in beliebiger Position,

Halogenalkenyl: ungesithgte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste
mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in einer belietigen Position
(wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen die Wasserstoffatome teilweise
oder vollstandig gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, insbesondere Fluor,
Chlor und Brom, ersetzt sein kénnen;

Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 2 bis 8 Kohien-
stoffatomen und einer Dreifachbindung in einer beliebigen Position, z.B. CrCe-Alkiny}
wie Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Prapinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyi, 1-Methyl-2-propinyl,
1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyi, 1-Methyl-3-butiny}, 2-
Methyi-3-butinyt, 3-Methyl-1-butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-

propinyl, 1-Hexinyi, 2-Hexinyi, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 1 -Methyl-2-pentinyi, 1-
Methyl-3-pentinyl, 1-Methyl-4-pentinyl, 2-Methyl-3-pentiny|, 2-Methyl-4-pentinyl, 3-
Methyi-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl, 4-Methyl-1-pentiny!, 4-Methyl-2-pentinyl, 1,1-
Dimethyl-2-butinyl, 1,1-Dimethyl-3-butinyl, 1,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-
butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyi, 1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyi-3-butinyi und
1-Ethyl-1-methyl-2-propinyf;

Cycloalkyl: mono- oder bicyclische, gesattigte Kohlenwasserstofigruppen mit 3 bis 6

Kohlenstoffringgliedern, z.B. Cs-Ce-Cycloalkyl wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl,
Cyclohexyl;

fonf- bis sechsghedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus,
enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S:

- 5- oder 6-gliedriges Heterocyclyl, enthaltend ein bis drei Stickstoffatome

und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder ein oder zwei Sauerstoff-
und/oder Schwefelatome, z.B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyi, 2-
Tetrahydrothienyl, 3-Tetrahydrothienyl, 2-Pyrrolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-
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Isoxazolidinyl, 4-1soxazolidinyl, 5-Isoxazolidinyl, 3-Isothiazohdinyl, 4-
Isothiazolidinyl, S-Isothiazoldinyl, 3-Pyrazolidinyl, 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl,
2-Oxazolidinyl, 4-Oxazolidinyl, 5-Oxazolidinyl, 2-Thiazolidinyl, 4-Thiazoldinyl, 5-
Thiazolidinyl, 2-imidazolidinyi, 4-lmidazoldinyl, 1,2,4-Oxadiazoldin-3-yl, 1,2,4-
Oxadiazolidin-5-yl, 1,2,4-Thiadiazohdin-3-yi, 1,2,4-Thiadiazolidin-5-yl, 1,2,4-
Triazolidin-3-yl, 1,3,4-Oxadiazolidin-2-yi, 1,3,4-Thiadiazolidin-2-yl, 1,3,4-
Triazotlidin-2-yl, 2,3-Dihydrofur-2-yl, 2,3-Dihydrofur-3-yl, 2,4-Dihydrofur-2-yi, 2,4-
Dihydrofur-3-yl, 2,3-Dihydrothien-2-yl, 2,3-Dihydrothien-3-yl, 2,4-Dihydrothien-2-
yl, 2,4-Dihydrothien-3-yl, 2-Pyrrolin-2-yl, 2-Pyrrolin-3-yl, 3-Pyrrolin-2-yl, 3-Pyrrolin-
3-yl, 2-Isoxazolin-3-yl, 3-lsoxazolin-3-yl, 4-Isoxazolin-3-yl, 2-Isoxazolin-4-yl, 3-
Isoxazolin4-yl, 4-lsoxazolin4-yl, 2-Isoxazofin-5-yl, 3-Isoxazolin-5-yl|, 4-
Isoxazolin-5-y1, 2-1sothiazolin-3-yl, 3-Isothiazolin-3-yl, 4-Isothiazolin-3-yl, 2-
Isothiazolin4-y), 3-lsothiazolin-4-yl, 4-Isothiazolin-4-yl, 2-Isothiazolin-5-yl, 3-
Isothiazolin-5-yl, 4-Isothiazolin-5-yl, 2,3-Dihydropyrazol-1-yl, 2,3-Dihydropyrazol-
2-y1, 2,3-Dihydropyrazol-3-yl, 2,3-Dihydropyrazol-4-yl, 2,3-Dihydropyrazol-5-yl,
3,4-Dihydropyrazol-1-yl, 3,4-Dihydropyrazol-3-yl, 3,4-Dihydropyrazol-4-yl, 3,4-
Dihydropyrazol-5-yl, 4,5-Dihydropyrazol-1-yl, 4,5-Dihydropyrazol-3-yl, 4,5-
Dihydropyrazol-4-yi, 4,5-Dihydropyrazol-5-yl, 2,3-Dihydrooxazol-2-yl, 2,3-
Dihydrooxazol-3-yl, 2,3-Dihydrooxazol-4-yl, 2,3-Dihydrooxazol-5-yl, 3,4-
Dihydrooxazol-2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-Dihydrooxazol-4-yl, 3,4-
Dihydrooxazol-5-y, 3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-
Dihydrooxazol-4-yl, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidiny, 1,3-Dioxan-5-yl,
2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl, 2-Tetrahydrothienyl, 3-
Hexahydropyridazinyl, 4-Hexahydropyridazinyl, 2-Hexahydropyrimidinyl, 4-
Hexahydropyrimidinyl, 5-Hexahydropyrnimidinyl, 2-Piperazinyl, 1,3,5-Hexahydro-
triazin-2-yl und 1,2,4-Hexahydrotriazin-3-yl,

5-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei
Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom: 5-Ring Heteroarylgrup-
pen, welche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome oder em bis
dre: Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom als Ringglieder ent-
halten konnen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-
Isoxazolyl, 4-Isoxazolyl, 5-Isoxazolyl, 3-Isothiazolyt, 4-Isothiazolyl, 5-Isothiazolyl,
3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl, 2-
Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-Imidazolyl, 4-Imidazolyl, 1,2,4-Oxadiazol-3-
yi, 1,2,4-Oxadiazol-5-yi, 1,2,4-Thiadiazol-3-yl, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,2,4-Triazol-
3-yl, 1,3,4-Oxadiazol-2-yl, 1,3,4-Thiadiazol-2-y| und 1,3,4-Tnazol-2-yl,

6-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis drei hzw. ein bis vier Stickstoffatome:
8-Ring Heteroaryigruppen, welche neben Kohlenstoffatomen ein bis drei bzw. ein
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s vier Stickstoffatome ais Ringglieder enthalten kénnen, 2.B 2-Pyndinyl, 3-
Pyridinyl, 4-Pyndinyl, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyt, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-
Pyrimidiny!, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Triazin-2-yl und 1,2,4-Triazin-3-yf;

- Ringsystem, das gegebenentfalls von R' und R> bzw von A und A’ zusammen mit
dem Stickstoff, an den sie gebunden sind, aufgespannt wird: Pyrrolidin, Morpho-
Iin, Pipendin oder Tetrahydropyrazol

In dem Umfang der vorliegenden Erfindung sind die (R)- und (S}-isomere und die Ra-
cemate von Verbindungen der Formel | eingeschlossen, die chirale Zentren aufwersen.

Im folgenden werden die Ausfuhrungsformen der Erfindung genauer beschrieben.

Im Hinblick auf die bestimmungsgemafie Verwendung der Pyrimidine der Formel 1 sind
die folgenden Bedeutungen der Substituenten, und zwar jeweils fur sich aliein oder in
Kombination, besonders bevorzugt:

Verbindungen | werden bevorzugt, in denen R' fiir C1-Cg-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl, C,-
Ce-Alkenyl, C-Cy-Alkinyl oder Cs-Ce-Cycloalkyl und R? for Wasserstoff stehen.

Insbesondere werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R* fur in a-Stellung ver-
zweigtes C,-Cy-Alkyl, C-Cg-Alkenyl oder C,-Ce-Halogenalkyl steht.

Daneben werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R fur C,-C,-Halogenalkyt und
R? for Wasserstoff stehen.

Aulerdem werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R' und R? zusammen mit dem
Stickstoff, an das sie gebunden sind, einen funf- oder sechsgliedrigen Ring bilden, der
durch ein Sauerstoffatom unterbrochen sein kann und einen oder zwei C,-Cs-
Alkylsubstituenten tragen kann.

Insbesondere bevorzugt sind Gruppen NR'R? wie — insbesondere in a-Stellung - me-
thylierte Pyrrolidine oder Piperidine. Weiterhin ist 4-Methylpipendin bevorzugt.

Insbesondere werden Pyrimidine | bevorzugt, wobei die Substituenten L' bis L® die
folgende Bedeutung haben:

L Halogen, Cyano, C;-Cg-Alkyl, C1-Ce-Alkoxy, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A,

=
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A, A', A" unabhangig vonemnander Wasserstoff, C-Cg-Alkyl, CCe-Alkenyl,
CCs-Alkinyl

AuBerdem werden Pynmidine | bevorzugt, wobei die durch L, substituierte Phe-
5 nylgruppe for die Gruppe B

steht, worin # die Verknupfungsstelle mit dem Pyrimidin-Gerist ist und

L' Fluor, Chior, CHs oder CF;,
10 L2L* unabhangig voneinander Wasserstoff, CH, oder Fluor;
L®  Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Cyano, CHs, SCH,, OCH,, SQ.CHs, CO-
NHz, CO-NHCHj;, CO-NHC;Hs, CO-N(CHs)a, NH-C(=0)CH,, N(CH;)-
C(=0)CH; oder COOCH, und
L  Wasserstoff, Fluor, Chior oder CH, bedeuten.
15
Besonders bevorzugt werden auch Verbindungen 1, in denen R® C4-C-Alkyl bedeutet,
das durch Halogen substrtuiert sein kann.

AuBierdem werden Verbindungen | besonders bevorzugt, in denen R?® for Halogen, Cy-
20  ano, C4-C-Alkyl oder C,-C,-Alkoxy steht.

Insbesondere werden Verbindungen | bevorzugt, in denen R® Methyl, Cyano, Methoxy
oder insbesondere Chlor bedeutet.

25 Geeignet im Hinblick auf inre fungizide Wirkung sind Pyrimidine der Forme! |, in der R*

flr
Oﬁ"‘\ RI..C)7 an
/
N. N
" x
R steht.
Weiterhin sind Pyrimidine der Forme! | bevorzugt, in der R* fur
RS
05"‘\\ (I)\, |“‘\
|
HN NH

30 steht

-3
ot
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Insbesondere sind Pynmidine der Formel | bevorzugt, in der R* sor

O
?.

HN
steht
5
SchiieBllich kann R* bevorzugt die folgenden Bedeutungen haben, die auch als
prodrug-Restedefinitionen aufgefasst werden kénnen (s. Medicininal Research Re-
views 2003, 23, 763 —~ 793, oder J. of Pharmaceutical Sciences 1897, 86, 765-767):
OT\“‘ O qu.\“ o oﬁN..\‘ 0 Oﬁ.n‘\ Oﬁ.\\‘ Oﬁ_.\\ Oﬁ ot
- - - ” ,N 0
A GRS G s G T s Ve S NIV |
R Osge HN. 0 0
) o=| o” o 0" o
0 ﬁ-“‘\ O%t"“ R
O KA ~ 0 \
/N O o * o e
lilN{j] H .{]]n QT QT a \‘ a
n NH ’N‘ ,Ra_ HIN\NJR HN O ’N = R
_® JRe) R H o} F“ . \r H \/\|or
10 Der index n in den Alkenylenresten der obigen Formeln steht fur eine ganze Zahl 1 bis
3
Insbesondere bevorzugt sind die Restedefinitionen R*:
Oxl Oxo® Ot Oa o Og
N0 N0 \tlvl o T\I 1
{8 AlUa e et ARG N
R O._a HN. .,
R R (o M) Q"0
e B R /

)
B O OY o
\] O\_\l‘ ﬁ.u\
N : 3 |
a N. ,R. H” ]
2.0 reoNH N R W N n
R 0" o

NS

Das Bruckenglied X steht bevorzugt fur emne direkte Bindung und far {C=0)-.

156
Der Substituent R® steht vorzugsweise flir Wasserstoff, Methyl, Benzyl, Trifluormethyl,
Allyl, Propargyl oder Methoxymethyl und besonders bevorzugt fir Wasserstoff.

Der Substituent R® bedeutet bevorzugt Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl oder C-Cs-Alkeny! und
20 insbesondere bevorzugt: Methyl, Allyl oder Propargyl
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Der Substituent R® bedeutet bevorzugt Wasserstoff oder Methyi.
Die Ester der Formel V
R\ N,R2 )
LI'l
N
I
() P Ra
T v
R'O

sind sowohi interessante Zwischenprodukie, als auch exzellente fungizide Wirkstoffe.

Die zuvor genannten Bevorzugungen der Definitionen von L, R bis R® gelten im glei-
chen Sinne auf fir die Ester der Formel V.

a
e

R' steht insbesondere fur einen C,-Cs-Alkylrest , insbesondere bevorzugt fur einen |-
sopropylrest

R’ kann jadoch auch die Bedeutungen Allyl, Propargyl, Benzyl, Aminoalkyl, Hydroxya!-
kyl, Alkoxyalkyl oder Halogenalkyl

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den folgenden Tabellen zu-
sammengesteliten Verbindungen | und V bevorzugt. Die in den Tabellen fur einen Sub-
stituenten genannten Gruppen stellen auBerdem flr sich betrachtet, unabhédngig von
der Kombination, in der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung
des betreffenden Substituenten dar.
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Tabelle 1

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor, 8-

chior, R® Methyl bedeuten und R’, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 2

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2,6-Difiuor, R®
Methyl bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelie 3 enn
Verbindungen der Formel la, Ib, lc, Id, ie, Iif, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Dichlor, v
R* Methyl bedeuten und R’, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht
Tabelle 4
Verbindungen der Formel la, Ib, I¢, Id, le, If, ig, Ih, h und Va, in denen L, 2-Fluor,6-
methyl, R® Methy! bedeuten und R*, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belie A entspricht
Tabelle 5
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i und Va, in denen L, 2,4,6-Trifluor,
R? Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A
entspricht
>
Tabelle 6 @

Verbindungen der Formel la, Ib, Ig, Id, le, i, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
fluor, R® Methyl bedeuten und R', R*f(r eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 7

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, b und Va, in denen L, 2-Fluor,4-
methoxycarbonyl, R® Methyl bedeuten und R', R? firr eine Verbindung jeweils einer

Zeile der Tabelle A entspricht "

Tabelle 8
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17
Verbindungen der Formel la, I, Ic, 1d, le, If, ig, Ih, I und Va, in denen L, 2-Fluor,4-CN,
R® Methy! bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 9

Verbindungen der Fonmel la, ib, ic, Id, le, if, 1g, I, li und Va, in denen L, 2,4,5-Trifluor,
R® Methyl bedeuten und R’, R? far eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tahelle 10

Verbindungen der Formel la, Ib, lIc, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Dichior,
R® Methy! bedeuten und R’, R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelie 11

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor, R?
Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelie A ent-
spricht

Tabelle 12

Verbindungen der Formel la, 1b, Ic, id, le, if, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor, R?
Methy! bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 13

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, te, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2 4-Difluor, R®
Methyl bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 14

Verbindungen der Formet I3, Ib, Ic, Id, le, if, ig, Ih, §i und Va, in denen L, 2-Fluor-4-
chlor, R® Methyl bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 15
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, ih, I und Va, in denen L, 2-Chlor-4-

fluor, R® Methyl bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils ener Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 18

3T
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Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ik, I und Va, in denen L, 2,3-Difluor, R?

Methyl bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 17

Verbindungen der Formel la, 1b, Ic, Id, le, If, g, Ih, li und Va, in denen L, 2,5-Difluor, R®
Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spnicht

Tabelie 18

Verbindungen der Formel la, 1b, Ig, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,3,4-Trifluor,
R® Methyl bedeuten und R’, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 19

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl, R®
Methyl bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelie A ent-
spricht

Tabelle 20

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Dimethyl,
R® Methyl bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabeile 21

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen Ln 2-Methyl-4-
chior, R® Methyi bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht -

Tabelle 22

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, If, ig, ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor-4-~
methyl, R® Methyl bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 23

Verbindungen der Formel ia, b, Ic, id, le, If, Ig, th, i und Va, in denen L, 2,6-Dimethy|,
R? Methyl bedeuten und R*, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht
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Tabelle 24

Verbindungen der Formel la, 1b, Ic, Id, le, If, ig, ih, liund Va, in denen L, 2,4,6-
Trimethyl, R® Methy! bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils emer Zeile der
Tabelie A entspricht

Tabelle 25 .

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, lh, i und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
cyano, R® Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils ener Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 26

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, g, Ik, li und Va, in denen L, 2,8-Difiuor-4-
methyl, R® Methyl bedeuten und R', R? fur-eine Verbindung jeweils emner Zejle der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 27

Verbindungen der Formet 1a, Ib, Ic, Id, le, H, g, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
methoxycarbonyl, R® Methy! bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils emner
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 28
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, I und Va, in denen L, 2-Chlor 4-

Methoxy, R® Methyl bedeuten und R', R? fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 29

Verbindungen der Formel [a, (b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chior,4-

Methyl, R* Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 30
Verbindungen der Formel i, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2-Chlor,4-

methoxycarbonyl, R* Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 31

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, i, Ig, Ik, I und Va, in denen L, 2-Chlor.4-
Brom, R® Methyl bedeuten und R’, R? fur ene Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht



10

15

20

25

30

35

40

WO 2005/012261 PCT/EP2004/007877

Tabelle 32

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chior 4-

Cyan, R® Methyl bedeuten und R’, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspncht

Tabelle 33

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor,4-
methoxy, R? Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspncht

Tabelle 34

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L,2-Fluor,3-

methyl, R® Methyl bedeuten und R*, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelile 35

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,5-Dimethyi,
R? Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A
entspricht

Tabelle 36

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in dehen L, 2-Methyl,4-
Cyan, R® Methyi bedeuten und R’, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 37

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
brom, R® Methyl bedeuten und R, R fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht ‘

Tabelle 38

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,5-
fluor, R® Methy! bedeuten und R', R? flir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 39

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, ig, th, T und Va, in denen L,2-Methyl,4-
methoxy, R?® Methyl bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

et
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Tabelle 40

Verbindungen der Formei 1, Ib, Ic, 14, le, If, g, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4-

methoxycarbonyl, R* Methyl bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer
5 Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 41

Verbindungen der Formel |3, Ib, Ic, Id, e, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,5-

Dimethyl,4-brom, R® Methyl bedeuten und R', R fir eine Verbindung jeweils einer Zel-
10 le der Tabelle A entspncht

Tabelle 42

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, 1h, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-

brom, R® Methyl bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
15 le A entspricht

"y
LTI
h

.
v
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Tabelle 43

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I und Va, in denen L, 2-Fluor 4-

methoxy, R? Methyl bedeuten und R, R far eine Verbindung jeweils einer Zeile der
20 Tabelie A entspricht

Tabelle 44

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fiuor,5-

methyl, R* Methy! bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
25 Dbelie A entspricht

Tabelle 45

e Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, §i und Va, in denen L, Pentafiuor, R®
Methy! bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
30 spricht

Tabelle 46
Verbindungen der Formel la, b, ic, id, le, If, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fluor,6-

chior, R? Chior bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelie
35 A entspricht

Tabelle 47

Verbindungen der Formel Ia, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, §i und Va, in denen L, 2,6-Difluor, R®

Chior bedeuten und R’, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
40 spricht '
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Tabelle 48

Verbindungen der Formel ia, Ib, ic, id, le, If, }g, 1h, Ii und Va, in denen L, 2,6-Dichior,
R? Chior bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A
entspricht

Tabelle 49

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, Ie, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,6-

methyl, R* Chior bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 50

Verbindungen der Formel la, Ib, lc, Id, le, If, g, Ih, li und Va, in denen L, 2,4,6-Trifluor,

R® Chior bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 51

Verbindungen der Formel Ia, Ib, lc, Id, le, If, ig, ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
fluor, R® Chior bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jewelis einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 52
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-

methoxycarbonyl, R* Chior bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils emner Zeile
der Tabelle A entspricht

Tabelle 53

Verbindungen der Formel |3, ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-CN,
R® Chlor bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 54

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig, 1h, li und Va, in denen L, 2,4,5-Trifluor,
R? Chlor bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 55

Verbindungen der Formel la, [b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Dichlor,
R? Chlor bedeuten und R', R? furr eine Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle A
entspricht ' '

o
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Tabelie 56

Verbindungen der Formet la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Clilor, R?
Chlor bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht ’

Tabelle 57

Verbindungen der Formei Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fiuor, R®
Chlor bedeuten und R', R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent-
spricht

Tabelle 58

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2 4-Difiuor, R®
Chior bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 59

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, und Va, in denen L, 2-Fluor-4-
chior, R® Chior bedeuten und R}, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspncht

Tabelle 60
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Chlor-4-

fluor, R? Chilor bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 61

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,3-Difluor, R?
Chilor bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 62

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h und Va, in denen L, 2,5-Diftuor, R®
Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 63

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h und Va, in denen L, 2,3,4-Trifluor,
R® Chior bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht '
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Tabelle 64

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, fi und Va, in denen L, 2-Methyl, R®
Chlor bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 65

Verbindungen der Forme! la, b, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,4-Dimethy!,

R® Chlor bedeuten und R, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 66

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ik, i und Va, in denen L, 2-Methyl-4-

chlor, R® Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelie 87

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, 1, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor4-
methyl, R Chlor bedeuten und R’, R? fiir sine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 68

Verbindungen der Formei ia, Ib, ic, 1d, e, I, ig, ih, }i und Va, in denen L, 2,6-Dimethyl,
R? Chior bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils emner Zelle der Tabelle A
entspricht

Tabelle 68 )
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 14, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4,6-

Trimethyl, R® Chior bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelie A entspricht

Tabelle 70

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
cyano, R® Chlor bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 71

Verbindungen der Formel la, b, Ic, id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
methyl, R® Chlor bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht
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Tabelle 72

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, lh, h und Va, in denen L, 2,6-Difiuor4-
methoxycarbonyl, R* Chior bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspricht

Tabelle 73

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chilor,4-
Methoxy, R® Chior bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 74

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
Methyl, R® Chicr bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 75

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
methoxycarbonyl, R® Chlor bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspricht

Tabelle 76
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 1d, le, ¥, Ig, th, Il und Va, in denen L, 2-Chlor,4-

Brom, R® Chior bedeuten und R', R? flir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabeile
A entspricht

Tabelle 77
Verbindungen der Formel la, b, lc, Id, le, if, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-

Cyan, R® Chior bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 78
Verbindungen der Formel Ia, b, Ic, Id, le, If, ig, th, li und Va, in denen L, 2 6-Difluor 4-

methoxy, R® Chlor bedeuten und R', R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

_Tabelle 79

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,3-
methyl, R® Chilor bedeuten und R’, R? fiir eine Verbindung jewelils einer Zeile der Ta-
belie A entspricht
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Tabelle 80

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, I, 1, Ih, li und Va, in denen L, 2,5-Dimethyl,
R? Chior bedeuten und R', R? fixr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 81

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4- .

cyan, R® Chlor bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

'l'-abelie B2

Verbindungen der Formel Ia, Ib, lc, id, le, If, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
brom, R?® Chlor bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle
A entspnicht C

o

Tabelle 83

Verbindungen der Formel |3, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, }h, li und Va, in denen L, 2-Methyl,5-
fluor, R® Chior bedeuten und R?, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 84

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
methoxy, R Chior bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspncht

Tabelle 85

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, e, I, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methwi 4- @
methoxycarbonyl, R® Chior bedeuten und R*, R? firr eine Verbindung jeweils einer Zeile &
der Tabelle A entspricht

Tabelle 86

Verbindungen der Formel 1a, Ib, lc, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L,2,5
Dimethyl,4-brom, R® Chlor bedeuten und R*, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile
der Tabelle A entspricht

Tabelle 87

Verbindungen der Formel Ia, Ib, lc, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-

brom, R® Chior bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle )
A entspricht
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Tabelie 88

Verbindungen der Formel la, lb, ic, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor 4-
methoxy, R® Chlor bedeuten und R’, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belte A entspricht

Tabelle 89

Verbindungen der Forme! la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, It und Va, in denen L, 2-Fluor,5-
methyi, R® Chior bedeuten und R’, R? fur eine Verbindung jewells einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 90

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, ie, If, Ig, Ih, Il und Va, in denen L, Pentafluor, R
Chilor bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 81

Verbindungen der Formel la, Ib, I, id, e, I, ig, h, ii und Va, in denen L, 2-Fluor,6-
chlor, R® Methoxy bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht '

Tabelle 92

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Difiuor, R®
Methoxy bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 83
Verbindungen der Forme! {a, Ib, Ic, id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,6-Dichlor,

R® Methoxy bedeuten und R, R? for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 94
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,6-

methy!, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 95

Verbindungen der Formel [a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4,6-Trifluor,

R? Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht ’

42
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Tabelle 96

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyi 4-

fiuor, R® Methoxy bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 97

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Iid, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2-Fluor 4-
methoxycarbonyl, R® Methoxy bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelie 98

Verbindungen der Formel la, Ib, lc, 1d, e, If, 1g, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fluor,4-CN,
R* Methoxy bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 99
Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4,5-Trifluor,

R® Methoxy bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 100

Verbindungen der Formel la, b, lc, |d, le, If, Ig, h, Il und Va, in denen L, 2,4-Dichlor,
R? Methoxy bedeuten und R*, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 101

Verbindungen der Formel la, Ib, I¢, Id, le, If, 1g, 1h, li und Va, in denen L, 2-Chlor, R®
Methoxy bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 102

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, if, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fluor, R®
Methoxy bedeuten und R’, R? fiir eme Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 103

Verbindungen der Formel la, 1b, Ic, id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,4-Difluor, R?
Methoxy bedeuten und R', R? fir eme Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

H
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Tabelle 104

Verbindungen der Formel ia, 1b, ic, Id, le, if, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor-4-
chior, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 105

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Th, }i und Va, in denen L, 2-Chlor-4-
fluor, R* Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 106

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, 1i und Va, in denen L, 2,3-Difluor, R?
Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 107

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, h und Va, in denen L, 2,5-Difluor, R*
Methoxy bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 108
Verbindungen der Formel Ia, ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,3,4-Triftuor,

R® Methoxy bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils siner Zeile der Tabelle A
entspnicht

Tabelle 109
Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Ild, le, If, ig, lh, li und Va, in denen L, 2-Methyl, R®

_Methoxy bedeuten und R, R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A

entspricht

Tabelle 110

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, I, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Dimethyl,
R* Methoxy bedeuten und R', R? firr eine Verbindung jeweils einer Zaile der Tabelle A
entspnricht

Tabelle 111

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, th, li und Va, in denen L, 2-Methyl-4-
chior, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht
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Tabelle 112

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, te, If, Ig, Ih, liund Va, in denen L, 2-Fluor-4-
methyl, R* Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspncht

Tabelie 1143

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, li und Va, in denen L, 2,6-Dimethyl,
R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 114
Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4,6-

Trimethyl, R® Methoxy bedeuten und R', R? far eine Verbindung jeweils einer Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelle 115
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, I, le, K, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-

cyano, R* Methoxy bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 116
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, th, hund Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-

methyl, R* Methoxy bedeuten und R', R? fur emne Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelie 117

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
Methoxycarbonyl, R® Methoxy bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer
Zeille der Tabelle A entspricht

Tabelle 118

Verbindungen der Formet Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, lh, i und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
Methoxy, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils emer Zeile der
Tabelle A entspncht

Tabelle 119

Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
Methyl, R® Methoxy bedeuten und R’, R? firr eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht
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Tabelle 120

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, If, lg, Ih, li und Va, in denen L,2-Chior 4-
methoxycarbonyl, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 121

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chior,4-
Methoxy, R® Methoxy bedeuten und R!, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 122
Verbindungen der Formel la, Ib, I, 14, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-

Cyan, R® Methoxy bedeuten und R®, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 123
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, i, ig, th, 1 und Va, 1n denen L, 2,6-Difluor,4-

methoxy, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht )

Tabelle 124
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, 1g, Ih, )i und Va, in denen L, 2-Fluor,3-

methyl, R® Methoxy bedeuten und R', R* fur eine Verbindung jewells einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 125

Verbindungen der Formel 13, Ib, Ig, Id, le, If, Ig, Ih, I und Va, in denen L, 2 5-Dimethyl,

R* Methoxy bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 126

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I und Va, 1n denen L, 2-Methyl 4-
Cyan, R® Methoxy bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils siner Zeile der Ta-
belie A entspricht

Tabelle 127

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, I und Va, in denen L, 2-Methyl 4-
Brom, R* Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht
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Tabelle 128

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,5-
fluor, R® Methoxy bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspnicht

Tabelle 129

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, Ig, ih, Ii und Va, in denen L, 2-Methyl, 4-
methoxy, R? Methoxy bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelie A entspricht

Tabelle 130

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4-
methoxycarbonyl, R® Methoxy bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 131

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, if, Ig, 1h, li und Va, in denen L,2,5-
Dimethyl,4-brom, R® Methoxy bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 132
Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fiuor,4-

brom, R® Methoxy bedeuten und R', R? fr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 133

Verbindungen der Formel ia, Ib, ic, id, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-
methoxy, R® Methoxy bedeuten und R?, R? f0r eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspncht

Tabelle 134

Verbindungen der Formel Ia, Ib, ic, Id, e, 1f, Ig, Ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fluor,5-
methyl, R* Methoxy bedeuten und R, R? fr eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 135

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, id, le, If, ig, th, h und Va, in denen L, Pentafiuor, R
Methoxy bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht
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Tabelle 136

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, Id, le, I, Ig, Ih, liund Va, in denen L, 2-Fluor,6-
chior, R? Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelie 137

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor, R®
Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelie 138

Verbindungen der Formel 1a, ib, ¢, id, le, If, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2,6-Dichlor,
R? Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 139
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 1d, le, If, 1g, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fiuor,6-

methyl, R® Cyano bedeuten und R*, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 140

Verbindungen der Formel ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, i und Va, in denen L, 2,4,6-Trifluor,
R* Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 141

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2-Methyl 4-

fluor, R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspncht

Tabelle 142

Verbindungen der Formel la, b, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, I und Va, in denen L, 2-Fluor,4-
methoxycarbonyl, R® Cyano bedeuten und R', R? fiir eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspncht

Tabelle 143

Verbindungen der Formel ia, b, Ic, id, le, i, lg, 1h, li und Va, in denen L, 2-Fluor,4-CN,
R® Cyano bedeuten und R, R? firr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

AS
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Tabelle 144

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig, ih, li und Va, in denen L, 2,4,5-Trifluor,

R® Cyano bedeuten und R?, R? fur eine Verbindung jewells einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 145

Verbindungen der Formel ia, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Dichior,
R? Cyano bedeuten und R*, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 146

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor, R®
Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent-
spricht

Tabelle 147
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 1d, le, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor, R®

Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 148

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,4-Difluor, RrR?
Cyano bedeuten und R', R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 148

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, I, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2-Fluor-4-
chior, R® Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 150

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ik, li und Va, in denen L, 2-Chlor-4-
fluor, R Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabeiie
A entspricht

Tabelle 151

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, liund Va, in denen L, 2,3-Difluor, R®
Cyano bedeuten und R, R? fur ene Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent-
spricht
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Tabelle 152

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, g, Ih, li und Va, in denen L, 2,5-Difluor, R®
Cyano bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 153

Verbindungen der Formel 1a, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, lund Va, in denen L, 2,3,4-Trifluor,
R® Cyano bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspncht

Tabelle 154

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i und Va, in denen L, 2-Methyl, R?
Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-
spricht

Tabelle 155

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, K, Ig, Ih, Il und Va, in denen L, 2,4-Dimethyl,
R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 156

Verbmdungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, I, Ig, Ib, li und Va, in denen L, 2-Methyl-4-
chior, R? Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 157

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, 14, le, If, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2-Fluor-4-
methyl, R? Cyano bedeuten und R?, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspncht

Tabelle 158

Verbindungen der Formel 13, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, I und Va, in denen L, 2,6-Dimethyl,
R® Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 159 .
Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, 1h, li und Va, in denen L, 2,4,6-

Trimethyl, R® Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht



10

15

20

25

30

35

40

WO 2005/012261 36 PCT/EP2004/007877

Tabelle 160

Verbindungen der Formel ia, Ib, ic, id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-

cyano, R® Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 161

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li und Va, in denen L, 2 6-Difluor-4-
methyl, R® Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 162

Verbindungen der Formel la, b, ¢, Id, le, If, Ig, th, {i und Va, in denen L, 2,6-Difluor-4-
methoxycarbonyl, R? Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer £y
Zeile der Tabelle A entspncht C

Tabelle 163
Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, id, le, K, Ig, |h, li und Va, in depen L, 2-Chilor,4-

Methoxy, R?® Cyano bedeuten und R*, R? firr eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelie 164

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chilor,4-
Methyl, R® Cyano bedeuten und R', R? far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelie 165

Verbindungen der Formel la, Ib, I, 1d, le, If, Ig, Ih, ii und Va, in denen L, 2-Chior,4- Q%
methoxycarbonyl, R? Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer

Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 166

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, ie, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
Brom, R® Cyano bedeuten und R’, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 167

Verbindungen der Formel la, 1b, Ic, id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Chlor,4-
Cyan, R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspncht
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Tabelle 168

Verbindungen der Formel 1a, Ib, ic, Id, le, If, 1g, Ih, hund Va, in denen L, 2,6-Difluor,4-
methoxy, R? Cyano bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelie 169

Verbindungen der Formel 1a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ik, I und Va, in denen L, 2-Fluor,3-
methyl, R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils ener Zeile der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 170

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2, 5-Dimathyl,
R® Cyano bedeuten und R’, R? flir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A
entspricht

Tabelle 171
Verbindungen der Formel 1a, ib, Ic, \d, e, If, ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl 4-

cyan, R? Cyano bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel
le A entspncht

Tabelle 172
Verbindungen der Formel |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl 4-

brom, R® Cyano bedeuten und R, R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspncht

Tabelle 173

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,5-
fluor, R? Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
A entspricht

Tabelle 174
Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl,4-

methoxy, R® Cyano bedeuten und R, R? fur eine Verbindung jeweils ener Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 175

Verbindungen der Formel la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2-Methyl 4-
methoxycarbonyl, R® Cyano bedeuten und R', R? fir eine Verbindung jeweils einer
Zeile der Tabelle A entspricht
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Tabelle 176

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, id, le, I, Ig, Ih, li und Va, in denen L, 2,5-
Dimethyl,4-brom, R? Cyano bedeuten und R*, R? fur eine Verbindung jeweils einer Zei-
le der Tabelle A entspricht

Tabelle 177

Verbindungen der Formel la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, ih, Ii und Va, in denen L, 2-Fluor 4-

brom, R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le A entspricht

Tabelle 178

Verbindungen der Formet la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, Il und Va, in denen L, 2-Fluor, 4-

methoxy, R® Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelie 179

Verbindungen der Formel Ia, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, li und Va, in denen L, 2-Fluor,5-

methyt, R* Cyano bedeuten und R', R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta-
belle A entspncht

Tabelle 180

Verbindungen der Formel la, ib, Ic, Id, le, i, Ig, ih, I und Va, in denen L, Pentafiuor, R?
Cyano bedeuten und R, R? fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent-

spricht
Tabeille A
No. |R’ R*

A-1  [CH.CH, H
A-2 |CH,CH, CH,
A-3 |CH,CH; CH,CH,
A4 |CHCH,CHa H
A-5 |CH,CH,CH, CH,
A6 |CH,CH,CH; CH;CH,
A-7 [CH;CH;CHs CH.CH.CHs
A-B |CH CH,F H
A9 |CHCH:F CH;
A-10 |CHCHF CH,CH;
A-11  JCH,CF, H
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No. |R’ R
A-12 ]CH.CF, CH,
A-13 |CH.CF, CH,CH,
A-14 |CH.CF; CH,CH2CH,
A-15 | CHzCCl, H
A-16 |CH,CClL CH;
A-17 [CHaCCly CHCHa
A-18 [CH,CCl; CH,CH,CH;
A-19 [CH(CHa)z H
A-20 |CH(CHas)a CHa
A-21 |CH(CHa)2 CH;CHs
A-22 [CH(CH,). CH,CH,CHj
A-23 |CH:C(CHa)s H
A-24 |CH,C(CHa)s CH,
A-25 |CHC(CHs)s CH;CH,
A-26 |CH.CH(CHj): H
A-27 |CH.CH{CHa), CH,
A-28 (CHZCH(CH,): CH.CHs
A29 |(¥) CH(CH.CHai)CH; H
A-30 |(%) CH(CH,CHs)CH, CH;
A31 (%) CH(CH,CH3)CH, CH,CH;
A-32 |(R) CH(CH,CH5)CH;, R
A-33 [(R) CH(CH;CH,;)CH;, CH,
A-34 |(R) CH(CH,CH)CH, CH,CH,
A-35 [(S) CH(CH,CHs)CH, H
A-36 |(S) CH(CHzCH;3)CH;, CH,
A-37 {(8) CH({CHCH;3)CH, CHzCH,
A-38 [{2) CH({CHa)-CH(CHa)z R
A-39 |(x) CH(CHa)}-CH(CH,)z CHs
A-40 |(x) CH(CH3)}-CH(CHy), CH.CH,
A<41 |{R) CH(CH;)-CH(CHa)2 H
A42  |(R) CH(CH,)-CH(CHs), CH;,
A-43 |(R) CH(CH3)-CH(CH;)2 CH;CH,
A44 | (S) CH(CHa)-CH(CH,)2 H
A-45 |(S) CH(CHj)-CH(CHa)2 CH,
A-46 |(S) CH(CH,)-CH(CHa)2 CH,CH, -
A-47 {(x) CH{CH;)-C(CHs); H

A-48 | (£) CH(CH;)-C(CHs)s

CH;
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No. [R* R*

A-49 | (1) CH(CH,)-C(CHa)s CH.CH,

A-50 |(R) CH(CH,\)-C(CHa)s H

A-51 |{R) CH(CH,)-C(CH3)s CH;

A-52 |(R) CH(CH3)-C(CHa)s CH.CH;

A-53 1{S) CH(CH\)-C(CHs)s H

A-54 {(S) CH(CH3)-C(CHa)a CH,

A-55 |(S) CH(CH,)-C(CHa)a CH,CH;

A-56 |[(x) CH(CH5)-CFa H

A-57 |(1) CH(CH,)-CFa CH,

A-58 |(z) CH(CH;)-CF, CH,CH,

A-59 [(R) CH(CH;)-CF, H

A-60 |{R) CH(CH;)-CFs CH,

A-61 [(R) CH(CH3)-CFs CH.CH;,3

A62 |(S) CH(CH;)-CFs H

A-B3 |(S) CH(CH,)-CFa CH,

A-64 |(S) CH(CH,)-CFa CH,CH,

A-65 |({x) CH(CH;)-CCl, H

A-66 () CH(CH;)-CCly CHs

A-67 ()} CH(CH)-CCl, CH,CH,

A-68 [(R) CH(CH,)-CCl; H

A-69 [(R) CH(CH,)-CCl, CH,

A-70 {(R) CH(CH;)-CCi; CH;CHj;

A-71  |(S) CH(CH4)-CCly H

A-72 |(S) CH{CH,)-CCls CHs

A-73 [(8) CH(CHs)-CCly CHCH,

A-74 |CH,C(CH;)=CH; H

A-75 |CH,C(CH,)=CHz CH,

A-76 |CH,C(CH3)=CH2 CH,CH,4

A-T7 |Cyclopentyl H

A-7T8 |Cyclopentyl CH;

A-79 [Cyclopentyl CH,CH,

A-80 |Cyclohexyl H

A-81 |Cyclohexyl CH;

A-82 |Cyclohexyl CH.CH;

A-83 |-(CHo).-

A-84 |(x) -(CHz)zCH(CH3)-CHz-

A-85 [(R)-{CH2),-CH(CH3)-CHr-

L

T
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AB6 |(S) (CHa)2-CH(CH)-CHz

A-B7 |-(CHz)z-CH(OCH,)-CHz

A-88 |-(CH2)-CH(CH,CH3)-CH

A-B9 | -(CHy)-CH[CH(CHs)z]-CHz-

A-80 |(2) -(CHy)s-CH(CHs)-

A-91 () -CH(CHa)-(CHz)CH(CHa)-

A-92 |-CHrCH=CH-CHz

A-93 {-(CHg)e

A-94 |{2) -(CHZ)CH(CH,)-

A-95 |~(CH2)2-CH(CH3)-(CH2)

A-96 |(3) -(CHz)s-CH (GH.;)-CHQ-

AB7 | {R) {CH2}»-CH(CHs)-CHz

} A-98 [(S)-(CHz)yCH(CHa)-CH2-
A-99 | -(CH.)2-C(O[CHZ,0)-{CHz)
A-100 Q
(CH,); CH,
A-101 [~(CH2)2-C(O[CH10)-(CHa)-
A-102 |-(CHz)-CH=CH-CHq-
Weiterhin sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den folgenden Tabellen zusam-
mengesteitien Verbindungen | bevorzugt Die in den Tabellen fur einen Substituenten
genannten Gruppen stellen auBerdem fur sich betrachtet, unabhangig von der Kombi-
5 npation, in der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des betref-
fenden Substituenten dar
F
1 2
|’E:-'.* H R\N,R F R1\N,Rz F
i '
OYkN/ 5 F oYtN/ sCl
IN\
H X H'N" X
R" ! be ik

10  Tabelie 181

Verbindungen der Formel §j und Ik in denen NR'R? 4-Methyipiperidin und R® Methyl
bedeuten und —X-R?* fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

- —— —
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Tabelie 182

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R' CH(CHs),, R? Wasserstoff und R® Me-

thy! bedeuten und —X-R?® fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie B ent-
spricht

Tabelle 183

Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R’ CH,CF,, R? Wasserstoff und R® Methyl
bedeuten und -X-R" fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 184

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R' (R,S) CH(CH,)CH,CHs, R? Wasserstoff
und R* Methyl bedeuten und —X-R* fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
B entspricht

Tabelle 185

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R' (R) CH(CH;)CH,CH,, R? Wasserstoff

und R® Methyl bedeuten und -X-R® fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
B entspricht

Tabelle 186

Verbindungen der Formel ij und Ik in denen R’ (S) CH(CH3)CH.CHs, R? Wasserstoff
und R® Methy! bedeuten und —-X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
B entspricht

Tabelle 187

Verbindungen der Formel §j und Ik in denen R' (R,S) CH(CH,)CF;, R? Wasserstoff und
R® Methyl bedeuten und —X-R® far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspricht

Tabelle 188

Verbindungen der Formel §j und Ik in denen R' (R) CH(CH,)CF,, R? Wasserstoff und R®
Methy! bedeuten und ~X-R* fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie B ent-
spricht

Tabelle 189

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R’ (S) CH(CH5)CF,, R? Wasserstoff und R®
Methy! bedeuten und —X-R? fur eine Verbindung teweils einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht

r-‘

o«
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Tabelie 190
Verbindungen der Formel |j und |k in denen NR'R? 4-Methylpiperidin und R® Chlor be-
detiten und —X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspncht

Tabelle 191
Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R' CH(CHa)z, R® Wasserstoff und R® Chior
bedeuten und -X-R* for eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 192
Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R' CH,CFs, R? Wasserstoff und R® Chior
bedeuten und -X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle B entspncht

Tabelle 193
Verbindungen der Forme! |j und tk in denen R' (R,S) CH(CH,)CH,CH,, R? Wasserstoff

und R® Chior bedeuten und —=X-R* fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspricht

Tabelle 194

Verbindungen der Formel {j und Ik in denen R! (R} CH{CH3)CH,CH,, R? Wasserstoff
und R? Chior bedeuten und —X-R? fir eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle 8
entspricht

Tabelle 185

Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R (S) CH{CH;)CH.CHs, R? Wasserstoff
und R? Chlor bedeuten und —X-R" fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspricht

Tabelle 196

Verbindungen der Formel lj und Ik in denen R* (R,S) CH(CHs)CF,, R? Wasserstoff und
R?® Chlor bedeuten und -X-R* fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspricht T

Tabelie 197

Verbindungen der Formet j und Ik in denen R' (R) CH(CHs)CF,, R? Wasserstoff und R?
Chlor bedeuten und ~X-R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht
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Tabelle 198

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R? (8) CH(CH,)CF,, R? Wasserstoff und R*

Chior bedeuten und —X-R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht

Tabelle 199

Verbindungen der Formel 1j und Ik in denen NR'R? 4-Methylpiperidin und R® Methoxy
bedeuten und —X-R® fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 200

Verbindungen der Formel }j und Ik in denen R' CH(CHs)., R? Wasserstoff und R® Me-

thoxy bedeuten und —X-R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht

Tabelle 201
Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R CH,CFs, R? Wasserstoff und R® Metho-
xy bedeuten und -X-R® flr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 202

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R' (R,S) CH(CH,)CH,CHj, R? Wasserstoff
und R? Methoxy bedeuten und ~X-R? fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabel-
le B entspricht

Tabelle 203

Verbindungen der Forme! |j und Tk in denen R (R) CH(CH5)CH,CH, R? Wasserstoff

und R® Methoxy bedeuten und ~X-R* fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabei-

le B entspricht @

Tabelle 204

Verbindungen der Formel Jj und Ik in denen R’ (S) CH(CH3)CHzCHs, R? Wasserstoff
und R® Methoxy bedeuten und ~X-R?® for eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabel-
le B entspricht

Tabelle 205

Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R'(R,S) CH(CH,)CF,, R? Wasserstoff und
R? Methoxy bedeuten und —X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspricht
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Tabelle 206

Verbindungen der Formel 1) und Ik in denen R* (R) CH(CH;)CF;, R? Wasserstoff und R®
Methoxy bedeuten und —X-R* fur eme Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspncht

Tabelle 207

Verbindungen der Formel Ij und Ik n denen R’ (S) CH(CH,)CF;, R? Wasserstoff und R®
Methoxy bedeuten und —X-R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspnicht

Tabelle 208
Verbindungen der Forme! {j und Ik in denen NR'R? 4-Methylpiperidin und R® Cyano
bedeuten und —X-R® fir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 209
Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R’ CH(CH),, R? Wasserstoif und R® Cya-
no bedeuten und —X-R” fur eine Verbindung jeweils emer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 210
Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R' CH,CF;, R? Wasserstoff und R® Cyano
bedeuten und —X-R? flr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B entspricht

Tabelle 211

Verbindungen der Formel |j und ik in denen R' (R,S) CH(CH3)CH.CH,, R? Wasserstoff
und R® Cyano bedeuten und ~X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle
B entspncht

Tabelle 212

Verbindungen der Formel |j und Ik in denen R’ (R) CH(CH;3)CH,CH,, R? Wasserstoff

und R?® Cyano bedeuten und —X-R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabells
B entspncht

Tabelle 213

Verbindungen der Formel ij und Ik in denen R* (S) CH(CH3)CH,CHs, R? Wasserstoff

und R? Cyano bedeuten und ~X-R® fur eine Verbindung jeweils einer Zelle der Tabelle
B entspricht

&l
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Tabelle 214

Verbindungen der Formel Ij und 1k in denen R' (R,8) CH(CH,)CF5, R? Wasserstoff und

R? Cyano bedeuten und —X-R" fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B
entspncht

Tabelle 215

Verbindungen der Formel Ij und Ik in denen R (R) CH(CHa)CFa, R? Wasserstoff und R®

Cyano bedeuten und —X-R? fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht

Tabelle 216

Verbindungen der Forme! |j und ik in denen R' (S) CH(CH;)CFa, R?2 Wasserstoff und R®

Cyano bedeuten und —X-R*® fur eine Verbindung jewels einer Zeile der Tabelle B ent-
spricht

’
—

Tabelle B
Nr. X R*

B-1 -(C=0)- H

B-2 CH;

B-3 CHzCH,

B-4 CH,CH.CH;

B-5 CH;CH(CH,),

B-6 CH;C(CHs)s

B-7 -0- H )

B-8 CH; : L}

B-0 CHzCH;
B-10 CHRCH;CH,
B-11 CH,CH(CHs)2
B-12 CHZC{CHas)a
B-13 {C=0Y0- H
B-14 CH;
B-15 CH2CHs
B-16 CH.CH.CHs;
B-17 CH,CH(CH3),
B-18 CH;C(CHs)s
B-19 -NH- H

B-20 CH;
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Nr. X RrR?
B-21 CH.CH,
B-22 CH,CH,CH,
B-23 CH,CH(CH,),
B-24 CH,C(CHa)s
B-25 ~(C=O)-NH- H
B-26 CH,
B-27 CH,CHs
B-28 CH,CH,CHa
B-29 CH,CH(CH,),
B-30 CH,C(CHy)s
B8-31 direkte Bindung H
B-32 CH,3
\ B-33 CH,CH,
/ B-34 CH,CH,CH,
B-35 CH,CH(CHs),
B-36 CH,C(CHg)a
B-37 CH,OH
B-38 CH.CH,OH
B-39 CH,CH,CH,OH
B-40 CH,CH,CH.CH,OH
B-41 CH,OCH,
B-42 CH,CH,OCH3
B-43 CH,CH,CH,OCH;
B-44 CH2CH,CH,CH,OCH,
B-45 CH,OCH,CH;,3
% B-46 CH,CH,OCH,CH,
o B-47 CH,CH,CH,OCH,CH,4
B-48 CH.NH,
B-49 CH,CH,NH,
B-50 CH,CH,CH,NH;
B-51 CH,NHCH,4
B-52 CHCHNHCH,
B-53 CH,CH,CH,NHCH;
B-54 CH.NHCH,CH,
B-55 CH,CH,NHCH,CH;
B-56 CH,CH;CH,NHCH,CH,
B-57 CH,N(CHj3),
B-58 CH,SH
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a8
Nr. X R —
B-59 CH,CH,SH
B-60 CH,CH,CH,SH
B-61 CH,SCH,
B-62 CH,CH,SCHj
B-63 CH,CH,CH,SCH;,
B-64 CH,SCH,CH,
B-65 CH,CH,SCH,CH,
B-66 CH,CH;CH,SCH,CH,
B-67 CH(OCHs),
B-68 CH,CH(OCH;),
B-69 CH,CH,CH(OCH,),
O
B-70 ]
O .
O
B-71 awn j
H HoO

B-72 /—(Zj
B-73 (o:>
)
B-74 m{o}
B-75 /—(o:> &

B-76 CH=CH,
B-77 CH=CH,CH,
B-78 CHCH=CH;
B-7¢ CH,CH,CH=CH;,
B-80 CH,C=CH
B-81 CH,CH,C=CH

Die Verbindungen 1 eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich aus durch eine her-
vorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum von pfianzenpathogenen Pilzen,
Insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromyceten, Oomyceten und Ba-

5 sidiomyceten Sie sind zum Teil systemisch wirksam und kénnen im Pflanzenschutz als
Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt werden
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Besondere Bedeutung haben sie fur die Bekampfung einer Vielzahl von Pilzen an ver-
schiedenen Kulturpflanzen wie Weizen, Roggen, Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Ba-
nanen, Baumwolle, Soja, Kaffee, Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und Gemii-
sepfianzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kurbisgewachsen, sowie an
den Samen dieser Pflanzen.

Speziell eignen sie sich zur Bekampiung folgender Pflanzenkrankheiten:
Alternana~-Arten an Gemuse und Obst,

Bipolans- und Drechslera-Arten an Getreide, Reis und Rasen,

Blumena graminis (echter Mehltau) an Getreide,

Botrylis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemuse, Zierpflanzen und Reben,
Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kurbisgewéchsen,
Fusanum- und Verticillium-Arten an verschiedenen Pflanzen,
Mycosphaerella-Arten an Getreide, Bananen und Erdnussen,
Phytophthora infestans an-Kartoffeln und Tomaten,

Plasmopara viticola an Reben,

Podosphaera leucotricha an Apfeln,

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

Puccinia-Arten an Getreide,

Pyncularia oryzae an Reis,

Rhizoctonia-Arten an Baumwolie, Reis und Rasen,

Septona tritici und Stagonospora nodorum an Weizen,

Uncinula necator an Reben,

Ustilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie

Venturia-Arten (Schorf) an Apfeln und Bimen.

Die Verbindungen [ eignen sich auerdem zur Bekdmpfung von Schadpllzen wie Pae-
cllomyces variotii im Materialschutz (z.B. Holz, Papier, Dispersionen fur den Ansfrich,
Fasern bzw. Gewebe) und im Vorratsschutz.

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

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95, vorzugsweise zwi-
schen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff.
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Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutx je nach Art des
gewlnschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha.

Bei der Saatgutbehandiung werden im allgemeinen Wirkstoffmengen von 0,001 bis
0.1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm Saatgut benbtigt.

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich die Aufwandmenge an
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebietes und des gewtinschien Effekts. Ubliche Auf-
wandmengen sind im Materialschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Qubikmeter behandelten Materials.

Die Verbindungen | kbnnen in die Gblichen Formulierungen tberfOhrt werden, z.B. L&-
sungen, Emuisionen, Suspensionen, Staube, Pulver, Pasten und Granulate. Die An-
wendungsform richtet sich nach dem jeweiligen Verwendungszweck; sie soll in jedem -

Fall eine feine und gleichmaftige Verteilung der erfindungsgematien Verbindung ge- !
wiahrleisten.

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z B. durch Verstrecken des
Wirkstoffs mit Lésungsmitteln und/oder Tragerstoffen, gewinschtenfalls unter Verwen-
dung von Emulgiermitteln und Dispergiermittein. Als Losungsmittel / Hilfsstoffe kom-
men dafiir im wesentlichen in Betracht:

Wasser, aromatische Lésungsmittel {z.B. Solvesso Produkte, Xylol), Paraffine (z.B.
Erdélfraktionen), Alkohole (z B. Methanol, Butanol, Pentanol, Benzylalkohol), Ketone
(z.B. Cyclohexanon, gamma-Butryolacton), Pyrrolidone (NMP, NOP), Acetate (Glykol-
diacetat), Glykole, Dimethylifettsaureamide, Fettsduren und Fettsaureester. Grundsatz-
lich konnen auch L&sungsmittelgemische verwendet werden,

7
- Tragerstoffe wie natlrliche Gesteinsmehle (z.B. Kaoline, Tonerden, Talkum, @
Kreide) und synthetische Gesteinsmehie (z.B. hochdisperse Kieselsaure, Silika-
te); Emulgiermitiel wie nichtionogerie und anionische Emulgatoren (z B Polyoxy-
ethylen-Fettalkohol-Ether, Alkylsulfonate und Arylsuifonate) und Dispergiermitte!
wie Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Als oberflachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali-, Ammeniumsalze von Ligninsul-
fonsaure, Naphthalinsulfons&ure, Phenolsulfonsaure, Dibutylnaphthalinsulfonsaure,
Alkylarylsulfonate, Alkylsulfate, Alkylsulfonate, Fettalkoholsulfate, Fetts&uren und sulfa-
tierte Fettalkoholglykolether zum Einsatz, ferner Kondensationsprodukte von sulfonier-
tem Naphthalin und Naphthalinderivaten mit Formaidehyd, Kondensationsprodukte des
Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethy-
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lenactylphenolether, ethoxyliertes Isooctylphenol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphe-
noipolygiykolether, Tributylphenylpolyglykolether, Tristerylphenylpolyglykolether, Alkyi-
arylpolyetheralkohole, Alkohol- und Fettalkoholethylenoxid-Kondensate, ethoxyliertes
Rizinus6l, Polyoxyethylenalkylether, ethoxyliertes Polyoxypropyien, Laurylalkoholpoly-
glykoletheracetal, Sorbitester, Ligninsulfitablaugen und Methylcellulose in Betracht.

Zur Herstellung von direkt versprihbaren Losungen, Emulsionen, Pasten oder Oldis-
persionen kommen Mineralolfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero-
sin oder Dieseldl, ferner Kohlenteerdle sowie Ole pftanzlichen oder tienschen Ur-
sprungs, ailphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Toluol,
Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte Naphthaline oder deren Denvate, Me-
thanol, Ethanol, Propanol, Butanol, Cyclohexanal, Cyclohexanon, Isophoron, stark po-
lare L&sungsmittel, z B. Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrohdon oder Wasser in Betracht.

Pulver-, Streu- und Stdubemittei kénnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestelit werden.

Granulate, z.B. Umhillungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate, kénnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergestellt werden. Feste Tragerstoffe
sind z B. Mineralerden, wie Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Attaclay, Kalkstein,
Kalk, Kreide, Bolus, Lo, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und Magnesiumsul-
fat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diingemittel, wie z.B. Ammoniumsulfat,
Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte, wie Ge-

treidemehl, Baumrinden-, Holz- und NuRschalenmehl, Cellulosepulver und andere fes-
te Tragerstoffe.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 95 Gew.-%, vorzugs-
weise zwischen 0,1 und 80 Gew.-% des Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei n

einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum)
singeset=t.

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

A)  Wasserlosliche Konzentrate (SL)

10 Gew.-Teile einer erfindungsgemaen Verbindung werden in Wasser oder einem
wasserloslichen Ldsungsmittel gelost. Alternativ werden Netzmittel oder andere Hilfs-
mittel zugefigt. Bei der Verdunnung in Wasser lost sich der Wirkstoff,

B) Dispergierbare Konzentrate (DC)
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20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Cyclohexanon unter

Zusatz eines Dispergiermitiels z.B. Polyvinylpyrrolidon gelst Bei Verdunnung in Was-
ser ergibt sich eine Dispersion.

C) Emulgerbare Konzentrate (EC)

15 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von
Ca-Dodecylbenzoisulfonat und Ricinusolethoxylat (jeweils 5 %) geldst. Bei der Verdun-
nung in Wasser ergibt sich eine Emulsion.

D) Emulsionen (EW, EO)

40 Gew.-Teile einer erfindungsgemaien Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von
Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinusbiethoxylat (jeweils 5 %) gelost. Diese Mischung
wird mittels einer Emulgiermaschine (Ultraturax) in Wasser eingebracht und zu einer

homogenen Emuision gebracht. Bei der Verdunnung in Wasser ergibt sich eine Emul-
sion.

E} Suspensionen (SC, OD)

20 Gew -Teile einer erfindungsgemafen Verbindung werden unter Zusatz von Disper-
gier- und Netzmitteln und Wasser oder einem organischen Lasungsmittel in einer
Rouhrwerkskugelmithle zu einer feinen Wirkstoffsuspension zerkleinert. Bei der Verdln-
nung in Wasser ergibt sich ene stabile Suspension des Wirkstoffs.

F) Wasserdispergierbare und wasserlgsliche Granulate (WG, SG)

50 Gew.-Teile einer erfindungsgeméaBen Verbindung werden unter Zusatz von Disper-
gier- und Netzmitteln fein gemahlen und mittels technischer Gerite (z.B. Extrusion,
Spruhturm, Wirbelschicht) als wasserdispergierbare oder wasserldsliche Granulate
hergestelit. Bei der VerdGinnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder L&-
sung des Wirkstoffs.

G) Wasserdispergierbare und wasserlosliche Pulver (WP, SP)

75 Gew.-Teile einer erfindungsgemafRen Verbindung werden unter Zusatz von Disper-
gier- und Netzmitteln sowie Kieselsauregel in einer Rotor-Strator Mithle vermahlen. Bei
der Verdunnung 1n Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder Losung des Wirk-
stoffs.

PUGREINE |
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2 Produkte fur die Direktapplikation
H) Staube (DP)

5 Gew.Teile etner erfindungsgemaflen Verbindung werden fein gemahlen und mit 95 %
feinteiligem Kaolin inmig vermischt. Man erhdlt dadurch ein Staubemittel.

)] Granulate (GR, FG, GG, MG)

0.5 Gew-Teile einer erfindungsgematen Verbindung werden fein gemahlen und mit
95.5 % Tragerstoffe verbunden. Géngige Verfahren sind dabei die Extrusion, die
Sprithtrocknung oder die Wirbelschicht. Man erhalt dadurch ein Granulat fur die Direkt-
applikation.

J)  ULV- Lbsungen (UL)

10 Gew -Teile einer erfindungsgemafen Verbindung werden in einem organischen
Lésungsmittel z.B. Xylol gelost. Dadurch erhalt man ein Produkt fur die Direktapplikati-
on.

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus berei-
teten Anwendungsformen, z.B. in Form von direkt verspruhbaren Lésungen, Pulvern,
Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln,
Streumitteln, Granulaten durch Versprihen, Vemebein, Verstauben, Verstreuen oder
GieBen angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver-
wendungszwecken; sie sollten in jedem Fall moglichst die feinste Verteilung der erfin-
dungsgeméBen Wirkstoffe gewahrleisten.

Wassrige Anwendungsformen kénnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz-
baren Pulvern (Spritzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser bereitet wer-
den. Zur Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die Sub-
stanzen als solche oder in einem Ol oder Losungsmittel geltst, mittels Netz-, Haft-,
Dispergier- oder Emulgiermitttel in Wasser homogenisiert werden. Es kbnnen aber
auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel und even-
tuell Lésungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergesteltt werden, die zur Ver-
dunnung mit Wasser geeignet sind.
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Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereitungen konnen in

groReren Bereichen variiert werden, Im allgemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und
10%, vorzugsweise zwischen 0,01 und 1%.

Die Wirkstoffe kdnnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV)
verwendet werden, wobei es méglich ist, Formulierungen mit mehr als 95 Gew -%
Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff ohne Zusatze auszubringen.

Zu den Wirkstoffen kénnen Ole verschiedenen Typs, Netzmittel, Adjuvants, Herbizide,
Fungzde, andere Schadlingsbekampfungsmittel, Bakterizide, gegebenenfalls auch
erst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmix), zugesetzt werden. Diese Mittel konnen

zu den erfindungsgemaBen Mitteln im Gewichtsverhéitnis 1:10 bis 101 zugemuscht
werden.

Die erfindungsgemagen Mittel kénnen in der Anwendungsform als Fungizide auch zu-
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der z.B. mit Herbiziden, insektiziden,
Wachstumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit Dungemitteln. Beim Vermischen der
Verbindungen | bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fungizide
mit anderen Fungiziden erhalt man in vielen Féllen eine VergrbBerung des fungiziden
Wirkungsspektrums.

Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungsgemaBen Verbindungen
gemeinsam angewendet werden kdnnen, soll die Kombinationsmbglichkeiten erlautern,
nicht aber einschranken:

. Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl,

. Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenpropidin,
Guagzatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph

. Anihnopyrimidine wie Pyrimethanil, Mepanipynm oder Cyrodinyl,

. Antibiotika wie Cyclohexirmd, Griseofulvin, Kasugamyein, Natamycin, Polyoxin
oder Streptomycin,

. Azole wie Bitertanol, Bromoconazol, Cyprocoenazol, Difenoconazole, Dinitrocona-
zol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Flugquiconazol, Flusiiazol, Flutriafol, Hexacona-
zol, Imazalil, Metconazol, Myclobutanil, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz,
Prothioconazol, Tebuconazol, Triadwmefon, Triadimenol, Triflumizol, Triticonazol,

» Dicarboximide wie lprodion, Myciozolin, Procymidon, Vinclozolin,

. Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Pro-
pineb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,

» Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyl, Boscalid, Carbendazim,
Carboxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Dithianon, Famoxadon, Fenami-

"
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nmol, Probenazol, Proguinazid, Pyrifenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Silthiofam,
Thiabendazol, Thifluzamid, Thiophanat-methyl, Tiadinil, Tncyclazol, Triforne,

. Kupferfungizide wie Bordeaux Brihe, Kupferacetat, Kupferoxychiond, basisches
Kupfersulfat,

. Nitrophenyldenvate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, Nitrophthal-isopropyl

. Phenylpyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxoni,

. Schwefel

. Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl, Benthiavalicarb, Carpropamid,
Chiorothalonil, Cyflufenamid, Cymoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet,
Diethofencarb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil,
Ferimzone, Fluazinam, Fosetyl, Fosetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexachlorben-
zol, Metrafenon, Pencycuron, Propamocarb, Phthalid, Tolclofos-methyl, Quinto-
zene, Zoxamid

. Strobilurine wie Azoxystrobin, Dimoxystrobin, Fiuoxastrobin, Kresoxim-methyt,
Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin,

. Sulfensaurederivate wie Captafol, Captan, Dichlofluanid, Folpet, Tolylfluanid

. Zimtsaureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph.

Synthesebeispiele

Beispiel 1: Herstellung von 4-Chioro-6-({8)-2,2,2-trifluoro-1-methyl-ethylamino)-5-
(2,4,6-trifluoro-phenyl)-pyrimidin-2-carbonsdureamid [I-5)
FoF

F
F
X, s

H,C NH
N7

H*"j\/LN’ oF
0
Es wurden 5,0 g 4-Chloro-6-((8)-2,2,2-trifluoro-1-methyl-ethylamino)-5-(2, 4. 6-trifluoro-
phenyl)-pyrimidin-2-carbonitril {(s. WO 03/04993, Seiten 28 und 29) in 5 m! DMSO vor-
gelegt, dazu wurden 344 mg K.CO,, gegeben und auf 10°C abgekOhlt, AnschiieBend
wurde 1,4 mi 30%iges H,O; hinzugegeben. Es wurde 5 min im Eisbad und danach
noch 30 min bet Raumtemperatur nachgerihrt. Das Reaktionsgemisch wurde in 150 ml
Wasser eingetragen. Dabei fiel das Amid aus. Das Amid wurde abfiltriert, gewaschen

und im Hochvakuum getrocknet. Es wurden 4,7 g der beige gefarbten Titelverbindung
vom Fp. 157-162°C erhalten.

S6
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Beispie! 2: Herstellung von 4-Chloro-6-((S)-2,2,2-trifluoro-1-methyl-ethylamino)-5-
(2,4,6-trifluoro-phenyl)-pyrimidin-2-carbonsaure [1-11]

Es wurden 1,5 g 4-Chloro-6-({5)-2,2,2-trifluoro-1-methyl-ethylamino)-5-(2 4, 6-trifluoro-
phenyl)-pyrimidin-2-carbonitril (s. WO 03/04993, Seiten 28 und 29) in 5 ml konz. H,S0,
geldst und 20 min ber 110°C gerlihrt. Das Reaktionsgemisch wurde mn 100 mi Eiswas-
ser eingetragen und dabei fiel die Sdure aus. Die Saurs wurde abfiltriert, mit Wasser
gewaschen und im Hochvakuum getrocknet. Man erhielt 1,5 g der gelben Titelverbin-
dung.

'H-NMR (CDCl;, ppm): 1.4 (d, CH,), 4.85 (d, NH), 5.60-5.80 (m, CH), 6.90-7.00 (m,
CHY), 10.5 (s (breit), OH).

Beispiel 3: Herstellung von 4-Chloro-8-{(S)-2,2,2-trifluoro-1-methyl-ethylamino)-5-
(2.4,6-trifluoro-phenyl)-pyrimidin-2-carbonsaure-N-tert. butylamid [i-10}
F._F

F
. H,CrNH L~

4\ ")\IQ

n%u af
o]

a) Zu 5 ml 40 °C warmen Thionylchlond wurden 1,5 g der S&ure (Beispiel 2)
gegeben. Die Reaktionsmischung wurde gerGhrt bis die Gasentwicklung
beendet war. Der Ansatz wurde mit Toluol versetzt und das Lasungsmittel

sowie Oberschissiges Thionylchlorid komplett abdestilliert. Es wurden 1,6 g
eines dunkelgranen Ols erhalten.

b) Eswurden 38 mg tert-Butylamin und 58 mg Triethylamin in 7 ml THF bei
0°C vorgelegt, dazu wurde 200 mg des zuvor hergesteltten Saurechiond,
geldst in 2 ml THF gegeben. Das Reaktionsgemisch wurde 12 Std. bei
Raumtemperatur nachgertihrt. Das Reaktionsgemisch wurde einrotiert, in
Methyltert butylether aufgenommen und mit Wasser gewaschen. Die orga-
nische Phase wurde abgetrennt, Ober MgSO, getrocknet und eingeengt.
Das Rohprodukt wurde mittels préparativer HPLC gereinigt. Es wurden 21
mg der gelben Titelverbindung mit einem Fp von 48-54°C erhalten.

®
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Beispiel 4: Herstellung von 4-Chloro-8-({S)-2,2,2-trifluore-1-methyl-ethylamino)-5-
(2,4,6—tr'rﬂuoro-phenyl)-pyr|m|din-2-carbonséure-Naacetyllm|d [1-12}

Fo_F
X
H,C” “NH

H,C \fo N S
HN\I‘/J\ g F

o)
Es wurden 150 mg Amid (Beispiel 1) in 10 m! THF zusammen mit 20 mg Natnumhydnd
unter Eisbadkuhlung zur Reaktion gebracht und 30 min nachgeruhrt. Dazu wurden 35
mg Essigsaurechlorid gelost in 1 ml THF langsam zugegeben. Es wurde 30 min. bei
Raumtemperatur nachgerithrt AnschilieBend wurde das Reaktionsgemisch mit Eiswas-
ser versetzt und mit Dichlormethan extrahiert Die verreinigien organischen Phasen
wurden {iber Mg,SO, getrocknet und einrotiert Es wurden 85 mg der rotbraunen Titel-
verbindung mit Fp von 58 bis 65°C erhalten.

Beispiel 5: Herstellung von 4-Chloro-8-({S)-2,2,2-trifluoro-1-methylethylamino)-5-(2,4,6-
trifiuorophenyl)-pyrimidin-2-carbonsaureisopropylester- [V-3]

F Chiral FcE Chiral
IE F ¢ XF e .
-

N
en i o
] = F'- O ! - F
.~ N”~¢l SONTCl
N/ 0

In 210 mt iso-Propanol wurden bei Raumtemperatur 22 g 4-Chloro-6-((S)-2,2,2-
trifluoro-1-methylethylamino)-5-(2,4,6-triflucrophenyl)-pyrimidin-2-carbonitni gelést. In
die Losung wurde wihrend 30 min. HCl-Gas eingeleitet und 96 h bei Ruckfluss gerUhrt.
Der Ansatz wurde eingeengt, mit Wasser versetzt, mit Essigester uberschichtet und mit
Natriumcarbonat alkalisch gesteltt. Die Essigester-Phase wurde mit Magnesiumsulfat
getrocknet und einrotiert Man erhielt 21,4g eines farblosen Feststoffes. Ausbeute:
83,8%

Fp.: 146-147°C

Die in den vorstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen Vorschnften wurden
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer
Verbindungen ! benutzt Die so erhaltenen Verbindungen sind in der anschlieRenden
Tabelle | mit physikalischen Daten aufgefihrt.
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Tabelle 1A
R\, _R?
N L
N R
|
Oj/l‘N/ cl
H/N\¥
R A
1
Nr. RIX R R L, Fp. H-NMR [CD-
Pc c'a: Ppm]
0.80-0.90 (m,
2CH3), 1.15
(d, CH5), y
1.75-1 85 (m,
y y (R.S)- H 2,4,6- CH), 4.25-4.30
CH{CH3)CH{CH,)> Triftuor {m, CH), 4.60
(s, NH), 6 75
(s, NH), 6.80-
6.90 (m, 2CH}),
7 70 (s, NH)
2,4,6- | 116-
2-Chlor- | 208-
-3 H -CH(CHs), H 6-fluor | 210
2-Chior- | 103-
} L
-4 NH; CH(CHa)Z H 6-fluor 108 e
246 | 157-
-5 H (8) -CH(CH;)CF, H Trifluor { 162
2,4,6- 59-
I"6 NH2 (S) 'CH(CHB)CFS H Tl'iﬂuor 65
2.4.6- 134-
-7 H -CH,C=CH, CH,C=CH, Teifluor | 141
2.4,6- 52-
-8 CH3 'CHzc=CH2 CHzC'-CHz Tl"iﬂl.l or 58
_ HACE H 2.4.6- 39-
8| Nichg, | () -CHCHICs Teifluor | 45
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Fp. | 'H-NMR [CD-
9 2
Nr. R*X R R by I’C] | Cly, ppm]
- . H 2.4.6- 49-
-10 C(CHa)a (S) -CH(CHs)CFs Trifluor | 54
1.4(d, CH3),
4.85 (d, NH),
. H 2.4,6- 5.60-5.80 (m,
11 | -OH (S) -CH(CH,)CF, Trifiuar CH),6.90-7.00
(m,CH), 10.5
(s(breit), OH)
(C=0)C 246 | 58-
I-12 Hy (S) -CH(CHa\)CF3 Trifwor | 65
CE 2,4,6- 222-
-3 H -CH(CH,)CF, Trifluor | 224
1.25 (d, 3H).
246 29 (d, 3H),
-14 ~CHs (S)-CH(CH3)CFy Trifluor 5.25 (m, 2H),
6.75 (m, 2H),
7.8 (s, 1H)
H.-COOH 2,46 227-
-15 H “CHr Trifluor | 228
075 (m, 6 H),
11 (m, 3H),
1.75 (m, 1H),
o 4.2 (m, 1H),
I-16 H (R)-CH(CH3)CH(CHs)2 H Tr’iﬂ:mr 4.4 (m, 1H),
5.8 (s, 1H),
7.25 (m, 2H),
-t 7.4 (m, 1H),
7.6 (s, 1H)
2-Chilor- | 141-
1-17 H -CH(CH3)2 H 4-fluor 150
2-Chlor- | 48-
I-18 H ~CHy-CgHs H Afiuor 56
0 4 0.75 (m, 6 H),
I-19 H (R)}-CH{CH3)CH{CHa). H Difluor 1.1 (m, 3H),
175 (m, 1H),
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4
N | R R’ R? L, | FP- | HNMR[CO-
4.2 (m, 1H),
4.5 (m, 1H),
585 (s, 1H),
71 (m, 2H),
7.3 (m, 1H),
7.6 (s, 1H)
2, 4- 53-
I-20 H -CH.-CgH !
- CoHls H Difluor 58
2, 4~ 172-
1-21 -CH(CH H !
H CH(CHs)a Difiuor | 176
2,4 | 50-
|-22 H -(CH3),CH{CH3){CH,).~ Diffuor 63
2, 4- 09-
I-23 H (S)-CH(CH,)CH(CHa). H Difiuor 405
2-Chior- | 79-
I-24 H (S)-CH{CH3)CH(CHs)2 H A-fuor 88
2,6 173-
i-25 H -(CH2)2CH(CHa)}(CH2)r Difwor | 175
2-Chlor- | 175-
I-26 H -(CHz)2CH{CH3)(CH;)~ Afluor 177
2, 6- 206-
I-27 H (S)-CH(CH,)CF5 H Difluor 208
2,6 | 128
I-28 H {S)-CH(CH\)CH(CHs)2 H Diffuor 130
CH(CHICF H 2-Chior- | 165-
-29 H (5)-CH(CH)CF, - 4fluor | 167
0 9 (d, 3H),
1.0 (m, 2H),
2 6 (s, 3H),
= 2-Chlor-
1-30 (C=0)C -(CHZ):CH(CHa)(CHa)2~ 4-fluor 4.0 {m, 2H),
Ha 71 (m, 1H),
7.25(m, 2 H),
10 0 (s, 1H)
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. Fp. | 'H-NMR [CD-
NF. R*X R’ R? L,
I°C] Cl, ppm]
2-Chlor- 84
1-31 H (S)-CH(CH3)CH(CHa), H 4- a8
methoxy
14 (m, 3H),
2 46 3.9(s, 3 H),
- -CH(CH,)CF. "
1-32 H (S)-CH(CH,)CF, H Trifluor 5.0 (d, 1H),
5.25 (m, 1H),
6 8 (m, 2H)
0.9 (d, 3H),
1.0 (m, 2H),
1.6 (s, 3H),
{C=0)C 2,6 2.8 (s, 3H)
I-33 -(CH),CH{CH,)(CH 1 2,
Ha (CH2)2CH(CHa)}(CH_)- Difluor 40 (m, 2H),
7.0 (m, 2H),
7.45 (m, 1H),
10.0 (s, 1H) {
Tabelle VA
R‘\N,R’
hi R
Oﬁ)\n’ cl
O._,
R VA

e e
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Fp H-NMR
Nr. R R! R? L, r c'] [CDCl,,
ppm]
1.3 (d, 3H),
4.0 (s, 3H),
24,6 4.6 (d, NH)
V-1 CH S) -CH(CH,)CF H o
J (8) -CH(CH,)CFs Trifiuor 5.25 (m,
1H), 6 9
{m, 2H)
- 246 | 53
V-2 -CH(CH -CH,C=CH iy
(CHa), 2 2 | CH/C=CH, | Trifluor | 57
246 | 146
V33 | CH(CHs); | (S)-CH(CH;)CF, H Trifiuor | 447 '
135(, | -
3H), 1.45
vas. (t. 3H), 4.5
V4 CH,CHy | (S) -CH(CHa)CF; H Trifiuor (q.2H), 4.6
(d, NH), 5.3
{m, CH),
6 9 (m, 2H)
246 | 100-
V-5 | ACHp).CHs | (S)-CH(CHICFs Ho | rrifoor | 105
246 | 115
V-6 -CH(CHa), -CH;CF, H Trifluor | 118
246 | 71-
V-7 ~(CH2)sCH; (S} -CH(CH;)CF, H Trifluor | 75 ?‘3
CH(CH,)CF H 246 | &2-
V-8 | -(CH2(CHs | (S)-CH(CHs)CFs Trifluor | 88
246 | 57-
V-9 | ~CH:CH; | (S)-CH(CHs)CF, H Trifluor | 60
1.35 (d,
3H), 4.7 (d,
HacE H 2,4,6- NH), 48
V-10 -CH,;CF, (S} -CH(CH3)CFs Trifluor {m, 2H),53
(m, 1h), 6.9
(m, 2H)
- ‘s CH(CHs)CF H 248 | 99
V-11 (CH2:CH(CHa)z (S) - a)la Trifluor | 93
-CH,CH(CHa)- 246 | 75
vz e |® -CH(CH;)CFs H Trifivor | 81
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Nr.

R*X

R1

R2

Ln

Fp.
r°Cl

H-NMR [CD-
cl3l ppm]

V-13

-CH(CHs)-
(CH,)2CHs

(S) -CH(CH,)CF3

2,4.6-
Trifluor

0.9 (t, 3H), 1.3
1.9 (m, 13H),
4.55 (d, NH),
5.25 (m, 2H),

6.9 (m, 2H)

V-14

-CH(CHa)2

-(CH2);CH(CH,)(CHz)~

24 .6-
Trifluor

0.8 (d, 3H), 0.9
(m, 2H), 1.4 (d,
6H), 1.5 (m,
3H), 2.7 (t, 2H),
3.9(d, 2H),52
(m, CH), 6.7 (m,
2H)

V-15

-CH(CHs)-
CH(CHs);

(S) -CH(CHa)CF;

2,4,6-
Triftuor

10(m, 6H), 1.4
(m 6H), 2.0 (m,
CH), 4.6 (m,
NH), 5.0 (m,
CH), 5.3 (m,
CH), 8.9 (m,
2H)

V-16

-CH;C=CH,

(8S) -CH(CH3)CF,

2,4,6-
Trifluor

1.35 (d, 3H), 4.8
(d, 2H), 4.95 (d,
1H), 6.3 (m,
2H), 5.45 (d,
1H), 6.1 (m,
1H), 6.9 (m, 1H)

V-17

~(CH2)2NH,

(S) -CH(CH,)CF,

246~
Trifluor

1.0 (m, 6H), 1.4
(m 6H), 2.0 (m,
CH), 4 6 (m,
NH), 5.0 (m,
CH), 5.3 (m,
CH), 6.9 (m,
2H)

V-18

Cyclohexyl

(8) -CH(CH;)CF,

2,4,6-

Trifluor.

1.35 (d, 3H), 4.8
(d, 2H), 4 95 (d,
1H), 8.3 (m,
2H), 5.45 (d,
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1H), 6 1 (m,
1H), 6.9 (m, 1H)
2486 | 97-
V-19 | -CH.CH(CH,) S) -CH(CH,)CF =
2 32 ( ) ( 3) 3 TﬁﬂUDr 102
V-20 ” (S) -CH(CH;)CFs- 2:4,6- | 145
CH(CHs}CH.CH; Trifiuor | 146
1.4 (d, 3H), 4 55
246 (m, 3H), 5 25
V-21 -CH,CeH S) -CH(CH3)C "
CeHs (5} {CH3)CF, Trifluor (zr:ll) 1;!)3, 3: :ﬂ‘L
y 1= m
sy @
2,46 | 114-
V-22 |  Cyclopentyl S} -CH(CH,)CF. "
yclopenty (S) -CH(CH,)CF, Trfiwor | 115 )
2,4.6- | 127- T
V-23 Cyclobutyl S) -CH(CH,)CF i
y ty ) (CHA)CF Trifluor | 1289

10

15

20

Beispiele fir die Wirkung gegen Schadpilze

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

Die Wirkstoffe wurden getrennt als Stammldsung formuliert mit 0,25 Gew.-% Wirkstoff in

Aceton oder DMSO Dreser Losung wurde 1 Gew.-% Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel

mit Emulgier- und Dispergierwirkung auf Basis ethoxylierter Alkylphenole) zugesetzt. Die .
Stammiosungen der Wirkstoffe wurden entsprechend der angegebenen Konzentration mit ﬁ,;?
Wasser verdannt.

Anwendungsbeispiele

1.

Wirkung gegen die Krautfaule an Tomaten verursacht durch Phytophthora infestans
bei protektiver Behandiung

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "goldene Prinzessin” wurden mit einer wassriger

Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnasse

bespriiht. Am folgenden Tag wurden die Biatter mit einer wassrigen
Sporangienaufschwemmung von Phytophthora infestans infiziert. Anschlieend wurden
die Pllanzen In einer wasserdampf-gesattigten Kammer bei Temperaturen zwischen 18
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und 20°C aufgestelit. Nach 6 Tagen hatte sich die Krautfaule auf den unbehandeiten,
jedoch infizerten Kontrollpflanzen so stark entwickelt, dass der Befall visuell in % ermitteit
werden Konnte.

F
H,C NH
h; 2
R‘/'\N/ af
Nr. R* Dokument Befall bei 250 ppm a.i. (%Blattfiiche)
-5 «C=0)NH, erfindungsgemaf} 0
V-3 -(C=0)-0-CH(CH); erfindungsgemal 5
V1  -(C=NOCH;)NH, WO 03/043993 80
. unbehandett 80

2.  Dauerwirksamkert gegen die Darrfieckenkrankheit der Tomate verursacht durch
Alternaria solani bei pratektiver Behandiung

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "Goldene Prinzessin” wurden mit einer wassriger

10  Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfndsse
bespruht. Um die Dauerwirkung zu testen wurden erst sieben Tage spater die Blatter mit
einer wassrigen Sporenaufschwemmung von Alfermnana solaniin 2 % Biomalzibsung mit
einer Dichte von 0.17 x 10°® Sporen/ml infiziert. AnschhieBend wurden die Pflanzen in einer
wasserdampf-gesattigten Kammer bei Temperaturen zwischen 20 und 22°C aufgestelit

15 Nach weiteren 5 Tagen hatte sich die Krankheit auf den unbehandelten, jedoch infizierten
Kontrollplanzen so stark entwickelt, dass der Befall visuell in % ermittelt werden konnte.

Rr: CF,

F
HC”  NH

N7
I
R‘)\N/ af
Nr. R* Dokument Befall bei 16 ppm a.i. (%Blattfidche)
-5 (C=0)NH, erfindungsgemag a0

V1 (C=NOCHs)NH, WO 03/043993 67

unbehandelt 90
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3. Wrksamkeit gegen den Grauschimmet an Paprikablattemn verursacht durch Botrytis
cinerea be! protektiver Anwendung

Paprikasamiinge der Sorte "Neusiedler Ideal Elite" wurden, nachdem sich 2 - 3 Blatter gut
5 entwickelt hatten, mit einer wassngen Suspension in der unten angegebenen
Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnasse bespriht. Am nichsten Tag wurden die
behandelten Pfianzen mit einer Sporensuspension von Botrytis cinerea, die 1.7 x 10°
Sporen/ml in einer 2 %igen wassngen Biomalziésung enthielt, inokuliert. Anschliefend
wurden die Versuchspflanzen in eine Kimakammer mit 22 bis 24°C, Dunketheit und

10  hoher Luftfeuchtigkeit gestellt Nach 5 Tagen konnte das Ausmal des Pilzbefalls auf den
Blattern visuell in % ermittelt werden.

F F i
N i
N S
|
R‘/kN/ af
Nr. R* Dokument Befall bei 16 ppm a.i. (%Blattflidche)
-2 -(C=0O)NH, erfindungsgeman 15
Beispiel I-186 aus
-(C= 90
V2 «C=NOCHINHz (1 031043003
unbehandel 100

t3
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Patentanspriiche

2-Substitwerte Pynimidine der Formel |

R‘\N,R

2

N~
}
R4)\N/ R! |

in der der Index und die Substituenten die folgende Bedeutung haben.

eine ganze Zahl von 1 bis 5;

Halogen, Cyano, Cyanato (OCN), C,-Ce-Alktyl, C-Cy-Alkenyl, C-Ce-AlKinyi,
C,-Cs-Alkoxy, C2>-Cp-Alkenyloxy, C-Ce-Alkinyloxy, Ca-Ce-Cycioalkyl, Cy-Cop-
Cycloalkenyi, Cs-Ce-Cycloalkyioxy, C4-Ce-Cycloalkenyloxy, Nitro, -C(=0)-A,
-C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A)A, C(A)(=N-OA), N(A)A, N(A)-C(=0)-A, N(A")-
C(=0)-N(ANA, S(=O)m-A, S(=O)m-0-A oder S(=0)n-N(A")A,

m 0, 1 oder 2;

A, A’, A” unabhdngig voneinander Wasserstoff, C4-Cg-Alkyl, C2-Cs-
Alkenyl, C-Cg-Alkinyl, C3-Ca-Cycloalkyl, Cs-Ca-Cycloalkenyt, Pheny),
wobei die organischen Reste partiell oder volistandig halogeniert sein
kénnen oder durch Nitro, Cyanato, Cyano oder C,-Cs-Alkoxy substitu-
lert sein konnen; oder A und A’ zusammen mit den Atomen an die sie
gebunden sind fir einen funf- bis sechsgliedngen gesattigten, partiefl
ungesattigten oder aromatischen Heterocyclus, enthaltend ein bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, stehen,

wobei die aliphatischen Gruppen der Restedefinitionen von L ihrerseits par-
tiell oder volistandig halogeniert sein oder eine bis vier Gruppen R tragen
kénnen:

R® Cyano, C;-Cs-Alkoxy, C3-Ce-Cycloalkyl, C,-Cg-Alkenyloxy, Co-Cy-
Alkinyloxy, C4-Ce-Cycioalkenyl, C4-Cg-Cycioalkyloxy, C4-Ce-
Cycloalkenyloxy

£
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-C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=O)-N(A"A, C(A}=N-OA), N(A’)A, N(A'}-C(=0)-
A, N(A")}-C(=O)}-N(A"A, S(=0)n-A, S(=0)n-O-A oder S(=0)n-N(A)A:;

R', R? unabhangig voneinander C;-Cs-Alkyl, C2-Cg-Alkenyl, C,-Cg-Alkinyl,

C5-Ce-Cycloalkyl, Cs-Cg-Halogencycloalkyl, wobei die aliphatischen Grup-
pen der Restedefinitionen von R' und R? ihrerseits partiell oder volistandig
halogeniert sein oder eine bis vier Gruppen R" tragen k&nnen:

R’ Cyanp, C3-Ce-Cycloalkyl, C,-Cs-Cycloalkenyl, Hydroxy, C,-Ce-Alkoxy,
C2-Ce-Alkenyloxy, CCe-AlKinyloxy, Cs-Ce-Cycloalkyloxy, C4-Cs-

Cycloalkenyloxy, C,-Ce-Alkylthio, -C(=0})-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A,
C(AY=N-OA), N(AYA, N(A")-C(=0})-A, N(A")-C(=0)-N(A"A, S(=O)m-A.,

S$(=0)m-O-A oder S(=O)n-N(A")A oder Phenyl, wobei der Phenyilteil ein bis

drer Reste ausgewahlt aus der Gruppe' Halogen, C1-Ce-Alkyl, C>-Cys- £
Alkenyl, Co-Cg-Alkinyt, C5-Ce-Cycloalkyl, C4-Cg-Halogenalkyl, C;-Cg-Alkoxy, W)
Cyanao, Nitro, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A, C(A')}(=N-OA), N(AYA

tragen kann;

*

{
R? kann zuséatzlich Wasserstoff bedeuten;

R'und R? kénnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebun-

den sind, emnen geséttigten oder ungeséttigten fiinf- oder sechsgliedrigen
Ring bilden, der durch eine Ether -(~O-}, Carbonyl —(C=0}-, Thio —(—8-),
Sulfoxyl {—S[=0}) oder Sulfenyl {-80,-) oder eine weitere Amino -(-
N(R®)- Gruppe, wobsi R® Wasserstoff oder C,-Cs-Alkyl bedeutet, unterbro-
chen sein und/oder einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Ha-
logen, C-Cg-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl und Oxy-C4-Cs-alkylenoxy enthaiten
kann; @
Halogen, Cyano, C4~C4-Alkyl, C-Cs-Alkenyl, Cx-Cs-Alkinyl, C3-Ce-
Cycloalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C3-Cs-Alkenyloxy, Cs-Cy-Alkinyloxy, C4-Ce-
Alkyithio, Di-(C4-Cg-alkyt)amino oder C,-Cg-Alkylamino, wobei die Alkyl, Al-
kenyl und Alkinylreste von R* durch Halogen, Cyano, Nitro, C;-C2-Alkoxy
oder C,-C,~-Alkoxycarbony! substituiert sein kdnnen;

emner der Formeln
s RO, .

WX X .
R R‘
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entspricht, in denen

X  eine direkte Bindung, -(C=0}-, {C=0)-NH-, -(C=0)-0-, -O-, -NR*,
-CH;0-(C=0)-, -C=C-(C=0)-, wobei der Jewells linke Molekulteil an
das Stickstoffatom gebunden ist;

R* Wasserstoif, Cy-Cg-Alkyl, C~Cs-Alkenyl, C;-Ce-Alkiny! oder Benzyl;

R®  Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, C-Cs-Alkenyl oder C,-Cg-Alkinyl;

R®  Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C,-Cs-Alkenyl, C-Cy-Alkinyl, Benzyl oder
C1—C5-Acyl

bedsuten,

wobei die aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen der Res-
tedefinitionen von R®, R® und/oder R° ihrerseits eine bis vier Gruppen R tra-
gen kdnnen:

RW

Halogen, Cyano, OR", NHR", SR*, C;-Cg-Alkyl, C-Cs-Alkenyl, C-Cs-
Alkinyl, C,-Cs-Alkoxy, C-Cs-Alkoxycarbonyl, C,-C-Acylamino,
{1,3]Dioxolane-C,-C,-alkyl, [1,3]Dioxane-C,-C,-alkyl, wobei

R*  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C,-Cg-Alkenyi, Co-Cg-Alkinyl oder
Benzyl bedeutet.

2 2-Substituierte Pyrimidine der Formel | nach Anspruch 1, in der der Index und die
Substituenten die folgende Bedeutung haben-

n eine ganze Zahl von 1 bis 3, wobei mindestens ein Substituent L in ortho-
Stellung am Phenyiring sit=t;

L Halogen, Cyano, Methyl, Methoxy, -C{(=0)-O-A, -C(=0)-N(A"A, C(A")(=N-
OA), N(AHA, N(A')-C(=0)-A,

AA’ unabhangig voneinander Wasserstoff, C4-Cg-Alkyl, CCg-Alkenyl,

C2-Ce-Alkinyl, Phenyl, wobei die organischen Reste partiell oder voll-
sténdig halogeniert sein konnen oder durch C,-C,-Alkoxy substrtuiert
sein konnen; oder A und A* zusammen mit den Atomen an die sie ge-
bunden sind fur einen finf- bis sechsgliedrigen geséttigten Heterocyc-
lus, enthaltend ein oder zwei Heteroatome aus der Gruppe O, N oder
S, stehen;
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wobei die aliphatischen Gruppen der Restedefinitionen von L ihrerseits par-
tiell oder volistandig halogeniert sein konnen;

R',R?unabhangig voneinander C:-Cg-Alkyl, C»-Cg-Alkenyl, Co-Cg-Alkinyl, C1-Ce-
Halogenalkyl, C,-Cs-Halogenatkenyl oder C-Ce-Halogenalkinyl,

R?kann zusétzlich Wasserstoff bedeuten:;

R’ und R? kénnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie ge-
bunden sind, einen gesattigten oder ungesattigten fanf- oder sechsgliedri-
gen Ring bilden, der durch eine Ether ~(—O-) oder eine weitere Amino-(-
N(R")- Gruppe, wobei R® Wasserstoff oder C,-Cs-Alkyl bedeutet, unterbro-
chen sein und/oder einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Ha-
logen, C,-Cg-Alkyl, C,-Cg-Halogenalkyl und Oxy-C,-Cs-alkylenoxy enthalten
kann,

R® Halogen, Cyano, Ci-Cs-Alkyl, C;-C-Alkoxy oder Cy-C,-Haloalkyl;

R* einer der Formein

o ,\“ Rbo att
%‘. 7/ K
’N ~ N

H X .

' X
R R®

entspricht, in denen

X eine direkte Bindung, ~(C=0)-, (C=0)-NH-, -(C=0)-0-, -O-, -NR",
wobei der jeweils linke Molekiiteil an das Stickstoffatom gebunden
Ist;

R®  Wasserstoff, Methyt, Ally! oder Propargyl,

R Wasserstoff, C-C4-Alkyl, Allyl oder Propargyl;
R® Wasserstoff, Methyl oder C,-Cs-Acyl
bedeuten,

wobe die aliphatischen Gruppen der Restedefinitionen von R? RPund/oder
R® ihrerseits eine oder zwei Gruppen R" tragen konnen:

P
e
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R* Halogen, OR* NHR®, C-Ce-Alkyl, Ci-Cs-Alkoxycarbonyl, C,-C4-Acylamino,
[1,3]Dioxolane-C+-Cs-alkyl, [1,3]Dioxane-C-C,-alkyl, wobei

R*  Wasserstoff, Methyl, Allyl oder Propargyl bedeutet

2-Substituierte Pyrimidine nach Anspruch 1, wobei R® Chior, Cyano, Methyl oder
Methoxy bedeutet.

2-Substrtuierte Pyrimidine nach Anspruch 1, wobei wobei R* einer Formel

(@) o
ﬁ

/N\
H X

R

entspricht, wobei X fur eine direkte Bindung, ~O- oder ~{C=0)-O- steht, und R®
Wasserstoff oder C-Cg-Alkyl bedeutet

2-Substituierte Pyrimidine nach einem der Anspriche 1 bis 6, in der die durch L,
substituierte Phenylgruppe fur die Gruppe B

steht, worin # die VerknOpfungsstelle mit dem Pyrimidin-Geriist 1st und

L'  Fluor, Chlor, CH; oder CF;;

L%L* unabhangig voneinander Wasserstoff, CH, oder Fluor:

L*  Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CHa, SCHs, OCH;, SO,CHs, NH-
C(=O)CHs, N(CHa)-C(=0)CH, oder COOCHs und

>  wasserstoff, Fluor, Chlor oder CH, bedeuten.

Verfahren zur Herstellung der Verbindungen 1A, durch Hydrolyse

R\ .R? RL. _R?
N Ln N L,,
) l\i = 1. Base h} Y
/k & 3 : 0 = 3
NH,
v
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der Nitrile der Formel! IV, wobet die Substituenten R', R?, R® und L sowie der In-
dex n die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben, dadurch gekennzeich-
net, dass in Gegenwart einer Base und Wasserstoffperoxid hydrolysiert wird.

7. Verfahren zur Herstellung der erfindungsgemaRen Verbindungen 1A’ und IC, wo-
bei die Substituenten L,, R, R%, R* X, R®und R® die in Anspruch 1 gegebene Be-
deutung haben, ausgehend von Nitrilen der Formel IV,

R\ JR? R\ _R? R\ _R?
N N
L,
R‘OHIH'B NS NS
2 — 0 =z
N¢ N“ R’ Base, DCC Yl\n R®
OR' ReX-NH,  _N.
v v H ),';s "
R, R’ R\, R’
N N L
L, Q n
N N
I b |
Hal A s 1. RB-OH _ RO\l/L/ 3
\h)\N R 2. Base | N R
N\ et e N-x
1 'l IC
RV R

die mit Alkoholen der Formel R'OH, wobei R’ C,-Cg-Alkyl, C-Ce-Alkenyl, C-C-Alkinyl
oder Cs-Cs-Cycloalkyl, wobei die Reste Alkyl, Alkenyl und Alkinyl partiell oder volistan-
dig halogeniert sein kdnnen und eine bis drei Gruppen R"tragen kénnen, bedeutet, zu
den Estern der Formel V, anschiiefiend mit Aminen R®-X-NH; unter Zusatz wasserent-
ziehender Mittel zu den Amiden IA’ und weiterhin in Gegenwart von Tetrahalogenkoh-
lenstoff und Triarytphosphin zu den Iminhalogeniden der Formel VI und schheBlich mit
Alkoholen der Formel R°OH und Basen zu den Iminoethem der Formel IC umgesetzt
werden

8. Ester der Formel V
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in der die Substituenten R’, R?, R® und L, die in Anspruch 1 gegebene Bedeu-
tung haben und R' C,-Cg-Alkyl, C,-Cg-Alkenyl, CCe-Alkinyt oder Cy-Cg-
Cyciooalkyl, wobei die Reste Alkyl, Atkenyl und Alkinyl partiell oder volistandig
halogeniert sein kbnnen und eine bis drei Gruppen R"tragen kénnen, bedeutet.

Ester V gem&8 Anspruch 8, wobei R' Isopropyi bedeutet

iminhalogenide der Formel IV

! vi

wobel die Substituenten L, R', R?, R, X und R?, X und R? die in Anspruch 1 ge-
gebene Bedeutung haben und Hal fir Fluor, Chlor, Brom oder lod steht.

Pestizides Mittel, enthaltend einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine
Verbindung der Formel | gemal Anspruch 1.

Pestizidas Mittel, enthaltend einen festen oder flissigen Tragerstoff und eine
Verbindung der Formel V gemaB einem der Anspriiche 8 oder 9

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpitzen, dadurch ge-
kennzeichnet, dass man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu schitzenden Materia-
lien, Pflanzen, den Boden oder Saatglter mit einer wirksamen Menge einer Ver-
bindung der Formei | gemaft Anspruch 1 behandelt.

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogen Schadpilzen, dadurch gekenn-
zeichnet, dass man die Piize oder die von Piizbefall zu schiitzenden Materialien,
Pflanzen, den Boden oder SaatgOter mit einer wirksamen Menge einer Verbin-
dung der Forme! V geméafR einem der Anspriiche B oder @ behandelt.



PF 55127

Pinmidinas 2-sustituidas

Descripcién

5 Lainvencion se refiere a pirimidinas 2-sustituidas de la férmula |,

N
R4/l N/ Ra
en la que el indice y los sustituyentes tienen los significados siguientes.

10 n es un numero entero de 1 a 5;

L es halégeno, ciano, cianato (OCN), alquilo C,-Cs, alquenito Cz-Cg, alguinilo
C2-Cs, -alcoxi C4-Cy, alqueniloxi C-Cg, alquiniloxi Co-Cg, cilcoalquilo C3-Caq,
cilcoalquenilo C4-Cs, cilcoalquiloxi Ca-Cs, cilcoalgqueniloxi C,-Ce, nitro, -
15 C(=0)-A, -C(=0}-0-A, -C(=0;-N(A’)A. C(A")(=N-OA), N(A")A, N(A"}-C(=0)-

A, N(A")-C(=0)-N(A"A, S(=0)m-A, $(=0)n-0-A 0 S(=0)x-N(A)A,
m es0,162
20 A, A, A" significan, independientemente, hidrégeno, alquilo C;-Cs, al-

quenilo C»-Cg, alquinito C2-C,, cilcoalquilo C5-Cs, cllcoalquenito Ca-C,

fenilo, pudiendo los radicales organicos estar parcial o completamen-
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te halogenados o sustituidos por nitro, cianato, ciano o alcoxi C;-C,, 0
pudiendo A y A' formar juntos con los dtomos a los que estan igados
un heterociclo saturado, parctalmente insaturado o aromético de cin-

co o seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del

grupo O, N0 S,

pudiendo los grupos alifaticos de las demas definiciones de L estar parcial o

completamente halogenados o llevar uno a cuatro grupos R"

RY significa ciano, alcoxi C4-Cs, cicloalquilo Ca-C,, alqueniloxi C2-Cs, al-
quiniloxi C-C,, cicloalquenilo C,-Cs, cicloalquiloxi C4-C, cicloalquem-
loxs C4-Cs, -C(=0}-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A, C{A")(=N-OA),
N(AYA, N(A")-C(=0)-A, N(A")-C(=0)-N(A"A, S(=0)m-A, S(=0)m-0-A 0
S(=0)m-N(AYA;

R', R? significan, independientemente, alquilo Cy-Cs, alquenilo C5-Cs, alqui-
nilo C»-Ce, cicloalquilo C;3-Cs, halégenocicloalquilo Cs-Cg, pudiendo los gru-
pos alifaticos de las definiciones de los radicales R' y R? a su parte estar

parcial o completamente halogenados o llevar uno a cuatro grupos R":

R" ciano, cicloalquilo C3-Cg, cicloalguenilo C,-Ce, hidrox, alcoxi Cy-Ce,
alqueniloxi C»Cs, alquiniloxi C,-Cs, cicloalquiloxi Cs-Cecicloalqueniloxi, Ca-
Cs, alquiltio C4-Cs, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=O)}-N(A)A, C(A’}(=N-OA),
N(A)A, N(A")-C(=0)-A, N(A”)-C(=O)}-N(A")A, S(=0)n-A, S(=0)n-O-A 0

S(=0)m-N(A"A o fenilo, pudiendo la parte de fenilo llevar uno a tres radica-
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R4

R2

les seleccionados del grupo: halégeno, alquilo C,-Cs, alquenilo C,-C, al-
quinilo C»-Cs, cicloalquilo C;s-Cs, halégenoalquilo C,-Cg, alcoxi C4-Ca, ciano,

nitro, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)}-N(A")A, C(A’)(=N-OA), N(A"A,

puede significar adicionalmente hidrégeno;

R'yR? pueden formar Junto con el atomo de nitrégeno al que estan ligados

un anillo saturado o no saturado de cinco o seis miembros, que puede es-
tar interrumpido por un grupo éter—(—0-), carbonilo —(C=0), tio —(-S-), sul-
foxilo —(-S[=0}-) o sulfenilo -(-SO,-) o un grupo amino -(-N(R*) adicional,
donde R" es hidrégeno o alquilo C,-Cs, y/0 contener uno o varios sustitu-
yentes del grupo. halbégeno, alquilo C;-Cghalégenoalquilo C;-Ce- y oxi- al-

quilenoxi C4-Cs;

es haldgeno, ciano, alquilo C,-C,, alquenilo CC,, alquinito C,-C,, cicloal-
quilo C3-Cs, alcoxi C4-C4, alqueniloxi C4-C,, alquiniloxi C3-C,, alquiltio C;-C,,
di-( alquil C;-Cg-Yamino o alquilamine C4-C,, pudiendo los radicales alquilo,
alquenilo y alquinilo de R? estar sustituidos por halégeno, ciano, nitro, al-

coxi C,-C» o alcoxicarbonilo C4-Ca,

corresponde a una de las férmulas

o) R°O
N Vi
1 x N,
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donde

X  significa un enlace directo, -(C=0), -{C=0)-NH, -(C=0)-0, -O, -NR®, -CH,-
0-(C=0), -C=C-(C=0), estando cada vez el 4tomo 1zquierdo de! miembro

5 de puente ligado con el atomo de nitrégeno;

R® significa hidrégeno, alquilo C4-Cs, alquenilo C-Cs, alquinilo C-Cs 0 bencilo,

R’ es hidrégeno, alquilo C;-Cg, alquenilo C2-Cs0 alquinilo CCs;

10
R® es hidrGgeno, alquilo C4-Cs, alquenilo Cz-Ce, alquinilo C;-Ca, bencilo o acilo
Cy-Ce
pudiendo los grupos alifaticos, aliciclicos o aromaticos de las definiciones
de los radicales de R®, R® y/o R® a su vez llevar uno a cuatro grupos R"
15
R" significa halégeno, ciano, OR*, NHR*, SR*, alquilo C,-Ce, alquenilo C,-Cs,
alquinilo C-Cg, alcoxi C4-Ca, alcoxicarbonilo C4-C,, acilamino C4-C,,

[1,3)dioxolanoalquile-C,-C,, [1,3]dioxano -alquilo-C4-C,, donde

20 R* significa hidrogeno, alquilo C,-Cs, alquenilo C»-C,, alquinilo C,-Cg0

bencilo.

Ademas, la invencion se refiere a un procedimiento par a la obtencién de estos com-
puestos, a productos que contienen 2-pinmidinas, asi como al uso de los mismos para

25 combatir hongos fitopatégenos.

A
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De la WO-A 01/96314 se conocen pinmidinas fungicidas, que en la posicidn 2 llevan
un sustituyente cianamino Ademas, se conocen de la WO-A 03/43993 2-pirimidil-N-

metoxiamidinas fungicidas.

5 Sin embargo, el efecto de las pirimidinas amba indicadas es insatisfactoric en muchos

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

Se encontraron, ahora, las pirimidinas arriba definicas de la férmula |. Ademas, se en-

contrd un procedimiento para su obtencién, asi como productos que los contienen para

10 combatir hongos nocivos.

Los compuestos | se pueden preparar mediente diferentes métodos:.

1)  Por ejemplo, se puede partir de sulfonas de la férmula Il, cuya obtencion se des-
15 cribe en detalle en la WO-A 02/074753 o la DE 10156279.8 Transformando las
sulfonas Il con cianuros de metal It {(Me*CN’) se obtienen los nitnios IV. Bajo
clanuros de metal se entienden en primera linea cianuros de metal aicahno o al-

calinotérreo o también cianuros covalentes, tales como clanuro de estafio

R\ _R 2

N L R‘\N,R
" Me*CN- ba
NI = S N7
R )\N/ = I /Jl\ A
:,S\\ // N R
N

20 Elintercambio del grupo sulfonato por €l grupo nitrilo se efectua mediante meétodos
conocidos de la literatura, tal y como se describen, por ejemplo, en la WO-A

03/043993.
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Otra sintesis puede efectuarse de acuerdo con esl esquema 1

Esquema %-
1 2
R‘\N,R’ R\ R
L H,0 L
N7 NTS
/jl\ <= 2 e O = Ra
2z~ "N R
N NH,
v 1A
b \ 1 2
R'OH Rl\ ’RZ R\N/R
N L L,
n
N =
N N ReX-YiBese )l
- ’ 3
NH N\X
B8 |IQ° Ic

El compuesto nitrilo IV puede ser tiohzado con sulfuro de hidrogeno bajo condiciones
preferentemente acidas, dando ia tiamida IA La hidrdlisis se realiza, por ejemplo, bajo
las condiciones descritas por Katntzky et al. en Synthesis 1989, p. 949-950 (peréxido
de hudrégeno, base, disolvente aprético polar). En Comprehensive Organic Chemistry,
Vol 2, Sutherland, | O Pergamon Press, Oxford, 1979, p. 964 se describen hidrdlisis

de nitnlos en amidas bajo condiciones acidas.

Alternativamente, se puede transformar el aducto de Pinner, que se ha formado por
adicion de, generalmente, acido clorhidrico al nitnlo 1V, con un alcohol de la férmula
R®OH, donde R® tiene los significados arnba indicados, dando el imino éter de la féor-

mula IB. La alquilacién con R®X-Y, donde R® y el miembro de puente X tienen los signi-
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ficados arnba indicados e y representa un grupo disociable, como p.ej. haluro, sulfato

o sulfonato, proporciona compuestos del tipo IC.

La alquilacién con R®-Y se puede realizar partiendo del compuesto 1B o el nitrilo IV con
sales de Meerwein de la férmula (R*);OBF, en analogia a las prescripciones descritas
en Synth. Commun , 1983, 13, p. 753 o Helv. Chim Acta, 1986, 69, p 1224 Se obtie-

nen los compuestos |, en los que Y significa un enlace directo

Una sintesis alternativa de los compuestos A de la invencion esta representada en el

esquema 2.
Esquema 2
RL..N,Rz R‘-\N,Rz
L, L
} = o) I =
NZ N R NT R
R'O

Vi Vv
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R\ ,R R\
I-'l'l
N
I — 9 I I
Base, DCC

Re-X-NH, Ne,
H

B
v / Ili . A {R )303F‘
1 2
R\N,R ) R1\ N’R2
" 1 Re-OH L,
N™ 2. Base N7
Hal ' A s — R0 | _
| R | Ra
N
~ N..,
X Vi X IC
R" IRa

La sintesis representada en el esquema 2 de los compuestos JA' y IC parte a su vez
del nitnlo IV . La formacién del nitnlo IV puede efectuarse, preferentemente, bajo con-
diciones acidas, en presencia de alccholes de la férmula R'OH, donde R’ significa al-
quilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs-, alquinilo C,-Cs 0 hidroalquilo Cs-Ce-, pudiendo los radica-
les alquilo, alquenilo y alquiniio estar parcial o completamente halogenados y lievar
uno a tres grupos R'. La transformacién de V con aminas en las amidas IA’ puede rea-
lizarse en la forma descnita en Org.Lett , 2001, Vol 3, p. 1053-56 o en J.Org.Chem ,
2000, Vol 85, p 8415-20. La subsiguiente transformacién con sales de Meerwein de la
formula (R®);0BF, en analogia a las prescripciones indicadas en Synth Commun ,
1983, 13, p. 753 o Helv Chim.Acta, 1986, 69, p. 1224, proporciona fos compuestos
seguln la invencion de ta formula IC Los iminohaluros de la férmula VI, donde Hal sig-
nifica halégeno y, especiaimente, cloro y bromo, pueden ser preparados analogamente
a Synthesis, 1991, Vol 9, p 750-752. En una reaccion de Appel se preparan, por

ejemplo con tetrabromuro de carbono y trifenifosfina los correspondientes compuestos

B¢
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de bromo Estos ultimos se pueden transformar, finalmente, con alcoholes de la formu-

la R°OH y bases en los compuestos segun la invencion IC.

El radical R® (especialmente, alquilo) en la posicion 6 en el anillo de piimidina se pue-
de introducy por reacicdn bajo catlhsis de metales transitorios, tales como Nio Pd En
algunos casos puede ser recomendable invertir el orden e introducir el sustituyente R®

antes del sustituyente NR'R?

Esquema 3
R1\N,R2 R‘\N,R2
Ly R MY b
NS (R} X, NN
——— I
R. > -
S/‘\N cl R s’l\N/ r?
Vv Vi
1 2
R\NIR
Ll\
6xido N‘ =
———
R-s“ “N" R’
O "o

En la formula (R%),..X4-M’ representa M un ién de metal de la valencia Y, por ejemplo,
B, Zn, Mg, Cu o Sn, X representa cloro, bromo, yodo o hidroxi, R® representa, prefe-
rentemente, alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono y w es un nimero enterode 0 a 3
Esta reaccién puede ser efectuada, por ejemplo, en analogia a los métodos siguientes.
J. Chem Soc Perkin Trans. 1, 1187 (1994), loc. cit. 1, 2345 (1996); WO-A 99/41255,
Aust. J. Chem., Vol. 43, 733 (1990); J. Org. Chem., Vol 43, 358 (1978), J Chem Soc
Chem. Commun 866 (1978), Tetrahedron Lett , Vol 34, 8267 (1993); loc.cit, Vol. 33,

413 (1992).
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El sustituyente R en la férmula IA’ también puede ser introducido en la forma indicada

en el esquema 4.

1
R\N,R R‘\ ,Rz

L N L

N” Base

| — - NTS
o A3 I

NH
2 A HNYO
R® A

Aqui se transforman los compuestos de la férmula (A, primero con bases fuertes en el
5 anidny luego con correspondientes cloruros de acido en IA’ (ver J Chem. Soc , Perkin

Trans |, 1995, p. 3043). De esta manera se obtienen compuestos, en los que X repre-

sente un miembro de puente C=0 Como bases para la obtencion del anibn son apro-

piados, por gjemplo, amida de sodio e hidruro de sodio,

10 Las indicaciones arriba mencionadas se refieren, especialmente a la obtencién de
compuestos, en los que R? representa un grupo alquilo. Siempre que R® represente un
grupo ciano o un sustituyente aicoxi, el radical R® puede ser introducido por reaccion

con cianuros de metal alcaling o bien alcoholatos de metal alcalino.

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

colectivos, que son generalmente representativos de los siquientes sustituyentes
halégeno: flior, cloro, bromo e yodo,

20 alquilo: hidrocarburos saturados, lineales o ramificados con 1 a 4, 6 6 8 atomos de

carbono, por ejemplo, alquilo con 1 a 6 4tomos de carobno, como p ) metilo, etilo,



10

15

20

25

PF 55127

"

propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-metil-propilo, 2-metilpropilo, 1,1-dwmetiletilo, pentilo, 1-
metiibutio, 2-metibutilo, 3-metiibutilo, 2,2-di-metipropilo, 1-etilpropilo, hexlo, 1,1-
dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-
metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-
dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutio, 1-etibutilo, 2-etibutilo, 1,1,2-tnmetilpropilo, 1,2,2-

trimetilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo y 1-etl-2-metilpropilo,

halégenoalquilo: grupos alquilo lineales o ramificados con 1 a 6 atomos de carbono
{como los arriba mencionados), en cuyos grupos los atomos de hidrégeno pueden
estar sustituidos por atomos de halégeno como los arriba mencionados, p.ej C,-Ca-
haldgenoalquil wie clorometilo, bromometilo, diclorometila, triclorometilo, fluorometilo,
difluorometilo, triflucrometilo, clorofluorometilo, diclorofluorometilo, clorodifluorometilo,
1-cloroetilo, 1-bromoetilo, 1-fluoroetilo, 2-fiuoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-triflucroetilo,
2-cloro-2-fluoroetilo, 2-cloro-2,2-difluoroetilo, 2,2-dicloro-2-flucroetilo, 2,2,2-tricloroetiio,

pentafluoroetil 6 1,1,1-tnflucroprop-2-ilo;

alquenllo: radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con2a46 8
atomos de carbono y un doble enlace en una posicidn arbitraria, p.ej Cz-Ce-alquenil
como p.ej. etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo, 1-metilethenilo, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-
butenilo, 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-propenilo, 2-metil-2-
propenilo, 1-pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pententlo, 1-metil-1-butenilo, 2-metil-
41-butenilo, 3-metil-1-butenilo, 1-metil-2-butenilo, 2-metil-2-butenilo, 3-metil-2-butenila,
1-meti-3-butenilo, 2-meti-3-butenilo, 3-metil-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-propenilo, 1,2-
dimetil-1-propenilo, 1,2-dimetil-2-propenilo, 1-etil-1 propenilo, 1-etil-2-propenilo, 1-

hexenilo, 2-hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, 5-hexenilo, 1-mehl-1-pentenilo, 2-metil-1-
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pentenilo, 3-metil-1-pentenilo, 4-metil-1-pentenilo, 1-metil-2-pentenilo, 2-metil-2-
pentenilo, 3-metil-2-pentenilo, 4-metil-2-pentenilo, 1-metil-3-pentenilo, 2-metil-
3pentenilo, 3-metil-3-pentenilo, 4-metil-3-pentenilo, 1-metil-4-pentenilo, 2-metil-4-
pentenilo, 3-metil-4-pentenilo, 4-meti-4-pentenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,1-dimetil-3-
butenilo, 1,2-dimetil-1-butenilo, 1,2-dimetil-2-butenilo, 1,2-dimetil-3-buterilo, 1,3-
dimetil-1-butenilo, 1,3-dimeti-2-butenilo, 1,3-dimetil-3-butenilo, 2,2-dimetil-3-butenilo,
2,3-dimetil-1-butenilo, 2,3-dimetil-2-butenilo, 2,3-dimetil-3-butenilo, 3,3-dimetil-1-
butenilo, 3,3-dimetil-2-butenilo, 1-etil-1-butenilo, 1-etil-2-butenito, 1-etil-3-butenilo, 2-
etil-1-butenilo, 2-etil-2-butenilo, 2-etil-3-butenilo, 1,1,2-trimetil-2-propenilo, 1-etil-1-

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

alcadienilo: radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con 4,6 6 8

atomos de carbono y dos dobles enlaces en una posicién arbitrana,

halégenoalquenilo: radicales hidrocarburo insaturados, lineales o ramificados con 2 a
6 atomos de carbono y un doble enlace en una pasicién arbitrana (como los arnba
mencionados), en cuyos grupos los atomos de hidrégeno pueden estar parcial o com-
pletamente sustituidos por atomos de halégeno como los arriba mencionados, espe-

cialmente, flior, cloro y bromo,

alqulnllo: grupos hidrocarburo lineales o ramificados con 2 a 8 atomos de carbono y
un triple enlace en una posicién arbitrana, p.ej. alquiniio Cx-Cg, como p.ej etinilo, 1-
propinilo, 2-propinilo, 1-butinilo, 2-butinlo, 3-butirila, 1-metil-2-propinilo, 1-pentinilo, 2-
pentinilo, 3-pentinilo, 4-pentinilo, 1-meti-2-butinilo, 1-metil-3-butinilo, 2-metil-3-butmilo,

3-metil-1-butinilo, 1,1-dimetil-2-propinilo, 1-etil-2-propinilo, 1-hexinilo, 2-hexinilo, 3-
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hexinilo, 4-hexinilo, 5-hexinilo, 1-metil-2-pentinilo, 1-metil-3-pentinilo, 1-metil-4-
pentinlo, 2-metil-3-pentinilo, 2-metil-4-pentinilo, 3-metil-1-pentinilo, 3-metil-4-pentinilo,
4-metil-1-pentinilo, 4-metil-2-pentinilo, 1,1-dimetil-2-butinilo, 1,1-dimetil-3-butinilo, 1,2-
dimetil-3-butinilo, 2,2-dimetil-3-butimlo, 3,3-dimetil-1-butinilo, 1-etil-2-butinilo, 1-etil-3-

butinilo, 2-etil-3-butinilo y 1-etil-1-metil-2-propinilo,

cicloalquilo: grupos hidrocarburo mono o biciclicos, saturados con 3 a 6 miembros

anulares de carbono, p €. cicloalquilo C3-Cs, como p €. ciclopropilo, ciclobutilo, ciclo-

pentilo, cicichexto;

heterocicto saturado, parcialmente insaturado o aromatico, que contiene uno a cuatro

heteroatomos del grupo. O, No S:

- heterociclilo de cinco o seis miembros, que contiene ein a tres atomos de
nitrégenc y/o un dtomo de oxigeno o de azufre o uno o dos a4tomos de oxigeno
y/o de azufre, p.ej. 2-tetrahidrofuranilo, 3-tetrahidrofuranito, 2-tetrahidrotienilo, 3-
tetrahidrotienilo, 2-pirrolidinilo, 3-pirrolidinilo, 3-isoxazohdinilo, 4-1isoxazolidinilo, 5-
isoxazohdinilo, 3-isotiazolidinilo, 4-isotiazolidinilo, 5-isotiazohdinilo, 3-
pirazolidirulo, 4-pirazolidirwlo, S-pirazohidinilo, 2-oxazolidinilo, 4-oxazohdinilo, 5-
oxazolidinilo, 2-tiazolidinilo, 4-tiazolidinilo, 5-tiazohdinilo, 2-imidazohdinilo, 4-
imidazoiidinilo, 1,2,4-oxadiazolidin-3-ilo, 1,2,4-oxadiazolidin-5-ilo, 1,2,4-
tiadiazolidin-3-ilo, 1,2 4-tadiazolidin-5-llo, 1,2,4-triazolidin-3-ilo, 1,3,4-
oxadiazolidin-2-to, 1,3,4-tiadiazolidin-2-ilo, 1,3,4-tnazoldin-2-ilo, 2,3-diidrofur-2-
ilo, 2,3-dihidrofur-3-ilo, 2,4-diidrofur-2-ilo, 2,4-dihidrofur-3-ilo, 2,3-dihidrotien-2-

llo, 2,3-dihidrotien-3-ilo, 2,4-dihidrotien-2-ilo, 2,4-dihidrotien-3-ilo, 2-pirrolin-2-ilo,
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2-pirrolin-3-ilo, 3-pirrolin-2-ilo, 3-pirrolin-3-ilo, 2-1soxazolin-3-ilo, 3-1soxazolin-3-o,
4-isoxazolin-3-ilo, 2-1soxazolin-4-ilo, 3-isoxazolin-4-ilo, 4-1soxazolin-4-ilo, 2-
1Isoxazolin-5-ilo, 3-1soxazolin-5-llo, 4-isoxazolin-5-ilo, 2-isotiazolin-3-ilo, 3-
isotiazolin-3-ilo, 4-isotiazolin-3-llo, 2-isotiazolin-4-ilo, 3-1sotiazolin4-ilo, 4-
1sotiazolin-4-1lo, 2-isotiazolin-5-ilo, 3-isotiazolin-5-ilo, 4-isohazolin-5-ilo, 2,3-
dihidropirazol-1-ilo, 2,3-dihidropirazol-2-ilo, 2,3-dihidropirazol-3-ilo, 2,3-
dihidropirazol-4-ilo, 2,3-dihidropirazol-5-ilo, 3,4-dihidropirazol-1-ilo, 3,4-
dihidropirazol-3-ilo, 3,4-dihidropirazol-4-ilo, 3,4-dihidropirazol-5-ilo, 4,5-
dihidropirazol-1-ilo, 4,5-dihidropirazol-3-ilo, 4,5-dinidropirazol-4-ilo, 4,5-
dihidropirazol-5-ilo, 2,3-dihidrooxazol-2-ilo, 2,3-dihidraoxazol-3-ilo, 2,3-
dihidrooxazol-4-ilo, 2,3-dihidrooxazol-5-ilo, 3,4-dihidrooxazol-2-tlo, 3,4-
ditudrooxazol-3-lo, 3,4-dihidrooxazol-4-io, 3,4-dihidrooxazol-5-ilo, 3,4-
dihidrooxazol-2-ilo, 3,4-dihidrooxazol-3-ilo, 3,4-dihidrooxazol-4-lo, 2-piperidinilo,
3-piperidinilo, 4-piperdinilo, 1,3—dioxan-5-io, 2-tetrahidropiranilo, 4~
tetrahidropiranilo, 2-tetrahidrotienilo, 3-hexahidropindacinilo, 4-
hexahidropiridacinio, 2-hexahidropinmidinilo, 4-hexahtdropinmidiniio, 5-
hexahidropinmidinilo, 2-piperacinilo, 1,3,5-hexahidro-triacin-2-ilo y 1,2,4-

hexahidrotriacin-3-ilo,

heteroarilo de cinco miembros , que contiene uno a cuatro atomos de nitrége-
no o uno a tres atomos de nitrbgeno y un atomo de azufre o de oxigeno: grupos
heteroarilo pentaciclicos, que ademas de 4tomos de carbono pueden contener
uno a cuatro atomos de nitrdgeno o uno a tres atomos de nitrdgeno y un atome
de azufre o de oxigeno como miembros del anillo, p e 2-furilo, 3-funilo, 2-tienilo,

3-tienilo, 2-pirrolilo, 3-pirrolilo, 3-isoxazolilo, 4-isoxazolilo, 5-1isoxazolilo, 3-
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isotiazolilo, 4-1sotiazolilo, 5-isotiazolilo, 3-pirazolilo, 4-pirazolilo, 5-pirazollo, 2-
oxazolilo, 4-oxazolilo, 5-oxazalilo, 2-trazallo, 4-tiazollo, S-tiazolilo, 2-imdazolilo,
4-imudazolilo, 1,2,4-oxadiazol-3-ilo, 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, 1,2,4-tiadiazol-3-ilo,
1,2,4-tradiazol-5-ilo, 1,2,4-triazol-3-ilo, 1,3,4-oxadiazol-2-llo, 1,3,4-tiadiazol-2-lo y

1,3,4-triazol-2-ilo;

- heteroarilo de sels miembros , que contiene uno a tres o bien uno a cuatro

atomos de nitrégeno: grupos heteroarilo hexaciclicos, que ademas de Atomos de
carbono pueden contener uno a tres o bien uno a cuatro &tomos de nitrogeno
como miembros del anilio, p.e). 2-piridinilo, 3-pindinilo, 4-pindinilo, 3-prridaciniio,
4-piridacinilo, 2-pirimidinilo, 4-pirimidinilo, 5-pinmidinilo, 2-piracinilo, 1,3,5-triacin-

2-lo y 1,2,4-triacin-3-ilo;

En el Ambito de la presente invencion estan comprendidos los isobmeros (R) y (S) y los

racematos de los compuestos de la férmula |, que presentan centros de quiralidad

£n lo sucesivo se describe la invencién en mas detalle.

Con respecto al uso a que estan destinadas las pinmidias de la férmula |, se prefieren
los siguientes significados para los sustituyentes, tanto por si solos como en combina-

ciones:

Se prefieren los compuestos, en los que R significa alquilo C;-Cg-, haldgenoalguilo Ci-

Ce-, alquenilo CCe-, alquinilo Cz-Cg 0 cilcoalquilo Cs-Cg ¥ R? significa hidrégeno.

Lo
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Se prefieren, especialmente, los compuestos |, en los que R’ significa alquilo C,-Cq

ramificado en la posicidn, alquenilc CC, o haldgenoalquilo C4-Cs.

Ademas, se prefieren los compuestos |, en los que R' significa haldgenoalquilo C4-C, ¥

R? significa hidrégeno

Adicionalmente, se prefieren los compuestos |, en los que R’ y R? forman junto con el
nitrégeno al que estan ligados un anillo de cinco o seis miembros, que puede estar

interrumpido por un atomo de oxigeno o Hlevar uno o dos sustituyentes qleullo con 1 a

6 4tomos de carbono.

Son especialmente prefendos los grupos NR'R? como, por ejemplo pirrolidina o piperi-
dinas metiladas, especialmente, en la posicién a« Ademas, son preferidas la 4-

metilpiperidina

Son especiaimente preferidas las pmmidinas 1, en las que los sustituyentes L* a L3 die

tienen los significados siguientes:

L significa halégeno, ciano, alquilo C;-Cs-, alcoxi C4-Ce-, -C(=0)-0-A, -C(=0)-

N(A)A,

A, A", A" significan, independientemente, hidrégeno, alquilo C,-Ce-, alquemio

Cz‘Ca-, an uinilo Cz-Cg.

rd
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Ademés, se prefieren las pirimidinas |, en las que el grupo fenilo sustituido por L, re-

presenta el grupo B

donde # representa el lugar de enlace con el esqueleto de pirimidinag vy

L'  significa fltior, cloro, CH; o CFs,

LZL* significan, independientemente, hidrégeno, CH; o fldor,

L®  significa hidrogeno, fiior, cloro, bromo, ciano, CHs, SCHy, OCHa, SO,CHs,
CO-NHz, CO-NHCH3, CO-NHC:Hs, CO-N(CHa)z, NH-C(=0)CHj, N(CH,)-
C(=0O)CH;3 0 COOCH, ¥

L®  significa hidrégeno, fiior, ciore o CH;.

También son especialmente prefendos los compuestos |, en los que R® significa alquilo

C,-C4, que puede estar sustituido por halégeno

Ademas, son especialmente prefendos los compuestos |, en los que R? significa halé-

geno, ciano, alquilo C;-C, o alcoxi C,-C,4

Son especialmente preferidos los compuestos |, en los que R? significa metilo, ciano,

metoxi o, especiaimente, cloro

Con respecto a su efecto fungicida son prefendas las pinmidans de la formula |, enla

gue R* significa

L
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Oy R°0
) !
O x

R R®

Ademas, son preferidas las pinmidinas de la férmula | en la que R* significa
RS
I
0 o]
N 7
HN NH
5
Son especiaimente preferidas las pinmidas de la formula |, en la que R* significa
>
H,N
10
Finalmente, R* puede tener, preferentemente los significados siguientes, que también
pueden ser considerados como definiciones de radicales prodrug (ver Medicininal Re-
search Reviews 2003, 23, 763 — 793, o J. of Pharmaceutical Sciences 1997, 86, 765-
15 767):

0‘1 O"T!I Oﬁ O‘ﬁ Ox o] o]
H” Y j

o]
R R __i

/O

g
H’N{j ]n H'N‘h ]n

» _N_ _R HN__:0O _N R
80 NH NG R T ‘f H \/Y

El indice n en los radicales alquenilo de las férmula arriba indicadas representa un

niamero enterode 1a 3.

P O N. O N N, O
o R Ao T
¥ ~ @

53
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Son especialmente prefendas las definiciones para R*:
O

ﬁ 0\ 0\ O\ 0\
[ SRS T
R O« e HN e

R (o} 0 o
R

El miembro de puente X representa, preferentemente, un enlace directo y significa -

(C=0)-

El sustituyente R® representa, preferentemente, hidrégeno, metilo, bencilo, trifluorome-

tilo, ablo, propargiio o metoximetilo y, especialmente, mdrégeno.

El sustituyente R®significa, preferentemente, hidrégeno, alquilo C;-Cq 0 alquenilo CCs

y, especialmene, metilo, alilo o propargilo.

El sustituyente R® representa, preferentemente hidrogeno o metilo

Los ésteres de la fdrmula V son tanto interesantes productos intermedios como tam-

bién excelentes principios activos fungicidas
RKN,RZ
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Las definiciones preferidas de Ln, R1 a R3 antes mencionadas valen en igual sentido

para los ésteres de la formula V.

R' representa, especialmente un radical alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, sobre

todo, un radical isopropilo.

Pero R' también puede significar alquilo, propile, bencilo, aminoalquiio, hidroxialquito,

alcoxialquilo o halégenoalquilo.

Especialmente, con respecto a su uso se prefieren los compuestos ! y V representados
en las siguientes Tablas. Los grupos mencionados en las Tablas para un sustituyente
representan, ademas, considerados por si solos, iIndependientemente de la combina-
ci6n en que se mencionan, una variante especialmente prefenda del respectivo susti-

tuyente,
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Tabla 1
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-cloro, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 2
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, In, li y Va, en los que L, significa

2,6-dfluoro, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

finea de la Tabla A

Tabla 3

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,6-dicloro, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

ilnea de la Tabla A

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

fluoro,6-metilo, R® significa metilo y R?, R? correspenden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 5
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, Il y Va, en los que L, significa
2,4,6-rfluoro, R significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

/1
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Tabla 6

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, if, ig, Ih, Iy Va, en los que L, 2-Methyl,4-

fluoro, R® significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla7

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, fe, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxicarbonilo, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 8
Compuestos de las formulas ta, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-CN, R® significa metilo yR!, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 9
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, In, h y Va, en los que L, significa

2,4,5-tnfluoro, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabia A

Tabla 10
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, I y Va, en los que L, significa
2,4-dicloro, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A



10

15

20

25

PF 55127

24

Tabla 11
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro, R? significa metilo y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 12

Compuestos de las formulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

fluoro, R® significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabila 13
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, ly Va, en los que L, significa

2,4-difluoro, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 14

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
fluoro-4-cloro, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tahla A

Tabla 15
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-
cloro-4-fluoro, R? significa metilo y R', R? comesponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 16

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Ity Va, en los que L, signfica

2,3difluoro, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 17

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, tg, Ik, li y Va, en los que L, significa

2,5-dffluoro, R? significa metilo y R’, R? coesponden a un compuesto de cada vez una

lineadela Tabla A

Tabla 18

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h 'y Va, en los que L, significa
2,3,4-triflucro, R® significa metilo y R’, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 19

Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-
metilo, R® significa metilo y R', RZ corresponden a un compuesto de cada vez una li-

nea de la Tabla A

Tabla 20
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, h, il y Va, en los que L, significa
2,4-dimetilo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 21

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

meti-4-cloro, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 22

Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa 2-

fluoro-4-metilo, R? significa metilo y R', R? comresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 23
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,6-dimetilo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 24
Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

2.4,6-tnmetilo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 25
Compuestos de las fdrmulas la, Ib, ic, Id, le, If, ig, Ih, iy Va, en los que L; significa
2 6-difluoro-4-ciano, R? significa metilo y R', R? cofresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A
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Tabla 26

Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa

2,8-difluoro-4-metilo, R® significa metiio y R, R? corresponden a un compuesto de ca-

da vez una linea de la Tabla A

Tabla 27
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro-4-metoxicarbonilo, R® significa metilo y R*, R? corresponden a un com-

puesto de cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 28
Compuestos de las formulas |a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-metoxi R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de ia Tabla A

Tabla 29
Compuestos de las férmuias Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, It y Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metilo, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 30
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, ih, I y Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metoxicarbonilo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A
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Tabla 31

Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-bromo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 32

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, signffica 2-

cloro,4-ciano, R? significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 33

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, liy Va, en los que L, significa
2,6-difluoro,4-metoxi, R* significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabila A

Tabla 34
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L,significa 2-

fluoro,3-metilo, R? significa metifo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 35
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa
2,5-dimetilo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de ia Tabla A
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Tabla 36

Compuestos de las formulas la, Ib, [c, Id, le, If, Ig, Ih, 'y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-ciano, R® significa metilo y R, R? comresponden a un compuesto de cada vez

una linea de fa Tabla A

Tabla 37

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-bromo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 38

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-
metilo,5-fluoro, R® significa metilo y R', R? comesponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 39
Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, h 'y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-metoxi, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 40
Compuestos de las fébrmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R® significa metio y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A
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Tabla 41
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,5-dimetilo,4-brom, R? significa metilo y R®, R? comesponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 42
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-bromo, R® significa metilo y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 43
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-metoxi, R? signfica metilo y R', R? comresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabta 44
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, iy Va, en los que L,significa 2-
fluoro,5-metilo, R® significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 45
Compuestos de las férmulas 1a, Ib, Ic, id, le, If, 1g, Ih, li y Va, en los que L, significa
pentafiuoro, R® significa metilo y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 46

Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-cloro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 47

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, |h, liy Va, en los que L, significa

2,6-dffluoro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 48

Compuestos de las formulas ia, ib, Ic, id, le, if, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,6-dicloro, R® significa cloro y R!, R? comesponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 49
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Il y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-metilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 50
Compuestas de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa
2,4 B-trfluoro, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 51

Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Ii y Va, en los que L, significa 2-

metio,4-fluoro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 52

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

fluoro,4-metoxicarbonilo, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 53

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-
fiuoro,4-CN, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 54
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2.4,5-tnfluoro, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de |a Tabla A

Tabla 55
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, |h, li y Va, en los que L, significa
2,4-dicloro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

QY



10

15

20

25

Ay e

PF 55127

33

Tabla 56

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, I y Va, en los que L, significa 2-

cloro, R® significa cloro y R’, R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 57

Compuestos de las formulas la, |b, Ic, Id, le, If, ig, Ih, Il y Va, en los que L, significa 2-

fluoro, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 58

Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, e, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,4-difluoro, R? significa cloro y R', R* corresponden a un compuesto de cada vez una

I[inea de la Tabla A

Tabla 59
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig. |h, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro-4-cloro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 60
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, i y Va, en los que L, significa 2-
cloro-4-fluoro, R® significa cloro y R', R? comesponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A



10

15

20

25

o ) ——— s n

PF 55127

34

Tabla 61

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

2,3-difluoro, R’ significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 62

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa

2,5-difluoro, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 63
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih,  y Va, en los que L, significa

2,3,4-trifluoro, R® significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 64
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, Ii y Va, en los que L, significa

significa 2-metilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 65
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, th, li y Va, en los que L, significa
2,4-dimetilo, R® significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de 1a Tabla A
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Tabla 66

Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

significa 2-metilo-4-cloro, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 67

Compuestos de las férmulas [a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

fluoro-4-metilo, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 68

Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L,, significa
2,6-dimetilo, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 69
Compuestos de las formulas ia, Ib, Ic, Id, le, if, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,4 ,6-trimetilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 70
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, ff, Ig, ih, hy Va, en los que L, significa
2,6-difluoro-4-ciano, R® significa cloro y R', R? correspanden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

\c22
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Tabla 71

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

2,6-difluoro-4-metilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 72

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro-4-metoxicarbonilo, R® significa cloro y R*, R? corresponden a un compues-

to de cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 73

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metoxi, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 74
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-metilo, R? significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 75
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig, |h, liy Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metoxicarboniio, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

\©)
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Tabla 76

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

cloro,4-bromo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 77

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-ciano, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabta 78

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro,4-metoxi, R? significa cioro y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 79

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,3-metilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 80
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, h y Va, en los que L, significa
2 5-dimetilo, R® significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla B1

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, signfica 2-

metilo,4-ciano, R? significa cloro y R', R? cormesponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 82

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

metilo,4-bromo, R?® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 83

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, lg, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-
metilo,5-fluoro, R® significa cloro y R', R corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 84

Compuestos de las formulas la, Ib, lc, Id, le, If, Ig, Ih, 'y Va, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxi, R? significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 85
Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A
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Tabla 86

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L,significa

2,5-dimetilo,4-bromo, R® significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 87

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

fluoro,4-bromo, R® significa cloro y R', R? coresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 88

Compuestos de las formuias la, Ib, I, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,4-metoxi, R? significa cloro y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 89
Compuestos de las formulas Ia, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,5-metilo, R® significa cloro y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 90
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa
pentafluoro, R? significa cloro y R', R? commesponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 91

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-cloro, R significa metox1 y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 92

Compuestos de las formulas la, Ib, I, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, signffica
2,6-difluoro, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 93

Compuestos de las formulas 1a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa
2,6-dicloro, R® significa metoxi y R', R? comesponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 94
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-metilo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 95
Compuestos de las férmulas 1a, b, Ic, Id, le, If, 1g, 1h, liy Va, en los que L, 2,4,6-
trifluoro, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 96

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-fluoro, R® significa metoxi y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 97
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-metoxicarbonilo, R? significa metoxi y R, R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 98

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,4-CN, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 99
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa
2,4,5-tnfluoro, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 100
Compuestos de ias formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,4-dicloro, R? signtfica metox y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 101

Compuestos de las férmulas ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, lh, liy Va, en los que L, significa 2-

cloro, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 102

Compuestos de las formulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig, lh, I y Va, en los que L, significa 2-

fluoro, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una li-

nea de la Tabla A

Tabla 103

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ik, li y Va, en los que L, significa
2,4-difluoro, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 104
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro-4-cloro, R? significa metox1 y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 105
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li y Va, en los que L, significa 2-
cloro-4-fluoro, R? significa metox y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de ta Tabla A

VO
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Tabla 106

Compuestos de las farmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, ty Va, en los que L, significa

2,3-difluoro, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 107

Compuestos de las formulas la, Ib, lc, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,5-difluoro, R® significa metoxi y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 108
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa

2,3,4-trifluoro, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 109
Compuestos de las férmulas la, Ib, I¢, Id, le, I, Ig, Ih, li y Va, en los que L, signiica 2-

metilo, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 110
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, 'y Va, en los que L, significa
2,4-dimetilo, R? significa metox1 y R', R? coresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 111

Compuestos de las formulas ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, 1h, iy Va, en los que L, significa 2-

metilo-4-cloro, R? significa metoxi y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de fa Tabla A

Tabla 112
Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, Ie, If, Ig, Ih, Il y Va, en los que L, significa 2-

fluoro-4-metilo, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 113
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

2,6~dimetilo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 114
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa

2,4,6-tnmetilo, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 115
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i 'y Va, en los que L, significa
2,8-difiuoro4-ciano, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de ca-

da vez una linea de la Tabla A
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Tabla 116

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa

2,6-difluoro-4-metilo, R? significa metox y R', R? comresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 117

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro4-metoxicarbonilo, R? significa metoxi y R’, R? corresponden a un com-

puesto de cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 118
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, Il y Va, en ios que L, significa 2-

cloro,4-metoxi, R® significa metoxi y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 118
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, 1y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-metilo, R® significa metoxi y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 120
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, if, Ig, Ih, I y Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metoxicarbonilo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

WO
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Tabla 121

Compuestos de las formulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, hy Va, en los que L,significa 2-

cloro,4-metoxi, R® significa metoxi y R’, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 122

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

cloro,4-ciano, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 123

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro,4-metoxi, R* significa metox: y R’, R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de ia Tabla A

Tabla 124
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,3-metilo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 125
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa
2 5-dimetilo, R® significa metoxi y R', R? comesponden a un compuesto de cada vez

una linea de |la Tabla A
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Tabla 126

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-ciano, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 127

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Il y Va, en los que L,significa 2-

metilo,4-bromoo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 128

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Il y Va, en los que L, signffica 2-

metilo,5-fluoro, R® significa metox1 y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 129
Compuestos de las fébrmulas la, Ib, I¢, Id, le, If, Ig, Th, li y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-metoxi, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 130
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, liy Va, en los que L, signffica 2-
metilo,4-metoxicarbonilo, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A
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Tabla 131

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, 2,5- signifi-

ca dimetilo,4-bromo, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 132

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Il y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-bromo, R® significa metoxi y R', R2 corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 133

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

fluoro,4-metoxi, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de |la Tabla A

Tabla 134
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L,significa 2-

fluoro,5-metilo, R® significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 135
Compuestos de las formulas Ia, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa
pentafluoro, R? significa metoxi y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 136
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, Ie, If, Ig, th, iy Va, en los que L, significa 2-

fluoro,6-cloro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 137

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, liy Va, en los que L, significa

2,6-difluoro, R® significa ciano y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 138

Compuestos de las formulas la, Ib, lc, 1, le, If, Ig, th, i y Va, en los que L, significa

2,6-dicloro, R® significa crano y R', R? carresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 139

Compuestos de las férmulas 1a, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,6-metilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 140
Compuestos de las farmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, |h, i y Va, en los que L, significa
2,4.6-tnfluoro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 141

Compuestos de las formulas la, ib, Ic, Id, le, If, Ig, ih, li y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-fluoro, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 142

Compuestos de las fdrmulas la, Ib, I, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, signffica 2-

fluoro,4-metoxicarbonilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 143

Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, id, le, If, Ig, ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-CN, R? significa ciano y R', R? cofresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 144
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih,  y Va, en los que L, significa

2,4,5-trifluoro, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 145
Compuestos de las férmulas la, Ib, ic, Id, le, If, 1g, Ih, li y Va, en los que L, significa
2,4-dicloro, R® significa cianc y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A
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Tabla 146

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-

cloro, R? significa ciano y R, RZ corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 147

Compuestos de las formulas ia, Ib, lc, Id, le, If, Ig, ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una linea

de la Tabla A

Tabla 148

Compuestos de las formulas Ia, b, Ic, id, le, if, 1g, Ih, hy Va, en los que L, significa

2,4-difluoro, R® significa ciano y R?, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tahla A

Tabla 149

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, i, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa 2-
fluoro-4-cloro, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 150
Compuestos de las férmulas la, b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, 'y Va, en los que L, significa 2-
cloro-4-fluoro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesio de cada vez

una linea de la Tabla A
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Tabla 151

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, g, Ih, li y Va, en ios que L, significa

2,3-difluoro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 152

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, liy Va, en los que L, significa

2,5-difluoro, R? significa ciano y R*, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 153

Compuestos de las férmulas 13, Ib, Ic, 1d, le, if, Ig, Ih, iy Va, en los que L, significa

2,3,4-tnfluoro, R® significa ciano y R', R? comresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 154
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, I, Ig, Ih, 'y Va, en los que L, significa
significa 2-metilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 155
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, ig, Ih, li y Va, en los que L, significa
2 4-dimetilo, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

{inea de la Tabla A
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Tabla 156

Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Iy Va, en los que L, significa

significa 2-metilo-4-cloro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 157

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, Ie, If, Ig, Ih, iy Va, en los que L, signfica 2-

fluoro-4-metilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 158
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, Iy Va, en los que L, significa

2,8-dimetilo, R® significa ciano y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

finea de la Tabla A

Tabla 159
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, 2,4,6-

tnmetilo, R® significa ciano y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

Tabla 160
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, ig, Ih, hy Va, en los que L, significa
2 6-difluoro-4-ciano, R significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A
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Tabla 161
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa

2,6-difluoro-4-metilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tabla A

Tabla 162

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa
2,6-difluoro-4-metoxicarbonilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compues-

to de cada vez una linea de la Tabla A

Tabla 163
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-metox, R? significa ciano y R', R? coresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 164
Compuestos de las férmulas Ia, 1b, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-metilo, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 165
Compuestos de las formulas Ia, Ib, Ig, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
cloro,4-metoxicarbonifo, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A
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Tabla 166

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, 1d, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-bromo, R® significa ciano y R, R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 167

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, th, li y Va, en los que L, significa 2-

cloro,4-ciano, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 168

Compuestos de las férmulas la, b, Ic, id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L,significa
2,6-difluoro,4-metoxi, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de ca-

da vez una linea de la Tabla A

Tabla 169

Compuestos de las formulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
fluoro,3-metilo, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 170
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa
2,5-dimetilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

|90
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Tabla 171

Compuestos de las farmulas la, Ib, lc, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-ciano, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 172

Compuestos de las formulas la, Ib, ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
metlo,4-bromo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 173
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, h y Va, en los que L, significa 2-
metilo,5-fluoro, R? signrfica ciano y R*, R? coresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 174
Compuestos de las formuias la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

metilo,4-metoxi, R? significa ciana y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 175
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-
metilo,4-metoxicarboniio, R® significa ciano vy R', R? corresponden a un compuesto de

cada vez una linea de la Tabla A

98
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Tabla 176

Compuestos de las férmulas Ia, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, 2,5- signifi-

dimetilo,4-bromo, R® significa ciano y R*, R? corresponden a un compuesto de cada

vez una linea de la Tahia A

Tabla 177

Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, li y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,4-bromo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 178

Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, I y Va, en los que L, signffica 2-

fluoro,4-metoxi, R? significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

i
una linea de la Tabla A

Tabla 179
Compuestos de las formulas la, Ib, Ic, Id, le, If, Ig, Ih, i y Va, en los que L, significa 2-

fluoro,5-metilo, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla A

Tabla 180
Compuestos de las férmulas la, Ib, Ic, Id, le, If, 1g, Ih, li y Va, en los que L, significa
pentafluoro, R® significa ciano y R', R? corresponden a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla A

2
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Tabla A
No. |[R' RZ
A-1 CH,CH, H
A-2 |CH,CH,3 CH,
A-3 |CHCH, CH,CH3
A4 |CH,CH,CH; H
A-5 |CH,CH,CH, CH,
A-6 |CH;CH,CH; CH,CH,
A-7 |CH,CH,CH, CH,CH,CH,
A-8 |CH,CH.F H
A-9 |CH,CH.,F CH,
A-10 |CH,CH.F CH.CH,
A-11 |CH.CF, H
A-12 |CH.CF, CHs
A-13 [CH.CF,; CH,CH,
A-14 |CH,CF, CH,CH,CH;
A-15 [CH,CCl, H
A-18 |CH,CCl, CH,
A-17 |[CH,CCls CH,CH;
A-18 | CH.CCl, CH.CH,CH,
A-19 |CH(CHa), H
A-20 |CH(CHa), CH,
A-21 [CH(CHa), CH2CH,
A-22 |CH(CHa), CH,CH;CH,
A-23 [CH,C(CHs)a H
A-24 | CH,C(CHs)s CHs
A-25 |CH.C(CHa)a CH_CH,3
A-26 |CHZCH(CH,); H
A-27 [CHZCH(CH,), CHs
A-28 | CH.CH(CH3), CH,CHs
A-29 [(2) CH(CH,CH,)CHs H
A-30 [{2) CH(CH,CH3)CH; CHs
A-31 [(z) CH(CH;CH3)CHs CHCHs
A-32 |(R) CH{CH2.CH3)CH; H
A-33 |(R) CH(CH,CHs)CH, CH,
A-34 {(R) CH{CH.CH;3)CH; CH,CHs
A-35 |[(S) CH{CH.CH;)CHy H
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No. |R’ RZ

A-36 |(S) CH(CH,CH3)CH, CH;,
A-37 |(S) CH(CH.CH;)CH, CH:CH,4
A-38 (%) CH(CHs)-CH{CH2); H

A-39 |(2) CH(CHa)-CH(CHa); CH,
A-40 |(x) CH(CH,)-CH(CHs), CH.CH;,
A41_|(R) CH(CHa)-CH(CHa); H

A42 |(R) CH(CH;)-CH(CH3), CH;
A43 {R) CH(CH,)-CH(CH,)z CH,CH3
A-44 [(S) CH(CH;)}-CH(CHa); H

A-45 |(8) CH(CH3)-CH(CHa), CH,
A-46 |(S) CH(CH3)-CH(CHa); CH,CH,
A-47 | (%) CH(CH3)-C(CHs)s H

A-4B | (x) CH(CHs)-C{CHa); CH,
A49 |(2) CH(CH.)-C{CHa)a CH.CH,
A-50 [(R) CH(CHa)-C(CHa)s H

A-51 [(R) CH(CH3)-C(CHas)s CH;
A-52 [(R) CH(CHj)-C(CHa)s CH,CHs
A-53 |[(8) CH(CH3)-C(CHs)s H

A-54 |(S) CH{CH3)-C(CH,)s CH,
A5 [(S) CH{CHs)-C{CHa)s CH.CH,
A-56 [(x) CH(CH,)-CF5 H

A-57 | (&) CH(CHz)-CFa CH,
A-58 |{x) CH(CH3)-CFa CH;CH,
A-59 |(R) CH(CH3)-CF; H

A-60 |(R) CH(CH;)-CF; CH,
A-81 [(R) CH(CH,)-CF, CH:CH;,
A-62 |(S) CH(CH,)-CF3 H

A-83 |(S) CH(CHa,)-CF3 CH;
A-84 [(S) CH(CH3)-CF, CH,CH;,
A-65 |(&) CH(CH3)-CCls H

A-66 |(z) CH(CH,)-CCly CH;,
A-87 |(x) CH{CH,)-CCly CH;CH,
A-68 |(R) CH(CH3)-CCl, H

A-69 |[(R) CH({CH;)-CCls CH;
A-70 |(R) CH{CH,)-CCl, CH,CH,
A-71 |(8) CH(CH;)-CCl; H

A-72 |(S) CH(CH,)-CCl; CH,

WA
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No. |R" R*
A-73 |(S) CH(CH;)-CCl, CH:CH,
A-74 | CH,C(CH;3)=CH, H
A-75 [CH.C(CHa3)=CH, CH;
A-76 |CHC(CH,)=CH, CH,CHj,4
A-7TT |cilcopentilo H
A-78 |cilcopentilo CH;,
A-79 |cilcopentilo CH,CH,
A-80 |cilcohexilo H
A-81 |cilcohexilo CH;
A-82 |cilcohexilo CH_CH,
A-83 |-{CH.),-
A-84 |(1) -(CH)~CH(CH3)-CH
A-85 |(R)~(CH.)r-CH(CH;)-CH,-
A-86 |(S)-(CH.)>CH(CH,)-CHx-
A-87 |-(CH,),-CH(OCH;)-CH,-
A-88 |-(CH.)-CH(CH,CH,)-CH.-
A-89 |-(CH2);-CH[CH(CHs),]-CHz
A-80 |()~(CH,)s-CH(CH,)-
A-91  |(%) -CH(CH3){CHg)-CH(CHs)-
A-92 |-CH-CH=CH-CH,-
A-93 [-(CHp)s
A-94  |(1) (CH2)-CH(CH,)-
A-95 |-(CHz)2-CH(CHs)-(CHa)>-
A-98 |(£)-(CHz)s-CH(CH3)-CH,-
A-9T |(R) -(CH2)s-CH(CH,)-CHz-
A-98 |(S) -(CH3),-CH(CHj3)-CH,~
A-99  |-(CH)>-C(O[CHJ.O(CH2)--
A-100
(CH,)Z—A-—CHz
A-101 |-(CH2)-C(O[CH,]s0)-(CH,)
A-102 |-(CHg2).-CH=CH-CH,-

Ademas, son preferidos con respecto a su uso los compuestos | relacionados en las
siguientes Tablas. Los grupos mencionados en las Tablas para un sustituyente repre-

senten, ademas, considerados por si solos, ndependientemente de la combinacion en
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que se mencionan, una varnante especiaimente preferida del correspondiente sustitu-

yente.
1 2 F F
R\N,R F RKN’RZ
> s
0 AN F ' Cl
ﬁ/]\N OYKN/ R
N
H X H 'V x
Ra IJ ég Ik
Tabla 181

Compuestos de las férmulas |) y Ik en los que NR'R? significan 4-metilpiperidina y R®

significa metilo y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de ia Ta-

bla B

Tabla 182

Compuestos de las formulas Ij y Ik en los que R es CH(CHa),, R? significa hidrogeno y

R? significa metilo y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla B

Tabla 183

Compuestos de las férmulas | y Ik en los que R' CH,CFs, R? significa hidrogeno y R?

significa metilo y —X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una linea de 1a Ta-

blaB
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Tabla 184

Compuestos de las férmulas 1 y Ik en los que R'es (R,S) CH(CH3)CH,CH,, R? signifi-

ca hidrégeno y R® significa metilo y —-X-R? coresponde a un compuesto de cada vez

una lineadela TablaB

Tabla 185

Compuestos de las formulas Ij y Ik en los que R' es (R) CH(CH3)CH,CH,, R? significa

hidrégeno y R? significa metilo y =X-R"® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 186

Compuestos de las formulas |) y Ik en los que R* es (S) CH{CHs)CH.CHj, R? signtfica

hidrégeno y R? significa metilo y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 187

Compuestos de las formulas |j y Ik en los que R' es (R,S) CH(CH3)CFa, R? significa
hidrégeno y R® significa metilo y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 188
Compuestos de ias formutas 1) y Ik en los que R' es (R) CH(CHa\)CF,, R? significa
hidrégeno y R? significa metilo y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

\Wioe
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Tabla 189

Compuestos de las formulas Jj y Ik en los que R'es (S) CH(CH,)CF3, R? significa

hidrégeno y R® significa metilo y —=X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 190

Compuestos de las formulas Iy y Ik en los que NR'R? es 4-metilpiperidina y R® significa

cloro y —-X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la Tabla B

Tabla 191

Compuestos de las formulas Ij y Ik en los que R'es CH(CHjs),, R? significa hidrégeno y

R? significa cloro y ~X-R® comresponde a un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla B

Tabla 192
Compuestos de las formulas )) y Ik en los que R' es CH,CF,, R? significa hidrégeno y

R? significa cloro y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla B

Tabla 193
Compuestos de las formulas j y Ik en los que R'es (R,S) CH(CH3)CH,CH,, R? signifi-
ca hidrégeno y R? significa cloro y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla B
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Tabla 194

Compuestos de las férmulas Ij y Ik en los que R’ es (R) CH(CH,)CH.CH;, R? significa

hidrégeno y R® significa cloro y —X-R® comesponde a un compuesto de cada vez una

lineadelaTablaB

Tabla 195

Compuestos de las formulas lj y Ik en los que R’ es (S) CH(CH;)CH,CHj,, R? significa

hidrégeno y R® significa cloro y ~X-R® corresponde a un compussto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 196
Compuestos de las formulas 1) y Ik en los que R' es (R,S) CH(CH;)CF;, R? significa

hidrégeno y R® significa clero y —-X-R* comesponde a un compuesto de cada vez una

lineadelaTablaB

Tabla 197

Compuestos de las formulas || y Ik en los que es R' (R) CH(CHa)CF3, R? significa
hidrégeno y R? significa cloro y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 198
Compuestos de las formulas | y Ik en los que R' es (S) CH(CH,)CF,, R? significa
hidrégeno y R® significa cloro y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la TablaB

12A
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Tabla 199

Compuestos de las formulas |j y Ik en los que NR'R? es 4-metilpiperidina y R® significa

metoxi y —X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la Tabla B

Tabla 200

Compuestos de las formulas |) y Ik en los que R' es CH(CH,)., R? significa hidrégeno y

R?® significa metoxi y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla B

Tabla 201

Compuestos de las formulas | y Ik en los que R'es CH,CF;, R? significa hidrégeno y

R® significa metoxi y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la

Tabla B

Tabla 202
Compuestos de las formulas |) y Ik en los que R'es (R,S) CH{CH;)CH,CH,, R? signifi-

ca hidrégeno y R? significa metoxi y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla B

Tabla 203

Compuestos de las formulas | y Ik en los que R* es (R) CH(CH3)CH,CH,, R? significa
hidrégeno y R® significa metoxi y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

inea de la Tabla B
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Tabla 204

Compuestos de las férmulas | y Ik en los que R’ es (S) CH(CH1)CH,CH3, R? signffica

hidrégeno y R? significa metox: y —X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una

lineadelaTablaB

Tabla 205

Compuestos de las férmulas j y Ik en los que R es (R,S) CH(CH,)CF3, R? significa

hidrégeno y R? significa metoxi y -X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 206
Compuestos de las formulas Ij y Ik en los que R’ es (R) CH(CH,)CF,, R? significa

hidrogeno y R® significa metoxi y ~X-R?® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 207
Compuestos de las formulas }j y Ik en los que R' es (S) CH(CHa)CF3, R? significa

hidrégeno y R? significa metoxi y —X-R® comresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 208
Compuestos de las férmulas |j y Ik en los que NR'R? es 4-metilpiperidina y R? significa

ciano y —X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una linea de la Tabla B

1t
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Tabla 209

Compuestos de las férmuias |j y Ik en los que R’ es CH(CHa)., R? significa hidrogeno y

R? significa cianc y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una linea de ia

Tabla B

Tabla 210

Compuestos de las foérmulas | y Ik en los que R' es CH,CF,, R? significa hidrégeno y

R® significa ciano y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una ifnea de la

Tabla B

Tabla 211

Compuestos de las formulas lj y Ik en tos que R'es (R,S) CH(CH3)CH,CH,, R? signifi-
ca hidrégeno y R® significa ciano y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez

una linea de la Tabla B

Tabla 212

Compuestos de las formulas lj y Ik en los que R'es (R} CH(CH3)CH,CHs, R? significa

hidrégeno y R® significa ciano y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 213
Compuestos de las férmulas 1} y Ik en los que R'es (S) CH(CH,)CH,CH,, R? significa
hidrageno y R® significa ciano y —X-R? corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B
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Tabla 214

Compuestos de las férmulas |) y Ik en los que R’ es (R,S) CH(CH;)CF;3, R? significa

hidrégeno y R® significa ciano y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 215

Compuestos de las formulas |j y Ik en los que R' es (R) CH(CH,)CF,, R? significa

hidrégeno y R® significa ciano y —X-R* corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

Tabla 216

Compuestos de las formulas | y Ik en los que R' es (S) CH(CH,)CF3, R? significa
hidrégeno y R® significa ciano y —X-R® corresponde a un compuesto de cada vez una

linea de la Tabla B

TablaB

No. X R®
B-1 -(C=0)- H
B-2 CHa
B-3 CHzCHa
B4 CH,CH;CH,
B-5 CH,CH(CHa),
B-6 CH2C(CHs)s
B7 o - H
B-8 CH;
B8-9 CH.CH,
B-10 CH,CH2CHa
B_1 1 CHZCH(CH;;)Z
B-12 CH,C(CHa)a
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No. X R
B-13 ~(C=0)-0- A
B-14 CHs
B-15 CH,CH;,
B-16 CH,CH.CH,
B-17 CH,CH(CHs),
B-18 CH,C(CHa);
B-19 “NH- H
B-20 CHa
B-21 CHzCH,3
B-22 CH,CH,CH,4
B-23 CH,CH(CHj)2
B-24 CH,C(CHs)s
B-25 -(C=O}NH- H
B-26 CH,
B-27 CH,CHs,
B-28 CH;CH,CH,
B-29 CH,CH(CHs5)2
B-30 CH,C(CHa)s
B-31 enlace directo H
B-32 CH,
B-33 CHCH3
B-34 CH.CH,CH;
B-35 CH;CH(CHa3)2
B-36 CH2C(CHg)s
B-37 CH;OH
B-38 CH.CH,OH
B-39 CH,CH,CH,OH
B-40 CH,CH;CH,CH,OH
B-41 CH,OCH;
B42 CH.CH,OCH3
B-43 CH,CH,CH;OCH,
B-44 CH,CH,CH,CH,OCHj
B45 CH,OCH,CH;
B-46 CH2CH-OCH,CH;
B-47 CH,CH,CH,OCH,CH,
B-48 CHNH;
B-49 CH,CH,NH;
B-50 CH,CH,CH;NH,

\24
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No. R*
B-51 CH,NHCH;
B-52 CH,CHNHCH;
B-53 CH,CH,CH,NHCH,
B-54 CH;NHCH,CH;
B-55 CH,CH,NHCH,CH,
B-56 CH,CH,CH,NHCH,CH,
B-57 CHN(CHs),
B-58 CH.SH
B-59 CH.CH,SH
B-60 CH,CH,CH,SH
B-61 CH,SCH;
B-62 CH2CH,SCH,
B-63 CH,CH.CHZSCH;
B-64 CH,SCH,CH;
B-65 CH,CH,SCH,CH;
B-66 CH,CH.CHSCH,CH;
B-67 CH{OCH,);
B-68 CH.CH(OCH),
B-69 CH;CHzCH(OCH,):
o)
B-70 )
o
0
B-71 A~ j
HHo
0
B-72 /“( j
o
0
B-73 ( :>
o)
0
B-74 Raw :>
H HO
0
a5 S~ )
o
B-76 CH=CH:
B-77 CH=CH,CH;
B-78 CH.CH=CH,

L3S
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No. X R*
B-78 CHzCHzCH=CH2
B-80 CH,C=CH
B-81 CH2CH2.C=CH

Los compuestos 1 son apropiados como fungicidas Se destacan por ser excelente-
mente efectivos contra un amplio espectro de hongos fitopatégenos, especiaimente,
de la clase de los ascomicetos, deuteromicetos, comicetos y basidiomicetos En parte
son sistémicamente activos y pueden ser usados en Ja proteccidén de plantas como

fungicidas foliares y del suelo.

Son especialmente importantes para combatir multiples hongos en diferentes plantas
de cultivo, tales como trigo, centeno, cebada, avena, arroz, maiz, pasto, platanos, al-
godoén, soya, café, cafia de aztcar, wid, frutas y plantas de adomo y legumbres, tales

como frijoles, tomates y cucurbitaceas, asi como en las semitlas de estas plantas.

Son especialmente apropiados para combatir las siguientes enfermedades de plantas-
e especies de Alternaria en legumbres y frutas,

= especies de Bipolaris y de Drechslera en cereales, arroz y césped,

= Blumena graminis (oldio) en cereales,

« Botrytis cinerea (moho gns) en fresas, legumbres, plantas de adormno y vid,

» Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fuliginea en cucurbitaceas,

o especies de Fusanum y de Verticithum en diferentes plantas,

e especies de Mycosphaerella en cereales, platanos y mani,

» Phytophthora infestans en papas y tomates,

e Plasmopara viticola en vid,

s Podosphaera leucotricha en manzanas,

|26
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» Psaudocercosporella herpotnchoides en tngo y cebada,

» especies de Pseudoperonospora en liipulo y pepinos,

* especies de Puccinia en cereales,

e Pyricularia oryzae en arroz,

= especies de Rhrzoctonia en algoddn, arroz y césped,

= Septoria tntici y Stagonospora nodorum en trigo,

» Uncinula necator en vid,

* especies de Ustilago en cereales y cafa de azicar, asi como

s especies de Ventuna-Arten {rofia) en manzanas y peras.

Los compuestos | son apropiados, ademas, para combatir hongos nocivos, tales como
Paecilomyces variotii en la proteccién de matenales (p.e). madera, papel, dispersiones

de pintura, fibras o bien tejidos) y en ia proteccion de productos aimacenados

Los compuestos | se aplican, tratando los hongos o las plantas, semillas, materiales o
el suelo a proteger frente a una infeccién fungosa con una cantidad activa fungicida de
los ingredientes activos. La aplicacién puede efectuarse antes o después de la infec-

cié6n de los materiales, plantas o semillas por los hongos

Generalmente, los productos fungicidas contienen de entre 0,1 y 95, preferentemente,

0,5 y 90% en peso de ingrediente activo.

Cuando se usan en la proteccidn de plantas, las cantidades de aplicacion varian de

0,01 a 2,0 kg de ingrediente activo por ha, dependiendo del tipo de efecto deseado.

\3
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En el tratamiento de las semillas, las cantidades de ingrediente activo varian, general-

mente, de 0,001 a 0,1 g, preferentemente, de 0,01 a 0,05 g, por kilogramo de semilla.

En la proteccién de materiales o de productos almacenados, la cantidad de aplicacién
de ingrediente activo depende de la naturaleza de la aplicacién y del efecto deseado
Las cantidades de aplicacion generalmente usados para la proteccion de matenales
varian, por ejemplo, de 0,001 g a 2 kg, preferentemente, de 0,005 g a 1 kg, de ingre-

diente activo por metro clbico del matenal tratado.

Los compuestos | pueden ser transformados en las formulaciones acostumbradas,
tales como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulados La
forma de aplicacion depende del fin respectivo, pero en todo caso debe estar asegura-

da una dispersion fina y uniforme del compuesto segun la invencién

Las formulaciones se preparan de manera conocida, por eiemplo, dituyende el princi-
pio activo con disolventes y/o soportes, en caso de desearlo, usando emulsionantes y
dispersantes Como disolventes/sustancias auxiliares son apropiados, substancialmen-

te, para este fin.

agua, disolventes aromaticos (p.e) productos Solvesso, xileno), parafinas (p.ej.
fracciones de petr6leo), alcoholes {p.e). metanol, butanal, pentanol, alcohol ben-
cilico), cetonas (p.ej ciclohexanona, gama-butirolactona), pirrohidonas (NMP,
NOP), acetatos (diacetato de glicol), glicoles, amidas de acido dimetilgraso, aci-

dos grados y ésteres grasos. Basicamente, se pueden usar también mezclas de

\X
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disolventes,

sustancias soporie, tales como polvos de piedras naturales (p.ej. caclines, arci-
llas, talco, tiza) y polvos de piedra sintéticos (p ej. 4cido silicico altamente disper-
so, silicatos); emulsionantes, tales como emulsionantes no ionégenos y aniéni-
cos (p.e}. éteres de polioxietileno-alcohol graso, sulfonatos de alquile y sulfona-

tos de arilo) y dispersantes, tales como lejias residuales sulfiticas y metilicelulosa

Tensoactivos apropiados son las sales de metal alcalino, aicalinotérreo y de amonio
del acido igninosulfdnico, acido naftalinsulfonico, acido fenolsulfénico, acido dibutilnaf-
tahnsulfénico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos de alquilo, sulfonato de alguilo, sulfatos
de alcohol graso, acidos grasos y glicoléteres de alcohot graso sulfatados, ademas,
condensados de naftalina sulfonada y derivados de naftalina con formaldehido, con-
densados de naftalina o de &cido naftalinsulfénico con fenol y formaldehido, éter octil-
fenilico de polioxietileno, 1soochifencl etoxilade, octilfencl, nonilfenol, alquilfenil pohgli-
col éteres, tnibutilfenit-polighicol éter, tnestearilfenil-poliglicol éter, poliéter alcoholes de
alquilarilo, condensados de alcohol y de alcohol graso/éxido de etileno, aceite de ricino
etoxilado, éteres alquilicos de polioxietileno, polioxipropileno etoxilado, alcohol laurilico
de poliglicoléter acetal, ésteres de sorbitol, lejias residuales lignino-sulfiticas y metiice-

lulosa.

Sustancias apropiadas para la preparacién de soluciones, emulsiones, pastas o dis-
persiones de aceite direciamente pulverizables son- fracciones de aceite mineral de
punto de ebullicién mediano hasta elevado, como p.e). keroseno o aceite diesel, ade-

mas, aceites de alquitran de carbon, y aceites de origen vegetal o animal, hidrocarbu-
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ros alifaticos, ciclicos y aromaticos, por ejemplo, tolueno, xileno, parafina, tetrahidro-
naftalina, naftalinas alquiladas y sus denvados, metanol, etanol, propanol, butanol,
ciclohexanol, ciclohexanona, 1soforona, disolventes fuertemente polares, por ejemplo,

sulfoxido de dimetilo, N-metilpirroidona y agua.

Polvos, agentes de pulverizacién y rociado pueden ser preparados mezclando o mo-

liendo conjuntamente las sustancias activas con un soporte sélido

Los granulados (p.ej granulados recubiertos, impregnados o homogéneos) se pueden
preparar uniendo el ingrediente activo con un soporte soélido. Ejemplos de cargas s6h-
das son terras minerales, tales como silicagel, acidos silicicos, geles silicicos, silica-
tos, talco, caolfn, caliza, cal, bol, loess, arcilla, dolomita, tierra de diatomeas, sulfato de
calcio y sulfato de magnesio, 6xido de magnesio, plésticos molidos, asi como abonos,
tales como sulfato de amonio, fosfato de amenio, nitrato de amonio, ureas y productos
vegetales, tales como harina de cereales, polvos de corteza, de madera y de cascaras

de nueces, polvos de celulosa u ofros soportes sélidos.
Generalmente, las formulaciones contienen entre 0,01 y 95% en peso, preferentemen-
te, entre 0,1 y 90% en peso del principio activo. Los principios activos se usan en una

pureza de 90% a 100%, preferentemente, de 95% a 100% (segin espectro de NMR).

Ejemplos de formulaciones son: 1. Productos para la dilucibn con agua
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A) Concentrados solubles en agua (SL)

10 partes en peso de los principios activos son disueltas en agua o en un disolvente
soluble en agua. Alternativamente, se pueden adicionar humectantes u otros auxilia-

res. El ingrediente activo se disuelve cuando es dijuido con agua

B) Concentrados dispersables (DC)

20 partes en peso de los principios activos son disueltas en ciclohexanona adicionan-

do un dispersante, por ejempio, polivinilpirrohidona. Diluyendo con agua, se obtiene

una dispersion.

C))} Concentrados emulsionables (EC)

15 partes en peso de los principios activos son disueltas en xileno adicionando dode-
cilbencenosulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino (al 5% respectivamente)

Diluyendo con agua, se obtiene una emulsion.

D) Emulsiones (EW, EO)

40 partes en peso de los principios activos son disueltas en xileno adicionando dode-
cilbencenasulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino (al 5% respectivamente).
Esta mezcla es introducida en agua por medio de un emulsionante (Ultraturrax) y

transformada en una emulsién homogénea Diluyendo con agua, se obtiene una emul-

el
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sion.

E) Suspensiones (SC, OD)

En un molino de bolas se tnturan 20 partes en peso de los principios activos adicio-
nando un dispersante, humectante y agua o un disolvente organico, obteniéndose una

suspension fina de ingrediente activo Diluyendo con agua, se obtiene una suspension

estable del ingrediente activo.

F}  Granulados dispersables en agua y granulados solubles en agua (WG, SG)

50 partes en peso de los principios activos son mohdas finamente, adicionando disper-
santes y humectantes, y transformadas en granulados dispersables en agua o solubles
en agua mediante dispositivos técnicos (por ejemplo, extrusionadora, torre de pulver-

zacién, lecho fluidizado). Diluyendo con agua, se obtiene una dispersién o solucién

estable del principio activo

G) Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP, SP)

75 partes en peso de los principios activos son molidas en un molino de rotor—estator
adicionando dispersante, humectantes y gel de silice. Diluyendo con agua, se obtiene

una dispersion o solucién estable con el principo activo.

2 Productos para la aplicacion directa

A
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H) Polvos pulverizables (DP)

5 partes en peso de los principtos activos son molidas finamente y mezcladas intima-

mente con 95% de un caolin finamente dividido. Se obtiene un polvo pulverizable

)] Granulados (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes en peso de los principios activos son molidas finamente y asociadas con
95.5% de soporte. Métodos actuales son. extrusién, secado por pulverizacién y lecho

fludizado Se obtienen granulados que pueden ser aplicados sin dilucién

J)  Soluciones de volumen ultrabajo {UL)

10 partes en peso de los principios activos son disueltas en un disolvente organico, por

eiemplo, xileno Se obtiene un producte que puede ser aplicado sin dilucién

Los principios activos pueden ser usados como tales, en forma de sus formulacicnes o
las formas de aplicacién preparadas a partir de las mismas, por ejemplo, como solu-
ciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emulsiones, disperstones de aceite direc-
tamente pulverizables, pastas, polvos pulverizables, agente de rociado o de regado
Las formas de aplicacion dependen enteramente del fin de aplicacidn, pero en todo
caso hay que asegurar una distnbucién lo mds fina posible del los ingredientes activos

segun la invencion.

Wd
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Las formas de aplicacidn acuosas pueden ser preparadas a partir de concentrados de
emulsion, pastas o polvos humectables (polvos pulvenzables, dispersiones de aceite)
adicionando agua Para preparar emulsiones, pastas o dispersiones de aceite se pue-
den homogeneizar las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente en

agua con la ayuda de un humectante, agente adherente, dispersante o emulsionante.
Alternativamente, se pueden preparar concentrados compuestos de la sustancia acti-

va, humectante, adherente, dispersante o emulsionante, en caso dado, disolvente o

aceite, y tales concentrados son apropiados para ser diluidos con agua.

Las concentraciones en principio activo en las preparaciones listas para el uso pueden

vanar ampliamente En general, varian de 0,0001 a 10%, preferentemente, de 0,01 a

1%.

Los principios activos también pueden ser usado con éxito en el procedimiento de vo-
lumen ultrabajo {ULV), pudiéndose aplicar formulaciones con mas del 95% en peso de

ingrediente activo, o ain el ingrediente activo sin aditivos.

A los principios activos se pueden adicionar vanos tipos de aceite, humectantes, adyu-
vantes, herbicidas, fungicidas, u otros pesticidas o bactericidas a los ingredientes ach-
vos, en caso dado, recién antes de la aplicacion {(mezcla de tanque). Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentes segun la invencién en una relacién ponderal de

1:10 hasta 10:1.

Cuando se usan como fungicidas, los fungicidas de la invencién pueden estar presen-

tes también junto con otros ingredientes activos, por ejlemplo, con herbicidas, insectici-

A
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das, reguladores del crecimiento, fungicidas u otros fertilizantes. Cuando se mezclan

los compuestos | o las composiciones segun la invencién como fungicidas con otros

fungicidas, entonces se alcanza, frecuentemente, ampliar el espectro de acciéon

5 Lasiguiente lista de fungicidas con los que se pueden mezclar los compuestos segn

la invencidn sirve para ilustrar las combinaciones posibles, pero no debe entenderse

como limitativa:

15 =

2 o

25

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

derivados de amina, tales como Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph,
fenpropidin, Guazatine, lminoctadine, Spiroxarmin, Tridemorph,

anihnopinmidinas, tales como Pyirimethanil, Mepanipyrim o Cyrodinyl,

antibidticos, tales como cicloheximida, griseofulvina, kasugamicina, natamicina,
polioxina o estreptomicina,

azoles, tales como Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dini-
troconazol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquicenazol, Flusitazol, Flutriafaol, He-
xaconazol, Imazalilo, Metconazol, Myclobutanyl, Penconazol, Propiconazol, Proclo-
roaz, Protioconazol, Tebuconazol, Triadimefon, Triadimenol, Tnflumizol, Triticona-
zol,

dicarboximidas, tales como tpradion, Myclozolin, Procymidon, Vinclozolin,
ditocarbamatos, tales como Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram,
Propineb, policarbamato, Thiram, Ziram, Zineb,

compuestos heterociclicos, tales como anilacina, Benomilo, Boscaiid, Carbenda-
2im, carboxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Ditianona, Famoxadon, Fena-

midon, Fenanmol, Fubendazol, Flutolanilo, Furametpir, isoprotiolan, Mepronilo,
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Nuarimol, Probenazol, Proquinazid, pinfenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Siltiofam,
Thiabendazol, Thifluzamid, Tiofanato-metilo, Tiadinyl, Tricyclazol, Triforine,

« fungicidas de cobre, tales como caldo de burdeos, acetato de cobre, oxicloruro de
cobre, sulfato de cobre basico,

» derivados de nitrofeniio, tales como Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, nitroftal-
isopropilo,

« fenilpirroles, tales como Fenpiclonyl o Fludioxonyl,

e azufre,

* otros fungicidas, tales como Acibencenoar-S-metilo, Benthiavalicarb, Carpropamid,
clorothalonilo, Cyflufenamid, Cymoxanilo, Dazomet, diclomezin, diclocymet, dieto-
fencarb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-acetato, Fenoxanyl, Ferim-
zone, Fluazinam, fosetilo, fosetilo-aluminio, Iprovalicarb, hexaclorobenceno, Metra-
fenon, Pencycuron, Propamocarb, ftalida, Toloclofos-metilo, Quintozene, Zoxamid,

« estrobilurinas, tales como Azoxistrobina, Dimoxistrobina, Fluoxastrobina, Kresoxim-
metilo, Metominostrobina, QOrysastrobina, Picoxistrobina, Pyiraclostrobina o Tri-
floxastrobina,

+ derivados de Acido sulfénico, tales como Captafol, Captan, Dichlofluanid, Folpet,
Toliifluanid,

o amidas de acido cinamico y anélogos, tales como Dimetomorph, Flumetover o

Flumorph.

Ejemplos de sintesis

Ejemplo 1: Preparacion de 4-cloro-6-((S)-2,2,2-trifluoro-1-metil-etitamino)-5-(2,4,6-

trifluoro-fenu)-pirimidin-2-carboxamida [I-5]
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Se presentaron 5,0 g de 4-cloro-6-((S)-2,2,2-trifluoro-1-metl-etilammo)-5-(2,4,6-
trifluoro-fenil)-pirimidin-2-carbonitrilo (ver WO 03/04993, paginas 28 y 29) en 5 mi de
DMSO, se agregaron 344 mg de K;CO, y se enfrié a 10°C. A continuacian, se adicio-
naron 1,4 ml H;0, al 30%. Se agitdé 5 min. en el bafio de hielo y luego todavia 30 minu-
tos a temperatura ambiente. Entonces se introdujo la mezcla de reaccién en 150 ml de
agua, preipitAndose la amida. La amida fue filtrada, lavada y secada en alto vacio, Se

obtuvieron 4,7 g del compuesto indicado en el titulo de color beige del p f.. 157-162°C

Ejemplo 2. Preparacién de acido 4-cloro-6-((S)-2,2,2-trifluoro-1-metil-etilamino)-5-

(2,4,6-triflucro-fenil)-pirimidin-2-carboxilco [I-11]
FF

F
F
X :

H,C NH
N7 =

|
HO
\n)\N/ al F

0
Se disolvieron 1,5 g de 4-cloro-6-((S)-2,2,2-tnfluoro-1-metil-etilamino)-5-(2,4,6-tnfluoro-
fenil)-pirimidin-2-carbonitnio (ver WO 03/04993, paginas 28 y 29) en 5 mi de H;SO,
concentrado y se agité 20 min a 110°C. La mezcla de reaccidn se introdujo en 100 mt
de agua helada, precipitandose el 4cido. El acido fue filtado, lavado con agua y secado
en alto vacio. Se obtuvieron 1,5 g del compuesto indicado en el titulo de color aman-

llo.

WY
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'H-NMR (CDCl, ppm): 1.4 (d, CH,), 4.85 (d, NH), 5.60-5.80 {m, CH), 6.90-7.00 (m,
CH), 10.5 (s (ancho), OH)

Ejemplo 3 Preparacion de N-terc.-butilamida de dcido 4-cloro-8-((S)-2,2,2-trifluoro-1-

metil-etilamino)-5-(2,4,6-tnfluoro-fenil)-pinmidin-2-carboxilico [I-10]

a)

b)

FIF
F

F
H,C” "NH F

J\E N P
ol j(I\N Cl
o]

A 5 ml de cloruro de tionilo de 40 °C se agregaron 1,5 g det 4cido (Ejemplo
2). La mezcla de reaccién se agitd hasta terminado el desarrollo de gas.
Entonces se mezclé la preparacidn con tolueno y se destild completamente

el disolvente y cloruro de tionilo excesivo. Se obtuvieron 1,6 g de un aceite

de color verde oscuro.

Se presentaron 38 mg de terc -butilamina y 58 mg de trietilamina en 7 ml
de THF a 0°C y se agregaron 200 mg det cloruro de acido previamente
preparado, disuelto en 2 ml de THF La mezcla de reaccion se agitd ulte-
rnormente durante 12 horas a temperatura ambiente. Luego se concentré la
mezcla de reaccion por rotacion, se absorbid en éter metil-ter.-butllico y se
lavd con agua. La fase organica se separ6, se seco sobre MgSO, y se
concentro. El producto crudo se punfic6 mediante HPLC preparativa. Se

obtuvieron 21 mg del compuesto del titulo amanilo con un p.f. de 49-54°C

N%
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Ejemplo 4: Preparacion de N-acetilamida de acido 4-cloro-6-{(S)-2,2,2-trifluoro-1-metil-

etilamino)-5-(2,4,6-trifluoro-fenil)-pinmidin-2-carboxilico [1-12]
FF

F
X s

H,C” NH
H
TP

-

0

Se hicieron reaccionar 150 mg de amida (Ejemplo 1) en 10 ml de THF junto con 20 mg
de hidruro sédico bajo enfriamiento de bafio de hielo y se agitd posteriormente durante
30 min. Entonces de agregaron lentamente 35 mg de cloruro de acido acético disuelto
en 1 ml de THF. Se agit6 30 min a temperatura ambiente y luego se mezcl6 la mezcla
de reaccidn con agua helada y se extrajo con diclorometano. Las fases organicas re-

unidas se secaron sobre Mg.SOQ, y se concentraron por rotacion. Se obtuvieron 65 mg

del compuesto indicado en el titulo de color pardo rojizo con pf de 58 a 65°C

Ejemplo 5: Preparacién de 4-cloro-6-((S)-2,2,2-trifluaro-1-metiletilamina)-5-(2,4,6-

tnflucrofenil)-pirimidin-2-carboxilato de isopropilo - [V-3]

En 210 ml de 1so-propanol se disolvieron a temperatura ambiente 22 g de 4-cloro-6-
((8)-2,2,2-trifluoro-1-metiletilamino)-5-(2,4,6-trifluorofenil)-pinmidin-2-carbonitnlo En
esta solucién se introdujeron durante 30 min gas HCl y se agit6 96 h a reflujo La pre-

paracion se concentrd, se mezcld con agua, se cubrié con éster acético y se reguld
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con carbonato de sodio a un pH alcahino. La fase de éster acético se secé con sulfato
de magnesio y se concentrd por rotacién. Se obtuvieron 21,4g de un sélido incoloro.
Rendimiento: 83,8%

pf.146-147°C

Las prescripciones indicadas en los ejemplos de sintesis armba descritos se aplicaron
vanando en forma correspondiente los compuestos de partida, para la generacion de
otros compuestos |. Los compuestos asi obtenidos se indican en la siguiente Tabla |

con sus datos fisicos

Tabla 1A
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Tabla IA
1 2
R\N,R
N™ ™
O I e
YI\N ci
H,N\)‘(
R® A
1
No. R*X R R L, pf. | 'H-NMR [CD-
[°C] Cly, ppm]
0.80-0.90 (m,
2CHa), 1.15
(d, CH5),
1.75-1 85 (m,
-1 H (R,S) H 2,4,6- CH), 4 254 30
CH(CHa3)CH(CHa). tnfluoro {m, CH), 4.60
(s, NH), 6.75
(s, NH), 6.80-
6.90 (m, 2CH),
7.70 (s, NH)
2,4.6- 116-
-2 H -{CH,),CH(CH H *r
(CH2).CH(CHs)(CHa)» wifluoro | 128
2-cloro- | 208-
-3 H -CH(CH H
(CHs): 6-fluoro | 210
2-cloro- | 103-
-4 NH -CH(CH H
2 (CHa), 6-fluorc | 108
246- | 157-
I-5 H 8) -CH(CH,)CF 't
(8) -CH(CH.)CF, H trfluoro | 162
2,4,6- 59-
-6 NH S) -CH(CH3)CF '
2 ) (CHs)CFs H tnfluoro 65
2,4,6- 134-
-7 H -CH,C=CH, CH,C=CH, trfluoro | 141
2,4.6- 52-
-8 CH, -CH,C=CH, CH,C=CH. wifluoro | 58
2,4.6- 39-
I-9 | -N(CHs). (S) -CH(CH3)CF; H trfluoro | 45
I-10 | -C(CHs)s (S) -CH(CH3)CF4 H 2,4,6- 49-

5\
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No. R* R! R? L, pf | '"H-NMR[CD-
[°C1 | Cly, ppm]
trifluoro | 54
1.4(d, CH3),
4 85 (d, NH),
2.4.6- 5.60-5.80 (m
11| -OH S) -CH(CH,)CF H '
(8) -CH(CH,)CF4 trifluoro CH),6.90-7 00
(m,CH), 105
(s{breit), OH)
I-12 | (C=O)CH; [ (8)-CH(CH5)CF;, H ?'4'6- ol
trifluoro | 65
246 | 222-
3| H -CH(CH,)CF o
(CH,)CF, H trfluoro | 224
1.25 (d, 3H),
2 46 29(d, 3H),
4| CHy | (S)}CHCHICFs | W | S0 R
.75 (m, 2H),
7.8 (s, 1H)
21406- 227-
I-15 H -CH-COOH H trifluoro | 228
0.75 (m, 6 H),
1.1 (m, 3H),
1.75 (m, 1H),
4.2 (m, 1H),
(R 2,46
CH(CH5)CH(CHs), trifluoro 58 (s, H),
7 25 (m, 2H),
7.4 (m, 1H),
7.6 (s, 1H)
2-cloro- | 141-
-7 H -CH(CHy). H 4-luoro | 150
3 o H 2-cloro- | 48-
1-18 -CH2-CeHs 4-fluoro | 56
0.75 (m, 6 H),
1.1 (m, 3H),
(R)" 2. 4'
s H H : 1.75 (m, 1H),
CH(CHs)CH(CHs)> difluoro 4.2 (m, 1H),
45 (m, 1H),

\S>-
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No.|  Rex < o L | Pt [ 'HNMR[CD
[°C] Cls, ppm]
5.85 (s, TH),
7.1 (m, 2H),
7 3(m, 1H),
7.6 (s, 1H)
2, 4- 53-
-20 H -CH H '
zCibls difluoro | 58
2 4- 172-
I-21 H -CH(CH H '
(CHa): difluoro | 176
2, 4- 50-
1-22 H -(C H - !
(CH2):CH(CHa)(CH,) dificoro | 63
(S)- 2, 4- 99-
1-23 H
CH{CH,1)YCH{CH,); H difluoro | 105
(S)- 2-cloro- | 79-
-24 H
' CH(CH3)CH(CHs), H 4-fluoro | 88
2, 6- 173-
1-25 H -(CH2)2,CH(CH3){CH_)2- difiluore | 175
2-cloro- | 175-
1-26 H -(CH,).CH(CH3)(CH,)>- 4-fluoro | 177
2, 6- 206-
I-27 H (S)-CH(CH3)CF, H dfiuoro | 208
(S)- 2,6- | 128-
-28 H
: H CH(CH3)CH(CH,), difluorc | 130
2-cloro- | 165-
1-29 H (S)-CH(CH,)CF H wtvoro | 167
09{d, 3H),
10 (m, 2H),
2.6 (s, 3H),
2-cloro-
1-30 | (C=0)CHs -(CH3),CH{CH3)(CHa)» 4.0 (m, 2H),
4-fluoro
7 1 (m, 1H),
725(m,2H),
10 0 (s, 1H)
2-cloro-
(S)- 84-
31 H CH(CHs)CH(CHs) H 4 88
3 32 metox

\52
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RX

R‘l RZ

p.f.
[°C

'H-NMR [CD-
Cls, ppm]

1-32

(8)-CH(CH3)CF; H

2,4,6-
trifluoro

1.4 (m, 3 H),
39 (s, 3H),
50 (d, 1H),

5.25 (m, 1H),
6 8 (m, 2H)

1-33

{C=0)CHs

~{(CH2).CH(CH5)(CHz),-

2, 6-
difluoro

09 (d, 3H),
1.0 (m, 2H),
1.8 (s, 3H),
28 (s, 3H),
4.0 (m, 2H),
7.0 {m, 2H),
7 45 (m, 1H),
10.0 (s, 1H)

Tabla VA

VA
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;| TH-NMR
No. R R1 RZ Lrl [I:-c.] [CDCI3,
ppm]
1.3 (d, 3H),
4.0 (s, 3H),
V-1 CH, (S) -CH(CH,)CF H 24.6- 46 Nr,
trifluoro 5.25 (m,
1H), 6.9
(m, 2H)
) 246- | 53-
V-2 -CH(CH -CH,C=CH s
(CHa). 272 | CHLC=CH, | trfluoro | 57
246 | 146-
V-3 -CH(CH 8} -CH(CH3)CF e
(CHa). (S) (CH,)CF4 H trifluoro | 147
1.35 (d,
3H), 145
vas. (t,3H), 45
V4|  -CHCH; | (S)-CH(CH,)CF; H (q, 2H), 4.6
trifluoro
(d, NH), 5 3
(m, CH),
6 9 (m, 2H)
246- | 100-
V-5 | -(CH,)CH 8) - o
(CHZ)2CH, (8} -CH(CH,)CFs H trifluoro | 105
246 | 115-
V-6 | -CH(CH - -
(CHg), CH.CF; H trfluoro | 118
246 | 71-
V-7 -(CH,)2CH; (S) -CH(CH,)CF5 H trifluoro | 75
246- | 82-
V-8 | «CH)CHs | (S)-CH(CH;)CF, H trifluoro | 88
246- | 57-
V-9 | ~(CH)sCHs | (S)-CH(CH,)CFs H trifluoro | 60
135 (d,
3H), 4 7 (d,
v- 2,4,6- NH), 4.8
10 "CHCF, (S) -CH(CH,)CFs H trifluoro (m, 2H),5 3
{m, 1h), 69
(m, 2H)
V- S) -CH(CH;)CF H 24,8 | 80
qq | (CH2CH(CHs): | (S)-CH( 3)CF3 trifluoro | 93
V- | -CH,CH(CHa)- 246 | 75
12 CH:CHs (S) -CH(CHs)CF, H tnfluoro | 81

153
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No.

R*X

I"C]

'H-NMR [CD-
Cls, ppm]

13

-CH{CHa3)-
(CHZ)2CH,

(8) -CH(CH,)CF,

2,4.,6-
trifluoro

0.9 (t, 3H), 1 3-
1.9 (m, 13H),
4.55 (d, NH),
5.25 (m, 2H),

6.9 (m, 2H)

14

-CH(CH,),

-(CH2);CH(CH3)(CH,)s-

2,4,6-
trifluoro

0.8 (d, 3H), 0.9
{m, 2H), 1.4 (d,
6H), 1.5 (m,
3H), 27 (t, 2H),
39(d,2H),52
{(m, CH), 6.7 (m,
2H)

15

-CH({CH,)-
CH(CH3);

(S) -CH(CH;)CF;

2,4,6-
trifluoro

1.0(m,6H), 14
{(m6H), 20 {m,
CH), 46 (m,
NH), 5.0 (m,
CH), 5.3 (m,
CH), 6 9 (m,
2H)

16

-CH2C=CH1

(S) -CH(CH,)CF,

2,4.6-
tnfluoro

135(d, 3H),4 8
(d, 2H), 4.95 (d,
1H), 6.3 (m,
2H), 5 45 (d,
1H), 6 1 (m,
1H), 6.9 (m, 1H)

17

-(CHg)NH:

(S) -CH{CH3)CF4

2,4,6-
trifluoro

10 (m, 6H), 1.4
(m6H), 20 (m,
CH), 4 6 (m,
NH), 50 (m,
CH), 5.3 (m,
CH), 6.9 (m,
2H)

18

cllcohexilo

{S) -CH(CH;)CF3

2,4,6-
tnfluoro

1.35(d, 3H), 4 8
(d, 2H), 4.95 (d,
1H), 6 3 (m,
2H), 5.45 (d,
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1H), 6.1 (m,
1H), 6 9 (m, 1H)
V- 246- | 97-
-CH,CH(CH S) -CH(CH3)CF H i
19 2CH(CHa). | (8)-CH(CH4)CF, tnfluoro | 102
V- i 2.4,6- | 145
CH(CH,)CH,CH | (8) -CH(CH,)CF.- o
20 ( :) Z (S) -CH(CH,)CF, H trifluoro | 146
1.4 (d, 3H), 4.55
v- 246 (m, 3H), 5 25
o1 -CH2CeHs (S) -CH(CHs)CF, H _ (m, 1H), 6.9 (m,
trifluoro
2H), 7 3-7 5 (m,
5H)
V- . . 246 | 114-
cilcopentilo S) -CH(CH,)CF. H '
22 P (S) -CH(CHa)CF, trifluoro | 115
V- 2,46- | 127-
cilcobutil S)-CH Y
23 vo (8) -CH(CH,)CF; Ho | ifworo | 129

Ejemplos del efecto contra hongos nocivos

El efecto fungicida de los compuestos de la f6rmula | puede demostrarse mediante los

ensayos siguientes

Los ingredientes activos se prepararon separadamente o conjuntamente como solu-
cibn madre con 0,25% en peso de ingrediente activo en acetona DMSO. A esta solu-
cibn se adicioné 1% en peso del emulsionante Uniperol® EL (humectante con efecto
emulsionante y dispersante basado en alquilfenoles etoxilados) y tas soluciones madre

se diluyeron con agua a la concentracién deseada .
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Ejemplos de aplicaciéon

1. Efecto contra el mildi en tomates causado por Phytophthora infestans en el

tratamiento protector

Las hojas de plantas de tomate de la variedad "goldene Pnnzessin" se pulvenzaron hasta
chorrear con una suspensidn acuosa en la concentracion en pnncipio activo abajo
indicada. Al dia siguiente se infectaron las hojas con una suspension acuosa de
zooesporas de Phytophthora infestans A continuacidn, se colocaron las plantas en una
camara saturada con vapor de agua a temperaturas de entre 18 y 20°C. Después de 6
dias, el miidill se habia desarrollado tan fuertemente en las plantas de control no tratadas

pero infectada, que se pudo evaluar la infestacion visualimente en por cien.

CF,
F
H,C NH
N™ ™
!
R‘/I\N/ af
R Infecclén con 250 ppm de i.a. (%de
No. R Dokumento . ]
superficie de haja)
segun la
6 -(C=O)NH, gtin® 0
Invencion
) WO 03/043903 80
no tratado 80

8
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2.  Eficencia duradera contra la marchitez temprana del tomate causada por Alternana

solan: en el tratamiento protector

Las hojas de plantas de tomate de la vanedad "Goldene Prinzessin" se pulverizaron
5 hasta chorrear con una suspension acuosa en la concentracién en principio activo abajo

indicada Para examinar el efecto duradero se infectaron las hojas recién siete dias méas
tarde con una suspension acuosa de zcoesporas de Alternana solani en 2 % de solucion
de biomalta con una densidad de 0.17 x 10° de esporas/mi. A continuacion, se colocaron
las plantas en una camara saturada con vapor de agua a temperaturas de entre 20 y

10 22°C Al cabo de otros cince dias se habfa desarrollado la enfermedad tan fuertemente
en las plantas de control no tratadas pero infectadas, que se podia evaluar la infestacion

visuaimente en por cien

CF,
F
H,C NH
N~ =
R‘)LN/ of
Infeccion con 16 ppm de lL.a. (%ede
L]
No. R Dokumento superficle de hoja)
segun la
- = H 30
5 (C=OMNH; Invencion
V1 (C=NOCH;NH; WO 03/043993 67
no tratado 90

15 3. Ejemplo de aplicacién 1 - Eficiencia contra el moho gris en hojas de pimiento

causado por Botrytis cinerea en la aplicacién protectora
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Plantulas de pmiento de fa variedad "Neusiedler ideal Elte" fueron pulvenzadas hasta
chorrear, después de que se habian desarrollado bien 4 a 5 hojas, con una suspension
acuosa con la concentracion en ingrediente activo abajo indicada. Al dia siguiente, se
inocularon las hojas con una suspensidn acuosa de esporas de Botrytis cinerea, que
contenia 1,7 x 10° esporas/ml en una solucién acuosa al 2% de biomalta. A continuacién,
se colocaron las plantas de ensayo en una camara climética con 22 a 24°C y alta
humedad del are Después de 5 dias se podia determinar visualmente la extension de la

infestacion por el hongo en %.

7 F
N
N™
4)'\ 2 F
R N Cl
Infeccidn con 16 ppm de i.a. (%de
4
No. R Dokumento superficie de hoja)

-2 -(C=0O)NH; segln la invencién 15
V2 - Ejemplo 1-186 de la WO 90

(C=NOCH,)NH; 03/043993
no tratado 100
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Reivindicaciones

1. Pinmidinas 2-sustituidas de 1a férmula |

R\, R
N
Ll‘l
N7
R‘AN/ Ra |
5 en la que el indice y los sustituyentes tienen los significados siguientes

n es un nimero enterode 1 a 5,
10
L es haldgeno, ciano, cianato (OCN), alquilo C,-Cs, alquenilo C,-Cg, alquinilo
Cz-C,, -alcoxi C4-Cs, alqueniloxi Cz-C,, alquiniloxi C-C,, cilcoalquilo Ca-Cs,
cilcoalquenilo C4-Cs, cilcoalquiloxi C3-Cs, cilcoalqueniloxi C4-Cg, nitro, -
C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A, C(A'}(=N-OA), N(A")A, N(A')-C(=0)-

15 A, N{A")}-C(=0)-N(A"A, S(=0)m-A, S(=0)n-0-A 0 S(=0),-N(A")A,

m es0,162,

A, A, A" significan, independientemente, hidrégeno, alquilo G4-Ce, al-
20 quenilo Cx-Cs, alquinilo C-C,, cilcoalquilo Cs-Cas, cilcoalquenilo Ca-Cs,
fenilo, pudiendo los radicales organicos estar parcial o completamen-

te halogenados o sustituidos por nitro, cianato, ciano o alcoxi Cy-Cy, ©
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pudiendo A y A’ formar juntos con los 4tomos a los que estan ligados
un heterociclo saturado, parcialmente insaturado o aromético de cin-
CO 0 seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del

grupoQO,No S,

pudiendo los grupos alifaticos de las demas definiciones de L estar parcial o

completamente halogenados o llevar uno a cuatro grupos R

R" signfica ciano, alcoxi C,-Ca, cicloalquilo C3-Cs, alqueniloxi C2-Cs, al-
quiniloxi C-Cs, cicloalquenilo C,-Cq, cicloalquiloxi Cs-Cg, cicloalgueni-
loxi C4-Cs, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"A, C(A")(=N-OA),
N(A")A, N(A'XC(=0)-A, N(A"}-C(=0)-N(A")A, S(=0)n-A, S(=0)n-0-A 0

S(=0)m-N(A)A,

R', R? significan, independientemente, alquilo C4-Ce, alquenilo C.-Cs, alqui-
nilo Cz-Cs, cicloalquilo C3-Cg, haldgenocicloalquilo C,-Cs, pudiendo los gru-
pos alifaticos de [as definiciones de los radicales R' y R? a su parte estar

parcial o completamente halogenados o llevar uno a cuatro grupos R":

R" ciano, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C4-Cg, hidroxi, alcoxi C4-Ce,
alqueniloxi C2-Cg, alquinioxi C,-Ca, cicloalguiloxi Cy-Cycicloalquenilox, C,-
Cs, alquiltio C,-Cq, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A"HA, C(A")(=N-OA),
N(A"YA, N(A')-C(=0)-A, N(A")-C(=0)-N(A")A, 8(=0)n-A, S(=0)-O-A 0
S(=0)x-N(A")A o fenilo, pudiendo la parte de fenilo llevar uno a tres radica-

les seleccionados del grupo halégeno, alquilo C,-Ce, alquenilo Cz-Ce, al-
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quinilo C-Cs, cicloalquilo C3-Ce, halbgenoalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Ce, ciano,

nitro, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N{A")A, C(A")(=N-OA), N(A)A,
R? puede significar, adicionalmente, hidrégeno;

R'yR?  pueden formar junto con el atomo de nitrégeno al que estan igados
un anillo saturado o no saturado de cinco o seis miembros, que puede es-
tar interrumpido por un grupo éter<{-0-), carboniio —(C=0), tio —{-8-), sul-
foxilo -(—S[=0]-) o sulfenilo {-S0O2~) o un grupo amino -(-N{R") adicional,

10 donde R" es hidrégeno o alquiio C4-C,, yfo contener uno o varos sustitu-
yentes del grupo: halégeno, alquilo C,-Cghalégencalquilo C,-Cg- y oxi- al-

quilenoxi C,-C;,

R® es halogeno, ciano, alquilo C4-C,, alquenilo C;-Cq, alquinilo C-C,, cicloal-
15 quilo Ca-Cs, alcoxi C4-C,, alqueniioxi Cs-C,, alquiniloxi Cs-C,, alquiitio C,-Cs,
di-( alquil C,-Cg-)amino o alquitamino C;-Cs, pudiendo los radicales alquilo,
alquenilo y alquinilo de R® estar sustituidos por halégeno, ciano, nitro, al-

coxi C,-C. o alcoxicarbonilo C,-C.,

20 R* comesponde a una de las formulas
(o) RO
2
) ),
H/ \x N\
(1 X
R R

donde
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X  significa un enlace directo, -{C=0}, -(C=0)-NH, -(C=0)-0, -0, -NR", -
CHz-0-(C=0), -C=C-(C=0), estando cada vez el atomo 1zquierdo del
miembro de puente ligado con el &tomo de nitrégeno;
R* significa hidrégeno, alquilo C4-Cs, alquenilo C;-Cs, alquinilo C-Cs 0
bencilo;
R® es hidrageno, alquilo C1-Cs, alquenilo C-Cq 0 alquinilo C-Ce
R® es hidrégeno, alquilo C,-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, bencilo o
acilo C,-Cq
pudiendo los grupos alifaticos, aliciclicos 0 aromaticos de las definiciones
de los radicales de R®, R® y/o R® a su vez llevar uno a cuatro grupos R”
R" significa halégeno, ciano, OR*, NHR*, SR, alquilo C-Cs, alquenilo
C2C,s, alquinilo C-Cs, alcoxi C4-Cs, alcoxicarbonilo C,-C,, acilamino
C-C,, [1,3]dioxolanoalquile-C4-Cy, [1,3]dioxano -alquilo-C4-C,, donde
R*  significa hidrogeno, alquilo C;-Cg, alquenilo C,Cs, alquinilo C,-
Cs 0 bencilo.
2.  Pirimidinas 2-sustituidas de la formula | segan la reivindicacién 1, donde el indice

y los sustituyentes tienen los significados siguientes:

164
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n es un namero entero de n 1 a 3, encontrandose por lo menos un sustituyente L

en la postcidn orto en el aniflo fenilo,

L significa halbgeno, ciano, metilo, metoxi, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A")A,

C(A')(=N-OA), N(A")A, N(A")-C(=O)-A,

AA’ significan, independientemente, hidrogeno, alquiio C,-Ce, alquenilo
C2-Cs, alquinilo C-Ce, fenila, pudiendo los radicales organicos estar
parcial o completamente halogenados o estar sustituidos por alcoxi
C,-Cq4; 0 pudiendo A y A’ representar junto con los atomos a los que
estan ligados un heterociclo saturado de cinco o seis miembros, que

contiene une o dos heteroatomos del grupo- O, N o 8,

pudiendo los grupos alifaticos de las definiciones de los radicales de L a su vez

estar parcial o completamente halogenados,

R'R? significan, independientemente, alquilo C4-Cs, alquentlo C2-Ce, alquinilo C»-
Ce, halbgenoalquilo C,-Ce, halégenoalquenilo C2-Cs 0 halbégenoalquinilo C-

Cs;
R?puede significar, adicionalmente, hidrégeno;
R' y R? también pueden formar junto con el dtomo de nitrégeno al que es-

tan hgados un anillo saturado o insaturado de cinco o sels miembros, que

puede estar interrumpido por un grupo éter——O-) u otro grupo amino-(-

WS
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N(R") adicional, significando R® hidrégeno o alquilo C,-Cq, Y/o contener uno
0 varios sustituyenes del grupo* halogeno, alquilo C4-Cs, haldgenoalquilo

C4-Cs y oxi -alquilenoxi-C4-C,

5 R® significa halégeno, ciano, alquilo C,-C., alcoxi C-C, 0 haldégenoalquilo C;-

Ca

R* corresponde a una de las férmulas

o) R°0
) ),
H’ -..x N\
e _.X
R

10 donde

X  sgnifica un enlace directo, -(C=0)-, -(C=0)-NH-, -{C=0)-0O-, -O-, -
NR®, estando la parte 1zquierda de la molécular cada vez ligada con

el atomo de nitrégeno,

15
R® significa hidrégeno, metilo, alilo o propargilo;

R® significa tndrdgeno, alquilo C4-Cs, alilo o propargilo,

20 R® significa hidrogeno, metilo o acilo C,-C,4
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pudiendo los grupos alifaticos de las definiciones de los radicales R®, R°y/o

R° a su vez lievar uno o dos grupos R*:

R* significa haldgeno, OR*, NHR, alquilo C,-Ce, alcoxicarbonilo C,-C., acila-

mino C4-C,, [1,3]dioxolano-C,-C,4-alquito, [1,3]dioxano-C,-C,4-alquilo, donde
R* significa hidrogeno, metilo, alilo o propargilo

Pinmidinas 2-sustituidas segin la reivindicacion 1, donde R® es cloro, ciano, me-

tlo o metox.

Prrimudinas 2-sustitwidas segin la rewindicacién 1, donde R* corresponde a una

formula

en la que X es un enlace directo ~O- 0 {C=0)0-, y R®significa hidrégeno o al-

quilo C4-Cs.

Pinmidinas 2-sustituidas segiin una de las reivindicaciones 1 a 6, donde el grupo

fenilo sustituido por L, representa el grupo B

Sty Sy

o
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donde # representa el lugar de enlace con el esqueleto de pirimidina y

L'  significa fidor, cloro, CH; 0 CFa;
L%L* significan, independientemente, hidrégeno, CH o flor:;

5 L®  significa hidrégeno, flior, clora, ciano, CHs, SCHa, OCH3, SO,CHs, NH-
C(=0)CHs, N(CH3)-C(=0)CH, 0 COOCH; y

L®  significa hidrégeno, fitior, cloro o CH,

6. Procedimiento para la obtencién de los compuestos IA, por hidrélisis

10
1 2 1 2
R\N/R R\N/R
L, L,
NI = 1 Base Nl R
/\ P 3 —_— Oﬁ)\ = 3
N// N R 2. H,0, N R
NH,
v A
de los nitrilos de la férmula IV, donde los sustituyentes R', R%, R®y L, asi como el
indice n tienen los significados indicados en la reivindicacién1, caractenzado
porque se hidroliza en presencia de una base y perdxido de hidrégeno
15

7. Procedimiento para la obtencidn de los compuestos segun la invencion 1A'y IC,
donde los sustituyentes L., R', R%, R® X, R®y R" tienen los significados indicados

en la reivindicacion 1, partiendo de nitrilos de fa formula IV,
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R\ R RL_ _R R\, R
N L, N L N
n
/NI\\ R'OHHD NS NS
= 3 (9] P — O =
& N R N R’ Base, DCC N~ TR
OR' RX-NH,  _N.
IV V H {Rg 'Al
1 2 1 2
R\N,R R\N/R
L, L,
1 S
b
Hal Ay 1 Rb-OH RO\KL s
\Nl(I\N R 2. Base NI N R
\)l( _— \>|(
Ri VI Ra

que se transforman con alcoholes de la férmula R'OH, donde R’ significa alquilo C,-Cs,
alquenilo Co-Cs, alquimio C2-C, o hidroalquilo C3-Cs, cuyos radicales alquilo, alquenilo
y alquinilo pueden estar parcial o completamente halogenados y llevar uno a tres gru-
pos R, en los ésteres de la formula V, y luego se transforman con aminas R®-X-NH,
bajo adicion de agentes deshidratantes, en las amidas IA', y entonces se transforman
en presencia de tetracloruro de carbono vy friarilfosfina en los iminohaluros de la férmu-

la V1, y finalmente, se transforman con alcoholes de la férmula RbOH y bases en los

immno éteres de la férmula IC.

8  Esteres delaformulaV

(A
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en la que los sustituyentes R', R? R*y L, tienen los significados indicados en Ia rewin-
dicacion 1, y R’ significa alquilo C,-C,, alquenilo C,-C,, alquinilo C;-Cs 0 hidroalquilo
C3-Cs, cuyos radicales alquilo, alquenilo, alquinilo pueden estar parcial o compelta-

mente halogenados y llevar uno a res grupos R".

9. Esteres V segdn la reivindicacién 8, donde R’ significa isopropilo.

10 Iminohaluros de la férmuia IV

donde los sustituyentes L, R', R%, R?, Xy R?, X y R? tienen los significados indicados

en la reivindicacion 1, y Hal significa flor, cloro, bromo o yodo.

11. Producto pesticida, que contiene un soporte sé6lido o liquido y un compuesto de

la férmula | segtn la reivindicacion 1.

12. Producto pesticida, que contiene un soporte sdlido o liquido y un compuesto de

la fébrmula V seglin una de las reivindicaciones 7 6 8.

13 Procedimiento para combatic hongos nocivos fitopatégenos, caracterizado por-

que se tratan los hongos o los materiales, plantas, el suelo o las semillas a pro-

O
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teger frente a la infeccion por los hongos, con una cantidad activa de un com-

puesto de la formula | segdn (a rewvindicacion 1.

Procedimiento para combatir hongos nocivos fitopatogenos, caractenzado por-
que se tratan los hongos o los matenales, plantas, el suelo o las semillas a pro-
teger frente a ia infeccion por los hongos, con una cantidad activa de un com-

puesto de la formula V segin una de las rewvindicaciones 7 6 8.
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CRERCTOVES

Delegatura de Propiedad Industrial
Division de Nuevas Creaciones

REQUISITOS NECESARIOS PARA PRESENTACION Y AGILIZACION DEL

TRAMITE
USUARIO RADICADOR
PATENTE DE INVENCION ( MODELO DE UTILIDAD ( ) { ) ()
-Indicacién de que se solicita la concesion de una patente. { ) ( ,)/
-Datos de identiflcacién def solicitante o da la persona que so/

presenta la solicitud. () v
-Descripcion de la invencion. / () (/)/
-Dibujos ds ser astos pertimntespL ( ) ( /(
-Comprobante de Pago de [as tasas establecidas, ( ) ( )
COMPLETA ( ) INCOMPLETA ( ) ( ) ( )
DISENO INDUSTRIAL  { )

-Indicacidn de que se solicita el registro de Disefio Industrial, { ) { )
-Datos de identificacion del solicitante o de 1a persona que se

presenta la solicitud. () ()
-Representacion gréifica y fotogrifica del Disefio Industrial o muestra

del Material que incorpora el disefio. { ) ()
-Comprobante de Pago de las tasas establacidas. { ) { )
COMPLETA {) INCOMPLETA ( ) { ) ( )
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REPUBLICA DE COLOMBIA :}
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO \q
Folio 138
2020
Bogota D.C.,
Doctor (a)

FERRERO EMILIC
Apoderado{a) y/o Representante de
BASF AKTIENGESELLSCHAFT

REFERENCIA Radicacién No. 06 6393
Solicitud internacional EP2004/007877
Fecha inicio fase nacional 24/02/2006

Trémite 11
Evento 378
Actuacién 416
Oficio No. 364
Folios 1

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente gque se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, refine los requisitos de forma establecidos en
la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacifn en
Materia de Patentes {PCT), el Reglamento y la Circular Onica de la Superintendencia
de Industria y Comercio, 8se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de
Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de Propiedad Industrial.

compiase {1 ABR. 2006

Dado en Bogotd DC,

ALIX CARMENZA ESPEDES.DE VERGEL
Jefe de la di¥isién de Nuevas Creaciones
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