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Solicitud de Patentc de Invencién titulada: “Derivados de N-(2-

(hidroximetil)fenil)-1H-pirazol-4-carboxamida y compuestos emparentados

como productos activos microbicidas para el empleo en la proteccion de las

plantas y de los materiales”

Solicitante: Bayer CropScience Aktiengesellschaft

RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR FIJACION EN LISTA NO. 342

DEL 1 DE OCTUBRE DE 2010, OFIC10 NO. 12830 {EXAMEN DE FONDO)

ALVARO CORREA ORPONEZ, mayor de edad y vecino de Bogota D.C,, identificado tal como

aparece al pie de mi firma, en mi caricter de apoderado de la sociedad en referencia, doy

respuesta al auto emanado por ese Despacho dentro del término legal:

Con relacién al apoderado de la presente solicitud, solicito a su Despacho que actualice su

base de datos, ya que el apoderado actual es el Dr. Alvaro Correa y no el Dr. Emilio Ferrero

como se menciond en el Oficio 12830. Adjunto memonrtal de cambio de apoderado para su

informacién.
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1. Objeciones del Examinador

1.1  Claridad de la solicitud

Su Despacho considera que en ¢l capitulo descriptivo no se encuentran ejemplos suficientes
que describan los compuestos reclamados por lo que es conveniente restringir la solicitud a
los compuestos para los cuales se encuentre un verdadero sustento en el capitulo

descriptivo.
1.2 Claridad del pliego reivindicatorio:

Con relacidn a la reivindicacion 1, su Despacho considera que la formula general | contiene
diversos sustituyentes para cada uno de los cuales se presentan los sigmificados de manera
general. Tl examinador solicita ajustar la solicitud indicando el significado de los radicales

sustituyentes de la forma mas concisa posible.

El examinador sugiere que las restricciones para los significados de los radicales
sustituyentes que se presentan en las reivindicaciones 2 y 3 deberian incluirse en la

reivindicacion 1.

En cuanto a fa reivindicacion 4 de proceso, su Despacho afirma que no se incluye las
caracleristicas técnicas necesarias para diferenciar las reacciones de sintesis planteadas con
reacciones similares que se encuentren en el estado del arte, Se menciona ademas que en
dicha reivindicacion no se indica especificamente ¢l compuesto que actiia como una base

para dar lugar a la formacion de los compuestos de formula (1).

Con relacion al agente de lucha contra los microorganismos indeseables, el examinador
establece que es necesario especificar los compuestos derivados de la formula (I) que se
encuentran presentes en la formulacion y también los compuestos que actiian a manera de

extendedores y los tensoactivos,

Se menciona que la reivindicacion 7 no contiene ninguna caracteristica técnica por medio de

la cual se pueda diferenciar de una aplicacién convencional de plaguicidas.
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Con respecto a la reivindicacion § de proceso se establece que no se presenta las
caracteristicas técnicas por medio de las cuvales se pueda diferenciar de una mezcla

convencional para obtener una formulacion.

Por ultimo, se cita que se debe eliminar la reivindicacion 6 por referirse al uso de las

carboxamidas de formula (1) como plaguicidas.

1.3 Unidad de Invencidn

Su Despacho considera que el pliego reivindicatorio no guarda Unidad de Invencion ya que
el nicleo basico de la formula (1) es una funcion amida y presenta siete sustituyentes para
los cuales se planfean significados diversos dentro de los cuales se proponen anillos fenilo,
pidridina, pirimidina los cuales se encuentran sustituidos y a partir de ellos se van a formar
compuestos que van a presentar formulas estructurales muy disimiles entre si y también se
van a presentar compuestos en los que el nicleo basico pierde relevancia debido a la

naturaleza de los radicales sustituyentes,

2. Argumentos a favor de la patentabilidad de la solicitud

2.1 Claridad de la solicitud

2.1 Modificacian a nna solicitud en tramite:

Con el objeto de superar las observaciones de su Despacho y de conformidad con el articulo
34 de la Decision 486, presentd un nuevo pliego reivindicatorto que comprende 5
reivindicaciones, el cual se encuentra totalmente sustentado en la memoria descriptiva

originalmente presentada.

En particular se [imité la reivindicacion 1 a las carboxamidas donde A= Al y M=fenilo y

donde ademds el hidrégeno se excluye de 1a definicion de R.

De acuerdo con la sugerencia del examinador se incluyd las restricciones para los
significados de los radicales sustituyentes que se presentan en las reivindicaciones 2 y 3 en

la reivindicacion 1.

En la reivindicacién 4 que ahora corresponde a la reivindicacion 2 se incluyd los diluyentes,

acidos aceptores, bases para darle una mejor precision a dicha reivindicacion. El sustento de
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esta modificacidon se encuentra en las paginas 55 a 57 de la memoria descriptiva

originalmente presentada.

En la reivindicaciéon § que ahora corresponde a la reivindicacién 3 se limité a los
compuestos mostrados en los ejemplos. Asi mismo, se incluyé los compuestos extendedores
y material activo de superficie. El sustento de esta modificacion se encuentra en las paginas

73 y 74 de 1a memoria descriptiva originalmente presentada.

Por otro lado informamos a su Despacho que las reivindicaciones 6 y 7 se cancelaron del

pliego reivindicatorio.

Por dltimo, la reivindicacion 8 que ahora corresponde a la reivindicacion 4 se limitd de tal
forma que se incluyeron los compuestos extendedores y ¢l material activo de superficie. El
sustento de esta modificacién se encuentra en las paginas 73 y 74 de la memoria descriptiva

originalmente presentada.

2.2 Unidad de invencidn
Con las modificaciones y limitaciones efectuadas al pliego reivindicatorio se supera la
observacion de unidad de invencion ya que ahora los compuestos guardan un tinico

concepto comiin inventivo,

3. Solicitudes concedidas en otros paises para esta misma invencion.

A manera informativa, pongo en conocimiento del Examinador que se recibidé la
notificacién de otorgamiento para la patente estadounidense equivalente a la presente
mvencion, la cual tendrd como ntiimero de patente US 7,842,710, Adn cuando entiendo que
esta decisidn de ninguna manera obligan ai Despacho para decidir de igual forma, considero
que por fratarse de una pregunta fictica la determinacion de la existencia de novedad, nivel
inventivo y aplicacion industrial, las decisiones de otras oficinas de patentes constituyen un

antecedente persuasivo en la materia.
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En virtud de lo anterior, solicito que se acepten las razones expueslas en el presente
documento y en consecuencia, se otorgue el privilegio de patente de invencidn para el

invento que se tframita en este expediente.

Atentamente,

ARO CORREA ORDONEZ
CJC.N0.79.143.366 de Usaquén
1.20.281

Anexos:
Capitulo reivindicatorio modificado
Copia de la notificacién de otorgamiento expedida por la Oficina de
Patentes de Estados Unidos de América.
Copia del memorial de cambio de apoderado.

BOGMGT/MOGNMS-#537835-V-P2006_077161-0720.D0C



10

20

30

T

REIVINDICACIONES

1.- Carboxamidas de la formula (T)

en la que

R'

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4 atomos
de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtemos de
carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono;
hatéalquile con 1 a 4 atomos de carbono, haloalqu-iltio con 1 a 4 adtomos de carbono,
haloalquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, halolquilsulfonile con 1 a 4 atomos de
carbono, halo-alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,
halocicloalquilo con 3 a 8 atomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de
fltior, de cloro v/o de bromo; formilo, formil-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono,
(alquilo con 1 a 3 atomos de carbono)-carbonil-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono,
(alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono) carbonil-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono;
halégeno- (alquilo con 1 a 3 Atomos de carbono) carbonil-alquilo con 1 a 3 atomos de
carbono, halégeno-(alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono) carbonil-alquilo con 1 a 3
dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 atomos de fltor, de cloro y/o de
bromo;

(alquilo con 1 a 6 atomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 alomos de
carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 & 6 tomos de carbono)carbonilo; (halogenoalquilo
con 1 a 4 atomos de carbono) carbonilo, (halogenoalcoxi con 1 a 4 dlomos de carbono)
carbonilo, (halégeno-alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de
carbono) carbonilo, (halégenocicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono) carbonilo con,

respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo; o
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C(=0)C(=O)R?, -CONR'R* 0 -CH:NIR?,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos de
carbono, alcoxi con ! a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,
cictoalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; haldgenoalquile con 1 a 4 atomos de carbono,
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 atomos de

carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 atomos de {Tuor, cloro y/o bromo,

R’ y R* significan, independientemente entre si respectivamente hidrogeno, alquilo con 1 a 6

atomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de
carbono, cicloalquile con 3 a 6 dtomos de carbono; haldgenoalquilo con'l a 4 dtomos de
carbono, haldgeno-alcoxi con 1 a 3 atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, con, respectivamente, 1

hasta 9 dlomos, de fliior, cloro y/o bromo,

R’ y R* forman, ademas, junto con el dtomo de nitrdgeno, con el que estin enlazados, un

heterociclo saturado, con S hasta 8 atomos en el anillo substituido, en caso dado un o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por halégeno o por alquilo con 1 a 4
atomos de carbono, pudiendo contener al heterociclo 1 o 2 heterodfomos mas, no

contiguos de la serie formada por oxigeno, azufre o NR’,

R’ y R® significan independientemente entre si, hidrogeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, haloalquil con 1 a 4 atomos de carbono,
halocicloalquil con 3 a 6 dtomos de carbono, con respectivamente 1 hasta 9 dtomos de

flaor, cloro y/o bromo,

R’ y R® forman, ademas, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estan enlazados, un

heterociclo saturado, con 5 hasta § dtomos en el anillo substituido, en caso dado una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por haldgeno o por alquilo con 1 a 4
atomos de carbono, pudiendo contener el heterociclo 1 o 2, heteroatomos mas, no

. . , 7
contiguos, de la serie formada por oxigeno, azufre o NR'.
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M

significa hidrégeno o alquilo con ! a 4 atomos de carbono,

significa

mediante el cual el vinculo marcado con un asterisco esta vinculada a la amida,

RS

R3

‘]r‘ 1

RY

significa hidrogeno, fhior, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio , o trifluorometilo,

significa, ademas, metoxi,

significa alquileno con 1 a 10 dtomos de carbono (alcanodiilo),
significa O, S, SO, SO, 0 NR?,

significa un enlace directo, SiR'R" o CO,

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 3 atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 3
atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono, o haloalquil con 1 a 4 atomos de

carbono o cicloalquil con 3 a 6 atomos de carbono.

no representa alcoxi, si esta 1.7 para un vinculo directo.

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, atcoxi con 1 a 3 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, alguiltio con 1 a 3 4tomos de carbono,

alquilo con 1 a 3 atomos de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 atomos de carbono.

Ry R'" significan, independientemente entre si, alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, alcoxi

con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dlomos de carbono-alquilo con 1 a 3
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dtomos de carbono o alquiltio con 1 a 3 atomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de

carbono,

significa el resto de la férmula (Al)

(AD)
en la que

significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metil, etll, isopropil, metoxi, etoxi,
metiltio, etiltio, ciclopropil, halogenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, haloalcoxi con
1 a 2 atomos de carbono, en cada caso con 1 a 5 atomos de flGor, cloro y/o bromo,
triftuorometiltio, difluorometiltio, aminocarbonilo, aminocarbonilmetil, 0

aminocarboniletil,
significa hidrogeno, fliior, cloro, bromo, yodo, metil, etil, metoxi, etoxi, metiitio o etiltio,

significa hidrégeno, metil, ctil, N-, propil, isopropil haloalquilo con 1 a 2 dtomos de
carbono, con 1 a 5 dtomos de flior, cloro y/o bromo, hidroximetilo, hidroxietilo,

cilclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo.

Un proceso para sintetizar las carboxamidas de la férmula (I) de acuerdo con la

reivindicacion 1, caracterizado porque

(a) se hacen reaccionar derivados de acidos carboxilicos de formula (IT)

{n
0

A

A
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En donde
A tiene el significado anteriormente indicado, y
X! representa halégeno o hidroxi, con derivados de la anilina de la férmula (111)

(i

En donde
R, M, Q, L? y R, tienen los significados anteriormente indicados,

I.* significa hidrégeno o alquilo con 1 a 9 4tomos de carbono, en caso dado en presencia de un
catalizador tal como 4-dimetilaminopiridina, el 1-hidroxi-benzotriazol o la dimetilformamida, en
cado dado en presencia de un agente de condensacion, en caso dado en presencia de un agente

aceptor de dcido y en caso dado, en presencia de un diluyente, a temperaturas de 0°C a 80 °C o

(b)  se hace reaccionar carboxanilidas de la férmula (IV)

G

N

A

=

- q (IV)

en la que

M, L, Q v A tienen los significados anteriormente indicados

o
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con un compuesto de la férmula (V)
Y R (V)

en la que
L2 y R tienen los significados anteriormente indicados,

Y significa haldgeno, triflato (trifliormetilsulfonilo), mesilato (metilsulfonilo) o tosilato (4-

metilfenilsulfonilo),

en presencia de una base tal como hidruro de sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el
etilato de sodio, el terc-butilato de potasio, el hidrdxido de sodio, el hidréxido de potasto,
el hidroxido de amonio, el acetato de sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, el
acelato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de cesio, la trimetilamina, la trietilamina,
la tributilamina, la N,N dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-
metilpiperidina, la N-metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano,

el diazabiciclononeno, o el diazabicicloundeceno y en presencia de un diluyenie,

(c) se hace reaccionar carboxamidas de Ia férmula (I-a)

(I-a}

enlaque M, L', Q, L2, R y A tienen los significados anteriormente indicados,

con halogenuros de la férmula (V1)
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vh 2
en la que
X2 significa cloro, bromo o yodo,
R significa alquilo con 1 a & dtomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 dtomos de

carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de

carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dlomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 6 atomos de carbono, haldégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 4dtomos de carbono, halégenoalguilsulfonilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenolalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alguilo con |
a 4 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono con,
respectivamente, | hasta 9 dtomos de fldor, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-
alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono) carbonil-
alquilo con 1 a 3 atomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono) carbenil-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono; halégeno-(alquilo con 1 a 3 atomos de carbono)
carbonil-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, halégeno-(alcoxi con 1 a 3 atomos de
carbono) carbonil-alquilo con 1 a 3 atomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 3
atomos de flvor, de cloro y/o de bromo; (alquilo-con 1 a § 4tomos de carbono)carbonilo,
{(alcoxi con 1 a § atomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono
alquilo con 1 a 4 atomos de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 atomos de
carbono)carbonilo; (halégenoalquilo con 1 a 6 4tomos de carbono)carbonilo,
(halogenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxi con | a 4
atomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono} carbonilo, (halégenocicloalquilo
con 3 a & atomos de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 hasta 9 atomos de for,
de cloro y/o de bromo; 0 -C(=0)C(-0)R?, -CONR’R?, 0 -CH,NR’R®, teniendo R?, R?, R,
y R los significados anteriormente indicados, en presencia de una base tal como hidruro
de sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc-butilato de
potasio, el hidroxido de sodio, el hidréxido de potasio, el hidroxido de amonio, el acetato

de sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, ¢l acetato de amonio, el carbonato de

[l
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sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sedio o el
carbonato de cesio, la trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina, la NN
dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano, el

diazabiciclononeno, o el diazabicicloundeceno y en presencia de un diluyente.

~

3.- Agentes para la lacha contra los microorganismos indeseables, caracterizados porque
tienen un contenido en al menos una carboxamida de la formula (1), segun Ia reivindicacion 1,
junto a agentes extendedores tal como agua, xileno, tolueno o alquilnaftalinas, clorobencenos,
cloroetilenos o cloruro de metileno, ciclohexano, fracciones de petréleo, butanol o glicol,
acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, dimetilformamida vy
d.imetilsulﬁ')xido, hidrocarbonos halogenados, butano, propano, nitrégeno y diéxide de carbono,
caolinas, arcillas, ta'ico, tiza, cvarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatomeas, acido
silicico, éxido de aluminio y silicatos, calcita, marmol, pomez, sepiolita, dolomita, serrin,
cascaras de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco, y / o con productos tensioactivos, tales
como alquilaril- poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, hidrolizados de

albtmina, lejias sulfiticas de lignina y metilcelulosa.

4.- Procedimiento para la obtencién, de agentes para la lucha contra los microorganismos
indescables, caracterizado porque se mezclan carboxamidas de la formula (I), segtin la
reivindicacién 1, con agentes extendedores tal como agua, xileno, tolueno o alquiinaftalinas,
clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, ciclohexano, fracciones de petréleo, butanol
o glicol, acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, dimetilformamida y
dimetilsulfoxido, hidrocarbonos halogenados, butano, propano, nitrégeno y dioxido de carbono,
caolinas, arcillas, talco, tiza, cuarzo, attapulgita, montimorillonita o tierra de diatomeas, icido
silicico, 0xido de aluminio y silicatos, calcita, marmol, pomez, sepiolita, dolomita, serrin,
cdscaras de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco, y / 0 con productos tensioactivos, tales
como alquilaril- poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, hidrolizados de

albimina, lejias sulfiticas de lignina y metilcelulosa.

5.- Derivados de anilina de la férmula (111),

12
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en la que
RY M, Q, L R tienen los significados indicados en la reivindicacion 1,

L’ significa hidrogeno o alquilo con 1 a 9 4tomos de carbono.

1y
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) ABSTRACT

The invention relates to novel carboxamides of formula (1),
i which M represents a pheny] ring, pyridine dng or
pyrimiditte, pyridazine or pyrazine ring, respectively monao-
substituled by R?, or represents a hinzole ring substituted by
R**% R® represents hydrogen, fluorine, chlorine, methyl,
isopropyl, metliytthio or trilluorometbyl; R® can also repre-
sent methoxy; R represents hydrogen, metlyl, methiylthio
or frifluoromethyl; L." represents C,-C,, alkene (alkavediyl);
Q represents O, 8, SO, SO, or NR?; L* represents a direct
bond, SiR'R! or CO; R represents hydrogen, C,-C, alkyl,
C,-Cq alkoxy, C,-C, alkoxy-C,-C,-alkyl, C,-C, atkylhio-
C,-C,-alkyl, C,-C, alkenyl, C,-Cg alkynyl, C, -C haloalkyl,
C,-Cy-huloalkenyt, C,-C; haloalkynyl or C4-C,, cycloalkyl;
A represents the group of formula (Al); the remaining
substiiuents are defined in claim 1. The inventive substances
have a powerful microbicidal action and can be used to
contral undesirable micro-organisms such as fungi and
baclera in the phylo-proleclion and material prolection
felds.
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