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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL

SOLICITUD DE:
@ & Patente de Invencion.

[0 capitulo 1.

[] Patente de Modelo de Utilidad.
Capltulo Il.

Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT

Repiiblica Federal de Alemania

3. Bernd MULLER
Stockinger Strasse. 7,
87227 Frankenthal,
Republica Federal de Alemania

4. Markus GEWEHR
Goethestrasse. 21,
56288 Kastellaun,
Repiiblica Federal da Alemania

5. Wassllios GRAMMENOS
Alexander-Fleming-Strasse. 13,
67071 Ludwigshafen,
Repiiblica Federal de Alemania

6. Thomas GROTE
im Hohnhausen 18,
67157 Wachenheim,
Republica Federal de Alemania

7. Joachim RHEINHEIMER
Merziger Straase.24,
687083 Ludwigshafen,
Republica Federal de Alemania

sociedad constituida y existente bajo las IDENTIFICACION
SOLI?II)ANTE leyes de: Republica Federal de Alemania | ¢ ¢ O NIT
7 .C.
Direccion: 67056 Ludwigshafen, C.E. O oro LI
Repliblica Federal de Alemania Cual
Domicilio: Ludwigshafen, .
Repiiblica Federal de Alemanla Nimero  ___
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién: Carrera 4°. No. 72-35 c.C. B NIT
Teléfono: 347 368 11
REPRESENTANTE | . 21188 50 C.E. o Otro
O APODERADO | . clie myp.com. Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Numero 438.019 T.P 31.929
@ 1. Jordi TORMO | BLASCO 9. Frank SCHIEWECK
Carl-Benz-Strasse.10-3, Lindenweg 4,
69514 Laudenbach, 67258 Hessheim,
INVEN(..I,%R (ES) Republica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania
2. Carsten BLETTNER 10. Anja SCHWOGLER
Richard-Wagner-Strasse.48, Helnrich-Lanz-Strasse. 3,
681685 Mannheim, 68165 Mannheim

Repiblica Federal de Alemania

11. Oliver WAGNER
Im Meisental 50,
87433 Neustadt
Repiblica federal de Alemania

12. Matthias NIEDENBROCK
Albert-Einstein-Alle 3,
67117 Limburgerhof
Republica Federal de Alemania

13. Maria SCHERER
Hermann-Jargens-Strasse.30,
76829 Godramstein
Republica Federal de Alemania

14. Siegfried STRATHMANN
Donnersbergstrasse. 9,
87117 Limburgerhof
Reptiblica Federal de Alemania

15. Ulrich SCHOFL
Erlenstrasse. B,
68782 Brihl,
Republica Federal de Alemania
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CAVELIER ABOGADOS COLO 00381-841-1270 ID-4792WPCL0381
8. Peter SCHAFER 18. Relnhard STIERL
Romerstrasse. 1, Jahnstrasse.8,
87308 Otiersheim 67251 Freinsheim,
Reptblica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania

©)

PCT (86)
Solicitud Intemacional No. PCT/EP/2005/002426 Fecha: 8 de marzo de 2005
Publicacién Internacional No. WO 2005/087772 A1 Fecha: 22 de Septiembre de 2005

C"TULO (54) 5,6 DIALQUIL —7- AMINO-TRIAZOLOPIRIMIDINAS, PROCEDIMIENTO
6

PARA SU PREPARACION Y EL USO DE LAS MISMAS PARA

COMBATIR HONGOS NOCIVOS, ASI COMO PRODUCTOS QUE LAS
CONTIENEN
S .

_C_.D Clasificacién Intemacional (51) C07D 487/04 A o; N Y3 /%O

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud
sifd No[l DE 10 de marzo de 2004 102004012018.8
@ Comprobante de pago No.: 08-63,963 Fecha: Agosto 22 de 2008

{
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Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud por $ 463.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

Documento que acredita la existencia y representacion 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 la solicitud internacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)
Traduccidn de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcidn, 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 o autorizacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depdsito del material bioldgico.

Arte final 12x12

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

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

Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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@ Solicito la concesién de la patente,

NOMBRE. EMILIO FERRERO
FIRMA : 4“.:2.: Z —

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.829
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- DOCUMENTOS ANEXOS

—

1. X Publicacién Intemacional
Descripcién:
Péaginas 21 en el idioma original
Paginas 32 en espafiol
Reivindicaciones: 10 Nimero (s)
Figuras: Namero (s)

2. X Traduccién de los anexo del Examen Preliminar Intemacional sobre Patentabilidad

3. X Extracto de publicacién.
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Patente, Modelle und Zeichmmgen; Warenzeichen
ﬂmmmmy

VERTRETUNG UND YOLLMACHT

Yo (nosotros), sbajo firmado in)

domiciliado (s) en .Ludwigshafeny--Repiblica

TJFaderal Ge Al @mE R g @

por ¢l pressnte nombramos a GERMAN CAVELIER,
tpa. 832; GONZALO PERDOMO, tpa. 83]1; ER.NETO
CAVELIER, tpa. 11610; y EMILIO FERRERO, t

31828; domieciliados en la Carrers & N 72-38, Boloti,
Colmbh.enobedtdm.lentonlodlupuuhmelpnrl
grafo 1° del Articulo 548 del Cddigo de Comercio, el
primero como principal y los demiéia como suplentes, en
ntantes en todoa los

temporal o definitivo de aquél. La misma regla se apll-
carf cuando el segundo representante suplente haya de
reamplazer al primero, o el tarcero al segundo. En tales
casos, el representanie principal, o el primero, o

Intencién de no efercer In
declaracién autenticada por Notario Plblico en Colom-
bia, o por Notario u otro Funcionario Phblico, o Cénsul
de Colombia, en el extranjero; y sl se tratare de im-
pedimento, con el certificado respectivo. SI alguno de
los nombrados faltare definitivemente, el sigulente
mard su lugar. Cuando cesare la susencia o impedi-
mento del representantes principal, o de su primero o
segundo suplente, en su caso, podrin ejarcer la repre-
sentacidén, en su orden, uno u ofros segiin el caso, asu-
miéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando e:i

¢

5

colectivas, ddlmlm
y de servicios; el depbmito de nombres comerclales ¥
ensefian; su remndbn. iruspaso, cambio de nombre o
domlelllo. cancelacién voluntaria; y el registro de Ii-
cendudeunlmszosderem I) Las acciones de

posiclén, cance nulidad, medidas cautalares, con-
cesiém de licencias y en general los julclon clviles, pe-
nales, administrativos o contencioso-administrativos
relacionados con estos derechos; acclones y julelos que
PTOmMOVAIOS O S¢ Nos promuevan. Y para que en todos
los asuntos arriba determinados, puedan sustitufr este
mandata, , desistir, cancelar, reclblr, renunclar,
y ratiticar los actos hechos por agentes oﬂclmus.

Dado 7 tirmado hoy ....J.J....ﬂs...ma.:'.z.Q....dﬁ...J..Q..ﬂ.S

.n D-6700 Ludwigshafen

Ich (wir) unten Unterzelchnender (de) ......................

BASF...Aktlengesellachaflt

wohnhaft in Ludwigshafen,..Republica..Federal
de Alemania

wverlelhan durch dieses Schreiben an GERMAN CAVE:
LIER, tpa. 833; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; ER-
NESTO CAVELIER, tpa. 11616; und EMILIO FERRERO,
e vt e O IR Bt
um Absatzes

unm Handelsgesetzbuch zu beachten, der

als Hauptvertreter und die (brigen als Btellvertreter,
beziehungswelise, ala unsere Verterter in allen was sich
auf das industrislle Eigentum be:leht. berechtigt Mel-

den Hauptivertreter enetun

zeltwelligen oder definitiven Abwesanheit oder H.Indu\-
nisses des ersten. Dieselbe Hegel wird angewandt wer-
den wenn der zweite Stellvertreter den ersten erseizar.:
muss, oder der dritte den swelten. In solchen Fllle der.
Hauptvertreter, oder der erste oder der zwelte Stell-
vertreter, beziehungsweise, oder belde, werden Ihre
Abgicht lu-preehen um nicht dla Vertretung auszull-
ben mittelst Aussage notariell beglaubigt in Kolumbien,
oder vor Notar oder vor einem anderen Bffentlichen
Beamter, oder Kolumblanigchen Konsul im Auslande:

wiire, der Folgende wird thn eruetren. Im °
Falle dass die Abwesenhelt oder das Hindernls des
Hauptvertreters, oder seines ersten, rwelten
oder dritten Vertreters, shungewelse, bemm
elner oder anderen, ordnungswelse werden die Vi

tung ausiben und sle zu sich nehmen nur auf Grund
sle auszuiiben, mit Aufhiiren zur Zait der Ausfibung der
Vertretung durch den ersten, den rwelten oder den
dritten Btellvertreter bexlehungsweise.

Ausserdemn, und unter dleselben wir verlelhen
den genannten Rechisanwuelte die Vollmacht, und um
den Schutz meines (unseres) Iindustriellen Eigentum
zuerhalten, und gegen den unlauteren Wettbewerb: Tu
dessermn Zweck ich (wir) die genannten Bevollmlch-
tigten ernenne(n), demit sle uns vor beliebigen Institu-
tionen oder Perscnen, die die Rechtsgprechung susfiben
oder nicht, vor allem vor denen mit Verwaltungs,
streitigem Verwaltungs, und juristischem Charakter,
maﬂmmnl&nﬂbmmwmbdeht.
zu verireten: a) Prisngung von Patentem, Mod's....., ).
By nungen; Reglerierung von Waren, Senbiel

BASF Aktimgesellschaft 3

O /:"//1;!':-'

ppa. Welzel

/{f&ﬁ :05

F A -\.H.‘:h

2 Unterschrift

ppa. Richters

mv——



U.R.Nr. 1407/89

Jch beglaubige hiermit die Echtheit der vorste -y
eigenhéindig vor mir vollzogenen Unterschriften cer fiir
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafeu m Ri.oin
handelnden Herren:

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

2. Dr, Peter Richt e rs , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein.

Die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters sind mir pers®nlich
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
als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und
Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem

S8itz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind.

Ludwigshafen am Rhein, den 17. Mirz 1989

“ (_*,.—- ‘/\w&‘ ‘)’\ ./-\/'_—/ -
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d

Die Echtheit vorstehender Unterschrift des Notarassessors
Thomas Walter

als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Kohler
in Ludwigsiafen am Rhein und die Echtheit des beigedriickten
Dienststempels werden hiermit bestdtigt. Zugleich wird bescheinigt,
dald der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshiandlung befugt war.

Frankenthal (Pfalz). dan einundzwanzigsten M&rz neunzehnhundert-
neunundachtzig

" ‘Prisident des Landggrichts
. -n:% . / : f:'l Ecﬂlo HOTARD
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E1 suscrito Cénaul General de Colombia en Frankfurt
am Main, Repfivlica Federal 4e Alemania, vistos los
documertos presentados por los interesados,

CERTIFICa:

Gue el sefior Thomas Walter--——-=-—==—————=-—-—ss==o==—-———=
quien como Noterio em Ludwigshafen am Rhein-===--—«======
autenticé 1la(s) firma(s) del{os) signatario_(a) del
Poder precedente, ejercia las funciones indicadas ¥y

su firma corresponde a la registrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)-—-—-=--—-——==—-—========-—-—-os===
aie la compefiia RASF Aktiengasellgchaft--———--———===---—-

es una sociedad constituida de acuerdo con las leyes
de la RepBblica Federal de Alemania y cumple su objeto

conforme a lss mismas; que el(los) sefior(es) Dr. Gunther
WELZEL y el Dr. Peter RICHTERS===——===———s======m-=—=ssss
quien(es) en sus cardcter(es) de apoderadog--——————=-=-—-=-

______________________________ v cuya(s) firma(s) fué

(fueron) antenticadals) ants sl Rotario 'rhomas Walter—----

————— e ——— es(son) su(s) represen:l:an—

' A
te(s) legal(es) en este pais. Wﬁ

: G0 2006 3>
tenido del documento. : '.:d» z Y Y
. ' yoeds Rl
Enta Certificacibn se expide en Frankfurt am MajnyuanubLBOTEROMEDINA
el seis de Abril de mil novenientor ochenta },lhﬁﬁ"!é‘\'m"*ﬁ"

Franidurt o M 1] o f SR 189
B-0077

‘PAGALO IMPGESTO DE TIMBRE
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Die konsularische Legalialerug ist notwendig.

NOTA PARA EL S8EROR CONSUL COLOMBIANO: Segin los articulos 85 del C. de P. C. y 480 del C. ds

Co., ol el poderdante es una socledad, el sefior Cénsul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de

fu exisiencia, que ejerce au objeto social, que quien confiere el poder es su representante y puede otorgar
* poder, seguidements autenticar 1a firma de éste.
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' TRADUCCTON ‘OFICIAL NO. 2056

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

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

que la presente.-

(A :aninuacidn del poder confaerido a BERMAN CAVELIER, GON-

ZALD PERDOMO, ERNEBTO CAVELIER y EMILIO FERRERO, domiciliados

en la Cra. 4  No. 72-3), ‘Bogotad, ml 17 de marzo de 1989, por

la socledad BASF Aktiengesellschaft, domiciliada en
Ludwigshafen, RFA1)

Eratocolo notarial No. 1407/89
Certifico la autenticidad de las firmas anteriores puestas

ante mi, por los asMores:

l. Dr. Gunther W @ 1 ze& 1, quimico, domiciliado en
Ludwigshafen am Rheln, WWE’
% S BoGaTA, ""“,::::':Lom AL

- ﬁ%’”
2. Dr. Peter Richtr s, quimico, dom%:%ﬁ-ieguAGB 200

:«;'"&me- - "_ =

Ludwigshafen am Rhein. 5‘:,‘:_: ;;‘? Ty N
' JUAHMANUE‘%_P‘?‘;E oM

w—a,‘w A ah X0

A los doctores Welzel y Richters los conozco en persona.
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Cartifice,  por habar tenido a la viata @l registro de comer-

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

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

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

Ludwigshaten am Rhein, 17 de marzo de 1989

(s@llo redondor)
Dr. Siegfriaed Kohler Fdo.1 firma ilegible

Notario de Ludwigshafen Th. Waltar

Asesor del notario como repre

sentante oficialmente designado

del notarioc Dr. Blegfried Kohler

Se certifica la autenticidad de la firma anterior del asesor

del notario, consejero de justicia Dr. Kohler, domiciliado en

Ludwigshafen am Rhein, v la del sello oficial que la acom—

pafda. Al mismo tiempo se certifica que el mencionado notario

estaba facultado para realizar esa® acto

e
oTGCORIA GO
o FOTOF OvE v TANDO
vy

Frankenthal (Pfalz), veintiuno de mi;?': 28
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.-,-"ﬁ E& Prelidnnte del Tribunal Regional

Fdn.: firma ilegible (sello redondoi)

(Franz Serfas) El Presidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Pfalx)
Notat Derrechos 20,—— DH

EN EBPAROL: La legalizacidn de las firmas anteriores por el
Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo el No.
0077 (Certificacién consular) del & de abril de 1989 y dal
Ministerio de Relaciones Esteriores de Colombia bajo el No.
BY041 del 24 de abril de 1989.

Pagado impuesto de timbre UBS% &,00
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ES TRADUCCION FIEL Y COMFLETA, dcq la :ualq‘sg tha .cnpia,nn
'q."'\ Ly ]
los archivos de estas oficinas para su. :nnfrqntlcidn. \ ‘

Bogota, 24 de abril de 1989
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CAVELIER
ABOGADOS Coamio ELECTROMICO MUNDIALI CAVE
T EDIFICIO SISKI TELIFONG (87} 1) 2120100

CARRERA 49, No. 72-33 Casies, CAVELEYES

BOGOTA 8, COLOMBIA

Sefior Jefe de la ~.
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.

Poderd_a_pte : BASF AKTTENEESELISCHAET

T Poddt” conterido el: 17-03-89 -
.r".ll - L L .
! ‘:{;.3_1' N ; I
. - .." Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi calidad de aqqdarado —
- ==""’ Pl‘iﬂ01pal del poderdante - arriba - 'menc:tqudo fﬁ e é’-‘_'.

> 1 mam.f;esto a Usted que sust:.tuyo al .;.podqr;‘,qqnfbp;ﬂﬁ“gn el
'-“ddctor EMILIO FERRERO, Abogado * con'~ Tdrjata f-ptug

{.- L. NG. '31.929, con todas las facultades que me fueron cont'ari aiﬁ.“:_.,_",_ ,_\‘f;
R ' CIE 'r,:'",...ui‘* B %

Hago la anterior suat:.tuc:.én conforme al artlculo ﬁG*d‘el‘ﬁ-’-’r b

Cédigo de Procedimiento Civil ys gue los otros _ sust:.;:uM

faltan en este momento. A -‘.:-.H,.,,.ﬂ"" '*"’i '
. ' 'l ‘ ". ‘a .
M 1_[ z .\v
Sefior Jefe, Lo R
-- i"l""rh-.,\ ' - i 'Gﬁmm L _.;_-ﬁ':W
1. ey Lt ) .T.P.A. No. 832, S '
‘Cc.C. No. 2.877.924 de Bogoti .

: EMILIO FERRERO ::I
Y T.P.A. N2 31.929 [
C.C. No. 438.019 de Usaquén ‘

2e-780-2
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- EDIFICIO SISKI
CARRERA 4" N*. 72-35 ,
ROGOTA, 8§ - COLOMBIA
0000055414

CESION ASSIGNMENT

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

+Jordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Str.10-3, 69514 Laudenbach
Germany
Citiren of Spain
\Carsten Blettner /
Richard-Wagner-Sir.48, 68165 Mannheim
Germany
Citizen of Germany
- »Bernd Miller X
Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal
Germany
Citizen of Gennm%
“Markus Gewehr
Goethestr. 21, 56288 Kastellaun
Germany
Citizen of Germany
«Wassilios Grammenos 4
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany
- Citizen of Greece
domiciliada(s) en » Thomas Grofe
Im Hihnhausen 18, 67157 Wacherheim
- Germany
Citizen of Germany
v Joachim Rheinheimer
Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen
- Germany
- Citiren of Germany
Peter Schiifer
Rémersir.1, 67308 Ouersheim
Germany .
Citizen of Germany
& Frank Schieweck
Lindenweg 4, 67258 Hefheim
Germany
Citiren of Germany
sAnja Schwigler
Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannkeim
Germany
Citizen of Germany

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

€O Aaciganont Form 01 1198



& geclaro(amos) bajo juramento ser Gnico(s) y verdadero(s)

inventor(es) de la invencién: 56 'DMLKHL- - aming
pros

TRIMmole piai i diuse | Proced: mi
58 Preparacion y o oip de las

MMisavee paas conpatin. howges ocives,

asl como prodics Joe s tonfienan -

declaro(amos) asl mismo que cedo{emos) y
transfiero({erimos), sin limitacién, a favor de 1a sociedad

foask  Artionsasel sl asf(—

constitufda y existente de conformidad con las leyes de

ﬂf QUL
domiciliada en

Colombia
Seite 2
0000055414
Oliver Wagner X
Im Meisental 50, 67433 Neustadt
Germany
Citizen of Germany

tMatthias Niedenbrick X
Albert-Einstein-Allee 3, 67117 Limburgerhof
Germany
Citizen of Germany

«Maria Scherer |
Hermann-Jirgens-Sir.30, 76829 Godramsiein
Germany
Citizen of Germany

wSiegfried Strathmann A

Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof
Germany
Citizen of Germany_

v Ulrich Schifi

Erlenstr. 8, 68782 Brihl

Germany

Citizen of Germany,
wReinhard Stierl 7

Jahnstr8, 67251 Freinsheim

Germany

Citizen of Germany

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

5,6-Dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines, their preparation
end their use for controlling harmful fungi, and
compositions comprising these compounds

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

BASF Aktiengeselischaft

a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of

Germany

domiciled in
trost Ldwis 9’5"#‘"" . [N“M— 67056 Ludwigshafen, Germany

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

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Amigumess Form 01 11/98

all rights inherent to said invention and that the above
mentioned company hereby is enabled to apply, in its name,
for the corresponding patent in the Republic of Colombia.

\



© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Amlgnaeni Form 01 11/

Dado y firmado hoy Given and signed this

2 4. Feb, 2005

Firma Signature

Carsten Bletiner

Bord il

Bernd Miller

//“ﬁ;:’ ,./::"""

Duase <

Wassilios G ROS

st

BN AN

Joachim Rheinheimer

Mw%

Peter Schifer

quk Schieweck

bon o Sk olis

a Anja Schwogler U

AT

Colombia
Seite 3

0000055414



Oliver Wagner

Matthias Niedenbriick

Wowe Yo

Mariag Scherer

Notarization and legalized by means of Apostille

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-M3

C0 Amignmen Form 01 1158

Colombia
Seite 4
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U.R.Nx. 409/2005

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

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

3. Mr. Bernd Mdller, residing at Stockinger Str. 7,
67227 Frankenthal, Germany, personally known to
me,

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

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

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

7. Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger
Str. 24, 67063 Ludwigshafen, Germany, personally
known to me,

8. Mr. Peter Schiéfer, residing at Rdmerstr. 1, 67308
Ottersheim, Germany, personally known to me,

9., Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenwegqg 4,
67258 HeBheim, Germany, personally known to me,

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

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

12. Mr. Matthias Niedenbriick, residing at Albert-
Einstein-Allee 3, 67117 Limburgerhof, Germany,
personally known to me,



13. Mrs. Maria Scherer, residing at Hermann-Jilrgens-
Str. 30, 76829 Godramstein, Germany, personally
known to me,

14. Mr. Siegfried Strathmann, residing at
Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Germany,
personally known to me,

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

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

are true and valid.

Ludwigshafen/Rhine, this 24" day of February, 2005

~
h"v\_“
—
\ ~
¥ -
. - ? Notar

Wert: 5.112,92 Euro



A

APOSTILLE
_ (Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese &ffentliche Urkunde

ist unterschrieben von Notar
Draxel-Fischer

in seiner Eigenschaft als

offentlicher Notar

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

in Ludwigshafen am Rhein

> O D

Bestatigt

in Frankenthal (Pfalz)

am 3. Mérz 2005

durch den Prasidenten des Landgerichts
unter Nr. 91 Eb - 309-317/05

© NS,

Siegel/Stampel: 10. Unterschrift
Im Auftrag

~ (Christian Kdneke)
\ Richter am Landgericht

Kostenvermerk:
Gebibr 12,-- €



A
TRADUCCION OFICIAL No. 11532

de un documento escrito en Aleméan, efecluada por Luz Amiaga de Herber,
resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 8 de marzo 1978.-

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

Jordi Tormo i Blasco

domiciliado en Carl-Benz-Str: 10-3, 68514 Laudenbach, Alemania
Ciudadano de Espafia

Carsten Blettner

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

Bernd Maller

domiclliado en Stockingerstr.7, 87227 Frartkenthal Alemania
Ciudadano de Alemania

Markus Gewshr

domiciliado en Goethestrape 21, 56288 Kastsllaun, Alemania
Ciudadano de Alemania

Wassilios Grammenos

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

Thomas Grote

domiciliado en Im H8hnhausen 18, 67157 Wachenheim, Alemania
Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

domiciliado en Merziger Str:24, 67083 Ludwigshafen, Alemania
Ciudadano de Alemania

Peter Schifer

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

Frank Schieweck

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

Anja Schwogler

domiciliada en Heinrich-Lanz-Str. 3, 68185 Mannheim, Alemania
Ciudadana de Alemania



Oliver Wagner

im Meisental 50, 67433 Neustadt, Alemania

Ciudadano de Alemania

Matthlas Niedenbrick

Albert-Einstein-Allee 3, 67117 Limburgerhof, Alemania
Ciudadano de Alemania

Maria Scherer

domiciliada en Hermann-Jargens-Str:30, 76829 Godramstein, Alemania
Ciudadana de Alemania

Siegfried Strathmann,

domiciliado en Donnersbergstr:0, 87117 Limburgerhof, Alemania,
Ciudadano de Alemania,

Ulrich Schofi

domiciliado en Erlenstr. 8, 68782 Briihl, Alemania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stierl

domiciliado en Jahnstr: 8, 67251 Freinsheim, Alemania
Ciudadano de Alemania

declaran bajo juramento ser los (nicos y verdaderos inventores de la Invencion

5§ dlalquill-7-amino-triazolopirimidinas, procedimientos para su preparacién
y el uso de las mismas para combatir hongos noclvos, as{ camo productos que
las centijenen.

y ceden sin limitacibn a la sociedad BASF Aktiengesellschaft, 67056
Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha invencién y que la
citada compafila queda facultada para solicitar en su nombre la patente
correspondiente en la Republica de Colombia. Hay dieciséis firmas ilegibles de los
mencionados sefiores. Dado y firmado el 24 de febrero de 2005.

Sigue: Autenticacién notarial en inglés de las dieciséis fimas antecedentes por el
notarioc de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el 24 de febrero de
2005, bajo U.R. No. 408/2005. (Hilo y oblea notarial). Valor: 5.112,92 Euros

Z|



APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1061)

1. Pals: RepUblica Federal de Alemania
Este documento pubiico
2. Ha sido firmado por e} notario Draxel-Fischer
3. Actuando en calidad de notario piiblico
4. Lleva el sallo oficial del notario Draxel-Fischer,
notario de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5. en Frankenthal (Pfalz)
8. el 3 de marzo de 2005
7. por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 91 Eb ~ 308-317/05

9. Sello 10. Firma -
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.: firma ilegible
(Christian Kdneke)

Juez del Tribunal Regional

Costas: - .:
Derechos 12,00 €
. )

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

Bogots, 12 de agosto de 2008 \‘[\' A A s HERRER

C. 2027 A uﬂﬁmrﬁ; njusticia 'S’L"
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TRADUCCION OFICIAL No.06.331 de un documento escrito en inglés el cual para su
identificacion se sella con el sello del traductor al tiempo con la presente. Esta traduccion
ha sido preparada por Hilda Aguilera de Piedrahita, traductora e intérprete oficial
debidamente reconocida por el Ministerio de Relaciones Exteriores y autorizada por el
Ministerio del Interior y Justicia, por Resolucion No. 323 de 1980 (Se traduce un
documento de Cesién de inventores a favor de BASF AKTIENGESELLSCHAFT con
Apostilla en Aleman No. 91 Eb-308-317/05).

DOCUMENTO DE CESION

De inventores a favor de BASF AKTIENGESELLSCHAFT, sociedad constituida y
existente de conformidad con las leyes de Alemania, domiciliada en 8708
Ludwigschafen, Alemania, de la invencion: 5,6-Dialkyl-7-amino Triazolo
Pyrimidinas, procedimientos para su preparacion y el uso de las mismas para
combatir hongos nocivos, asi como productos que las contienen.
U.R. Nr. 409/2005
Yo, Ludwig Draxel-Fischer, Notario Pablico de Ludwigs-hafen/Rhine, Republica
Federal de Alemania, por el presente cerifico y confimo las fimas de las
siguientes personas, a quienes conozco personaimente:

1. Sr. Jordi Tormo | Blasco, residente en Carl-Benz-Str. 10-3, 69514,

Laudenbach, Alemania, Ciudadano espaiiol.
2. Sr. Carsten Blletiner, residente en Richard-Wagner-Str/48. 68165,

Mannheim, Alemania.

3. Sr. Bemnd Mdller, residente en Stockinger Str., 7, 87227 Frankenthal,

Alemania.

4. Sr. Markus Gewehr, residente en Goethestr. 21, 56288 Kastellaun,

Alemania.

2
23



10.

1.

12.

13.

14.

15.
16.

24

Massilios rammenos, residente en Alexander-Fleming-Str., 13,
67071, Ludwigshafen, Alemania, Ciudadano de Grecia,

Sr. Thomas Grote, residente Im H5hnhausen 18, 67157
Wachenheim, Alemania

Sr. Joachim Rheinheimer, residente en Merziger Str. 24, 67063
Ludwigshafen, Alemania.

Sr. Peter Schifer.residente en ROmerstr. 1, 67308 Ottersheim,
Alemania;

Sr. Frank Schieweck, residente en Lindenweg 4, 67258 Hel3heim,
Alemania;

Sra. Anja Swchogler, residente en Heinrich-Lanz-Str 3, 68165,
Mannheim, Alemania ;

Sr. Oliver Wagner, residente Im Meisental 50, 67433 Neustadt,
Alemania;

Sr.Matthias Niedenbniick, residente en Albert Einstein-Alle 3, 67117
Limburgerhof, Alemania;

Sra. Maria Scherer, residente en Hermann-Jargens-Str. 30 76829,
Godramstein, Alemania

Sr. Siegfried Strathmann, residente en Donnersbergstr. 9, 67117
Limburgerhof, Alemania;

Sr. Uirich Schéfl, residiente en Erlenstr. 8, 68782 Bruhl, Alemania,

Sr. Reinhard Stlerl, residente en Jahnstr. 8, 67251 Freinshej

Alemania



PV 1.
-~ ] '

Apo§t111a en Alemdn No. .91 Eb-309-317/05
Son verdaderas y validas

Ludwigishafer/Rhine, hoy dia 24 de Febrero, 2005.
(Firma) en Rubrica

Notario Publico
WERT: 5.112,92 Euro

Es traduccién fiel de la cual se deja copia en esta oficina para su

confrontacion y a la cual me remito habiendo tenido el original a la vista,
Agosto 14, 2005.crts. 2,476

Solic. ZCA Colo- 261-841-127-0
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WO 2005/087772 A1 |15 I 50200 001 S O 0

(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

(19) Weltorganisation fir geistiges Eigentum 301X

Internationales Biiro

(43) Internationales Verlifentlichungsdatom
22. September 2005 (22.09.2005)

PCT

(10) Internationale VerGffentlichungsnummer

WO 2005/087772 Al

(51) Internationale Patentkinsslfikation”  COTD 487/04,
AOIN 43/90 // (CO7D 487/04, 249:00, 239:00)

(21) Infernationales Aktensalchen: PCT/EP2005/002426

(22) Interusntionales Anmeliedatum:
8. Mirz 2005 (08.03.2005)

(25) Elnrdchungssprache: Deutsch

(26) Vertffentlichungssprache:

(30) Angaben zur Prioritit:
102004012018.8 10. Miirz 2004 (10.03.2004) DR
(71) Anmelder (fiir alle Bastimmungsstaaten mit Ausnahme
von US): BASF Aktiengemllschaft [DE/DE); 67056
Ludwigshafen (DE).

(72) Erfinder; und

(75) Erfinder/Anmelder (mur fiir US): TORMO I BLASCO,
Jordl [BS/DB}; Carl-Benz-Sir.10-3, 69514 Laudenbach
(DB). BLETTNER, Carsten [DE/DE]; Richard-Wag-
ner-Str48, 68165 Mannheim (DE). M Bernd
[DE/DB]; Stockinger Sir. 7, 67227 Prankenthal (DE).
GEWEHR, Mnarkws [DE/DE]; Goethestr. 21, 56288
Kastellaun (DE). GRAMMENOS, Wasallios [GR/DE];
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen (DE).
GROTE, Thomas [DE/DE]; Im H8hnheusen 18, 67157
Wachenheim (DE). RHEINHEIMER, Joachim [DE/DE];
Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen (DE). SCHAFER,
Peter [DE/DE); ROmemstr.]l, 67308 Ottersheim (DB).
SCHIEWECK, Frank [DE/DE]; Lindenweg 4, 67258
Hessheim (DE). SCHWOGLER, Anja [DE/DE]; Hein-
rich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim (DE). WAGNER,
Ollver [DE/DE]; Im Meisental 50, 67433 Neustadt (DE).

Dentsch -

NIEDENBRUCK, Matthias [DEDE]; Albert-Bin-
stein-Alles 3, 67117 Limburgerhof (DE). SCHERER,
Maria [DE/DE]; Hermann-Jirgens-Str.30, 76829 Go-
dramstrin (DE). STRATHMANN, Slegfried [DE/DE];
Donnersbergstr9, 67117 Limburgarhof (DE). SCHOFL,
Ulrich [DE/DE]; Brianitr. 8, 68782 Brithl (DE). STIERL,
Reinhard [DE/DE]; Jahnstr.8, 67251 Freinsheim (DE).

(79 Gemeinsamer Vertreter: BASF Aktiengesellschafl:
67056 Ludwigshafen (DE).

(81) Bestimmungastasten (soweit nicht andsry angegeben, fiir
Jede verfigbare nationals Schuttrechrars): AE, AG, AL,
AM, AT, AU, AZ, BA, BB, BG, BR, BW, BY, BZ, CA, CH,
CN, CO, CR, CU, CZ, DE, DK, DM, DZ, BC, EE, EG, ES,
FI, @B, GD, GE, GH, GM, HR, HU, ID, I, IN, IS, JP, XE,
KG, KP, KR, KZ, LC, LK, LR, LS, LT, LU, LV, MA, MD,
MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NA, NI, NO, NZ, OM, PG,
PH, PL, PT, RO, RU, SC, SD, SE, SG, SK, SL, SM, SY, TJ,
TM. TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA,
™, ZW.

(84) Bestimmungsstanten (soweit nich: andars angegeben, filr
Jede verfiigbare regionale Schutyrechisars): ARIPO (BW.
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, 8L, SZ, TZ, UG,
ZM, ZW), eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU,
T1, TM), europitisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DB, DK,
EE, BS, F1, FR, GB, GR, HU, IB, IS, IT, LT, LU, MC, NL.
PL, PT, RO, SE, SL, SK, TR), OAFI (BF, BI, CF, CG, CI,
CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NB, SN, TD, TG).

Verilffentlicht:
—  mit intemnationalem Recherchanbericht

Zur ErkdBrung der Zwelbuchstaben-Codas urnd der anderen Ab-
kilrzungen wird auf die Erklirungen ("Guidance Notes on Co-
des and Abbreviations”) am Anfang jeder reguldren Ausgabe der
PCT-Garette verwiazsen.

(54) Title: 5,6-DIALKYL-7-AMINO-TRIAZOLOPYRIMIDINES, METHOD FOR THEIR PRODUCTION, THEIR USE FOR
CONTROLLING PATHOGENIC FUNGI AND AGENTS CONTAINING SAID COMPOUNDS

(54) Bexcichnung: 5,6-DIALKYL-7-AMINO-TRIAZOLOPYRIMIDINE, YERFAHREN ZU IHRER HERSTELLUNG UND
THRE VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPILZEN SOWIE SIE ENTHALTENDE MITTEL

(57) Abstract: The invention relates to 5,6-dialkyl-7-amino-triazolopyrimidines of formula

genic fongi.

Nz

()
NH,
a9
N’kN’ R?

(D). in which the substituents arc defined as follows: R! represents alkyl, alkoxymethylene or
alkoxyethylene, whereby the aliphatic groups can be sobstituted according to the description
end R? represents n-propyt or n-butyl. The invention also relates to a msthod for producing
asid compounds, 1o agents conteining the latter and 1o their use for controlling plant-patho-

(57) Zusammenfassung: 5,6-Dialkyl-7-emino-trinzolopyrimidine der Formel I in der die Sub-

simenten folgende Bedeutung haben: R1 Alkyl, Alkoxymethylen oder Alkoxyethylan, wobei
die aliphatischen Gruppen gomil8 der Beschrelbung substituiert sedn kfnnen; R2 n-Propyl oder n-Butyl; Verfahren zur Herstellung
dieser Verbindungen, sie enthalternde Mittel sowie Ihre Verwendung zur Bekiimpfung von pflanzenpathogenen Schadpllzen.

26



10

15

20

25

30

35

%
PF 55414 39

5.,6-Dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines, method for their production, their use for
controlling pathogenic fungi, and agents containing said compounds

Description

The present invention relates to 5,6-dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula |
N R’
X |
N"l\N’ RZ

in which the substituents are as defined below:

R' s Cs-Co-alkyl, C,-Cyys-alkoxymethylene or Cs-Cso-alkoxyethylene, where the
aliphatic groups may be substituted by 1 to 3 of the following groups:

cyano, nitro, hydroxyl, Cs-Ce-cycloalkyl, C-Ce-alkylthio, Cs-Ciz-alkynyl and
NR°R";

R*, R® are hydrogen or C,-Cq-alkyl;
R? is n-propyl or n-butyl.

Moreover, the invention relates to processes for preparing these compounds, to

compositions comprising them and to their use for controlling phytopathogenic harmful
fungt.

5,6-Dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines are proposed in a.general manner in

GB 1 148 629. Individual fungicidally active 5,6-dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines are
known from EP-A 141 317. However, in many cases their activity is unsatisfactory.
Based on this, it is an object of the present invention to provide compounds having
improved activity and/or a wider activity spectrum.

We have found that this object Is achieved by the definitions defined at the outset.
Furthermore, we have found processes and intermediates for their preparation,

compositions comprising them and methods for controlling harmful fungi using the
compounds |.

The compounds of the formula | differ from those in the abovementioned publications

by the specific embodiment of the substituent in the S-position of the triazolopyrimidine
skeleton.
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Compared to the known compounds, the compounds of the formula | are more
effective against harmful fungi.

The compounds according to the invention can be obtained by different routes.
Advantageously, the compounds according to the invention are obtained by converting
substituted B-ketoesters of the formula 1l with 3-amino-1,2,4-triazole of the formula Ili to
give 7-hydroxytriazolopyrimidines of the formula IV. The groups R' and R? in formulae
It and IV are as defined for formula | and the group R in formula [l is C:-Cy-alkyl; for
practical reasons, preference is given here to methyl, ethyl or propyl.

OH

R y N
RO + NS _NH, —_— PN
X (v (L

R o

R1

R2

| m v
The reaction of the substituted p-ketoesters of the formula Il with the aminoazoles of
the formula Ill can be carmried out in the presence or absence of solvents. It Is
advantageous to use solvents to which the starting materials are substantially inert and
In which they are completely or partially soluble. Suitable solvents are in particular
alcohols, such as ethanol, propanols, butanols, glycols or glycol monoethers,
diethylene glycols or their monoethers, aromatic hydrocarbons, such as toluene,
benzene or mesitylene, amides, such as dimethylformamide, diethyiformamide,
dibutyiformamide, N,N-dimethylacetamide, lower alkanoic aclds, such as formic acid,
acetic acid, propionic acid, or bases, such as alkali metal and akaline earth metal
hydroxides, alkali metal and alkaline earth metal oxides, alkali metal and alkaline earth
metal hydrides, alkall metal amides, alkali metal and alkaline earth metal carbonates
and also alkall metal bicarbonates, organometallic compounds, in particular alkali metal
alkyls, alkyimagnesium halides and also alkali metal and alkaline earth metal alkoxides
and dimethoxymagnesium, moreover organic bases, for example tertiary amines, such
as trimethylamine, triethylamine, triisopropylethylamine, tributylamine and N-
methylpiperidine, N-methylmorpholine, pyridine, substituted pyridines, such as
collidine, lutidine and 4-dimethylaminopyridine, and also bicyclic amines and mixtures
of these solvents with water. Sultable catalysts are bases as mentioned above or acids
such as sulfonic acids or mineral acids. With particular preference, the reaction is
camied out In the absence of a solvent or in chlorobenzene, xylene, dimethyi sulfoxide
or N-methyipyrrolidone. Particularly preferred bases are tertiary amines, such as
triisopropylethylamine, tributylamine, N-methyimorpholine or N-methylpiperidine. The
temperatures are from 50 to 300°C, preferably from 50 to 180°C, if the reaction is
carried out In solution [cf. EP-A 770 615; Adv. Het. Chem. 57 (1993), 81fi].

The bases are generally employed in catalytic amounts; however, they can also be
employed in equimolar amounts, in excess or, If appropriate, as solvent.
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Hal NH L ?
HAL) 1
IV kel <,N"N SR — . +
N“SNSRR v

In most cases, the resulting condensates of the formula IV precipitate from the reaction
solutions in pure form and, after washing with the same solvent or with water and
subsequent drying they are reacted with halogenating agents, in particular chiorinating
or brominating agents, to give the compounds of the formula V in which Hal is chlorine
or bromine, in particular chlorine. The reaction is preferably carried out using
chlorinating agents such as phosphorus oxychloride, thionyl chloride or sulfonyl
chloride at from 50°C to 150°C, preferably in excess phosphorus oxytrichloride at reflux
temperature. After evaporation of excess phosphorus oxytrichloride, the residue is
treated with ice-water, if appropriate with addition of a water-immiscible solvent. In
most cases, the chlorinated product isolated from the dried organic phase, if
appropriate after evaporation of the inert solvent, is very pure and is subsequently
reacted with ammonia in inert solvents at from 100°C to 200°C to give the 7-amino-
triazolo[1,5-a]pyrimidines. The reaction is preferably carried out using a 1- to 10-molar
excess of ammonia, under a pressure of from 1 to 100 bar.

The novel 7-aminoazolo[1,5-a]pyrimidines are, if appropriate after evaporation of the
solvent, isolated as crystaliine compounds, by digestion In water.

The B-ketoesters of the formula Il can be prepared as described in Organic Synthesis
Coll. Vol. 1, p. 248, and/or they are commercially available.

Altemnatively, the novel compounds of the formula ! can be obtained by reacting
substituted acyl cyanides of the formula VI in which R' and R? are as defined above
with 3-amino-1,2,4-triazole of the formula II1.

NC.__R' +10l

L,
0“"R? wi
The reaction can be carried out in the presence or absence of solvents. It is
advantageous to use solvents to which the starting materials are substantially inert and
in which they are completely or partially soluble. Suitable solvents are in particular
alcohols, such as ethanol, propanols, butanols, glycols or glycol monoethers,
diethylene glycols or thelr monoethers, aromatic hydrocarbons, such as toluene,
benzene or mesitylene, amides, such as dimethylformamide, diethylformamide,
dibutyifformamide, N,N-dimethylacetamide, lower alkanoic acids, such as formic acid,
acetic acid, propionic acid, or bases, such as those mentioned above, and mixtures of
these solvents with water. The reaction temperatures are from 50 to 300°C, preferably
from 50 to 150°C, If the reaction is carried out In solution.
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The novel 7-aminotriazolo[1,5-a]pyrimidines are, if appropriate after evaporation of the
solvent or dilution with water, isolated as crystalline compound.

Some of the substituted alkyl cyanides of the formula VI required for preparing the
7-aminoazolo[1,5-a]pyrimidines are known, or they can be prepared by known methods
from alkyl cyanides and carboxylic acid esters using strong bases, for example alkali
metal hydrides, alkali metal alkoxides, alkali metal amides or metal alkyls {cf.: J. Amer.
Chem. Soc. 73, (1951), p. 3766).

if individual compounds | can not be obtained by the routes described above, they can
be prepared by derivatization of other compounds |.

If the synthesis yields mixtures of isomers, a separation is generally not necessarily
required since in some cases the individual isomers can be interconverted during work-
up for use or during application (for example under the action of light, acids or bases).
Such conversions may also take place after use, for example in the treatment of plants
in the treated plants, or in the harmful fungus to be controlled.

In the definitions of symbols given above, collective terms were used which are
generally representative of the following substituents:

halogen: fli:orine, chiorine, bromine and iodine;

alkyl: saturated straight-chain or mono- or dibranched hydrocarbon radicais having 1 to
4 or 5 to 9 carbon atoms, for example C;-Cs-alkyl such as methyi, ethyl, propyl,
1-methylethyl, butyl, 1-methyipropyl, 2-methylpropyl, 1,1-dimethyiethyl, n-pentyl,
1-methylbutyl, 2-methyibutyl, 3-methylbutyl, 2,2-dimethyipropyl, 1-ethylpropyl, hexyt,
1,1-dimethyipropyl, 1,2-dimethyipropyl, 1-methylpentyl, 2-methylpentyl, 3-methyipentyl,
4-methyipentyl, 1,1-dimethylbutyl, 1,2-dimethylbutyl, 1,3-dimethylbutyl, 2,2-dimethyi-
butyl, 2,3-dimethyibutyl, 3,3-dimethylbutyl, 1-ethylbutyl, 2-ethyibutyl, 1,1,2-trimethyl-
propyl, 1,2,2-trimethyipropyl, 1-ethyl-1-methylpropyl and 1-ethyl-2-methyipropy;

halomethyl: a methyl group in which some or all of the hydrogen atoms may be
replaced by halogen atoms as mentioned above; in particular chloromethyl,
bromomethyl, dichloromethyl, trichioromethyl, fluoromethyi, diflucromethyl,
trifiuoromethyi, chlorofluoromethyl, dichlorofluoromethyl, chlorodifluoromethyl;

cycloalkyl: mono- or bicyclic saturated hydrocarbon groups having 3 to 6 carbon ring
members, such as cyclopropyl, cyclobutyl, cyclopentyl and cyclohexyl.

Alkoxymethylene and alkoxyethylene: a saturated straight-chain or mono-, di- or
tribranched hydrocarbon chain which is attached via a methyleneoxy group and
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ethyleneoxy group, respectively, for example a hydrocarbon chain described above
having 3 to 11 carbon atoms, such as propoxyethyl, butoxyethyl, pentoxyethyl,
hexyloxyethyl, heptyloxyethyl, octyloxyethyi, nonyloxyethyl, 3-(3-ethylhexyloxy)ethyl,
3-(2,4,4-imethylpentyloxy)ethyl, 3-(1-ethyi-3-methylbutoxy)ethyl, ethoxypropyl,
propoxypropyl, butoxypropyl, pentoxypropyl, hexyloxypropyl, heptyloxypropyl,
octyloxypropyl, nonyloxypropyl, 3-(3-ethylhexyloxy)propyl, 3-(2.4,4-trimethyl-
pentyloxy)propyl, 3-(1-ethyl-3-methylbutoxy)propyl.

The scope of the present invention includes the (R)- and (S)-isomers and the
racemates of compounds of the formula { having chiral centers.

With a view to the intended use of the triazolopyrimidines of the formula |, particuiar
preference is given to the following meanings of the substituents, In each case on their
own or in combination:

Preference s given to compounds | in which the group R! has at most 9 carbon atoms.

The alkyl groups in R' in formula | are preferably straight-chain or mono-, di- or
tribranched alkyi groups, the alky} groups preferably bearing no substituents.

In addition, preference s given to compounds of the formuta | which, in R!, are
branched at the o carbon atom. They are described by formula la:

NH, R"
N~ 1
N ™ R la
4
<,LJIL2
N“N"TR?-

in which R"" is Cy-Cg-alkyl or Cs-Csgralkoxyalkyl and R*2 is C,-C,-alkyl, in particular
methyl, where R'' and R" together have at most 12 carbon atoms and are
unsubstituted or may be substituted like R* in formula I.

If R' is an alky! group substituted by cyano, the cyano group is preferably located at the
terminal carbon atom.

In one embodiment of the compounds | according to the invention, R' is Cs-Ce-aliyl or

C4+-Cn-alkoxymethylene or Cy-Cyo-alkoxyethylene. For these groups C,-C,q-alkoxy
chains are preferred.

Particular preference is given to compounds | in which R is n-pentyl, 1-methylbutyl,
2-methylbutyl, 3-methylbutyl, 2,2-dimethylpropyl, 1-ethyipropyl, n-hexyl, 1,1-dimethyi-
propyl, 1,2-dimethylpropyl, 1-methylpentyl, 2-methyipentyl, 3-methyipentyl, 4-methy-
pentyl, 1,1-dimethyibutyl, 1,2-dimethylbutyl, 1,3-dimethyibutyl, 2,2-dimethyibutyi,
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2,3-dimethylbutyl, 3,3-dimethyibutyl, 1-athylbutyl, 2-ethylbutyl, 1,1,2-trimethyipropyt,
1,2,2-timethylpropyl, 1-ethyi-1-methylpropyl or 1-ethyl-2-methylpropyl.

In addition, preference is given to compounds of the formula | in which R? is n-heptyl,
1-methylhexyl, n-octyl, 1-methylheptyl, n-nonyl, 1-methyloctyl and 3,5,5-trimethylhexyl.

In one embodiment of the compounds | according to the invention, R? is n-propyl.
In a further embodiment of the compounds | according to the invention, R? is n-butyl.

In particular with a view to thelr use, preference is given to the compounds | compiled
in the tables below. Moreover, the groups mentioned for a substituent in the tables are
per se, independently of the combination in which they are mentioned, a particularly
preferred embodiment of the substituent in question.

Table 1

Compounds of the formula | in which R’ for each compound comesponds to one row of
Table A and R?is n-propyl

Table 2

Compounds of the formula | in which R? for each compound comesponds to one row of
Table A and R?is n-butyl

Table A
No. R?
A-1 CHZCH;CH,CH,CH;
A-2 CH(CH3)CH2CHzCHj,
A3 CH-CH(CH3)CHZCH,
A4 ' CH2CH,CH(CH3)CHs
A-5 CH2CH,CH(CH,),
A8 CH(CH3)CH(CH,)CH,
A-7 CH(CH3)CH(CHs),
A-8 CHzC(CHa)y
A9 CH>CH.CH,CH,CH,CH,4
A-10 CH(CH;)CH,CH,CH,CHj5
A-11 CH2CH(CH3)CHzCH,CH,
A-12 CH2CH;CH(CH,)CH,CH5
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No. R
A-13 CH2CH,CH(CHj3);CH,
A-14 CH,CHzCH2CH(CHjs),
A-15 CH(CH;)CH(CH3)CH2.CHs
A-16 CH(CH3)CHzCH({CH,)2
A7 CHCHZC(CHa)s
A-18 CH(CH,)CH,CH(CH3)CH;
A-19 CH2CH2,CH,CH,CH;CH,CH;,
A-20 CH(CH3)CH,CH,CH,CH;CH,
A21 CH,CH(CH3)CHCH,CH.CH;
A-22 CH;CH,;CH(CH3)CH>CH,CH,
A-23 CHzCHzCH,CH(CH3)CH,CH,
A-24 CR;CH,CH,CH,CH(CH3)CH,
A-25 CH,CH,CH,CH,CH(CHj3).
A-26 CH(CH3)CH{CH,)CHzCH.CHs;
A-27 CH,CH(CH5)CH(CH,)CH,CH,3
A-28 CH2CH,CH;C(CHs),
A-29 CH(CH3)CH.CH(CH3)CH,CH5
A-30 CHZCH(CH3)CH(CH;)CH,CH,
A-31 CH(CH;)CH,CH,CH(CH;)CH,
A-32 CH:CH,CH;CH,CH2CH2CH,CHs
A-33 CH(CH3)CH,CH.CH;CH,CH,CH,
A-34 CH,CH(CH3)CH.CH2CH,CH,CH,
A-35 CH.CH;CH(CH3)CH;CH.CH,CH,
A-36 CHCH;CH,CH(CH,)CH,CH,CH,
AT CHZCH;CH,CH,CH{CH)CHLCH,
A-38 CH2CHzCH,CH,CH,CH(CHs).
A-39 CH,CH,CH,CHZC(CH3);
A0 CH(CH)CH(CH)CHZCHLCH.CH,
A-41 CHZCH(CH3)CH(CH3)CH,CH,CH,
A-42 CH,CH;CH;C(CHs),CH,CHs
A-43 CH(CH5)CH,CH(CH3)CH,CH,CH,
A-44 CH,CH(CH3)CH(CH3)CH2CH,CH;

33
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No. R
A4E CHCHa)CHRCHZCA(CHa)CHLGH
A-46 CH(CHa)CH2CH2CHCH(CHs),
A4T CHCHZCHZCH,CHCH,CHCH.CH,
A-48 CH(CH,)CHzCHZCH;CH;CH,CH,CH5
A-49 CH2CH(CH5)CH,CH,CH,CH,CH,CH,
A50 CHCH,CH(CFis)CHCH,CHCHCH,
A5 CHRCHLCH,CH(CHA)ICHLCHCHCH;
A52 CHICH;CH;CH,CR{CH)CHCHCH;
A53 CHaCHZCHCHLCIZCHLC(CH
AD CH(CHR)CH(CHa)CHCH,CFLCHCH;
A-55 CH,CH(CH,)CH(CH3)CH.CH2CH,CH,
A-58 CH2CH.CH,C(CH,);CH;CH,CH;
AS7 CHCHs)CHZCH(CHRICHCH,CHCHa
ASE CH:CH(CH3)CH{CFJCH,CHLCH.CHa
ASo CH(CH3)CHZCH,CH{CHa)CTCH.CHa
A-80 CH(CH;)CH;CH:CH,C(CHj;)s
A-61 CHzCH(CH3)CH,CH,CH(CHs)s
AG2 CH;CH,CH(CFSJCHZC{CH
A-63 CH(CH3)CH,CH,CH,CH.CH(CH,).
Ata CHZCH(CHS)CHZCH2CHLCH(CHL),
A-G5 CHz-O-CH,CH,CH,CH,
AGE CH-O-CH;CH,CFLCH.CH,

Ta67 CHzO-CH;CHLCHZCHCH.CHa
A-68 CHzO-CHyCH;CH,CHCH,CH,CH,
A-89 CHz-O-CH,CH,CH,CH;CH,CH,CH,CH;
AT0 CHz0-CH:CH;CH;CH,CHCHCHCHZCH:
AT1 CH-OC{CHa)s
AT2 CHz O-CHLC(CIa,
AT3 CH-O-CH(CHLJCHC(CHan
AT4 CHzO-CHICH;CH:)CHLCICH)s
AT5 CH-O-CH,CH({CH;)CH.CHICHY,
AT CHzO-CH,CH(CH,CHa)CH.CH.CH:
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No. R’
A-T7 ) CH2-0-CH;CH,CH(CH3)CH,CH(CH5),
A-78 CH2-0-CH;CH,CH(CH3)CH.C(CHa)a
A-T9 CH,0O-CH,CH;CH(CH3)CH;CH;CH(CHs),
A-80 CH>-0-CH,CHzCH(CH3)CH,CH2CH,CH(CHa),
A-81 CHxCHZ-O-CH,CH,CH,4
A-82 CHCH0O-CH,CH,CHZCH;5
A-83 CH;CH»-0-CH,CH;CH.CH,CH;
A-84 CH2CH-O-CH.CH,CH2CHZ2CH.CH4
A-85 CHZCHrO-CI:lzCHzCHzCHzCHzCHzCHa
A-86 CH2CH-0O-CH;CH,CH,CHCH,CH.CH.CH;
A-87 CH,CHzO-CH(CHjs).
A-88 CH;CHy-O-C(CH;)
A-89 CH,CH,-O-CH;C(CHa)s
A-80 CHzCHO-CH(CH3)CH,C(CHs)s
A-91 CH2CH-O-CH(CH;CH3)CH,C(CHs),
A2 CHLCHZ O-CH;CH(CHR)CHZCH(CHL),
A-93 CH2CHz0-CH;CH(CH2CHs)CH,CH.CH,
Aod CHZCHz-O-CH,CHCH(CHz)CH;CH(CHa)s
A-85 CH,CHz0-CH,CH,CH(CH3)CH,C(CHa)y
A-96 CHzCHz-0-CH,CH,CH(CH3)CH,CH,CH(CH;),
A-97 CHzCHz-O-CHzCHzCH(CHg)CHzCHzCHzCH(CHg)z

The compounds | are sultable as fungicides. They are distinguished by an outstanding
effectiveness against a broad spectrum of phytopathogenic fungi from the classes of
the Ascomnycetes, Deuteromycetes, Oomycetes and Basidiomycetes, especially from
the class of the Oomycetes. Some are systemically effective and they can be used In
plant protection as foliar and soil fungicides.

They are particularly important in the control of a multitude of fungi on various
cultivated plants, such as wheat, rye, barley, oats, rice, com, grass, bananas, cotton,
soya, coffee, sugar cane, vines, fruits and omamental plants, and vegetables, such as

cucumbers, beans, tomatoes, potatoes and Cucurbits, and on the seeds of these
plants.

They are especially suitable for controlling the following plant diseases:
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* Alternaria species on fruit and vegetables,

» Bipolaris and Drechslera species on cereals, rice and lawns,

= Blumeria graminis (powdery mildew) on cereals,

 Botrytis cinerea (gray mold) on strawberries, vegetables, omamental plants and
grapevines,

» Bremia lactucae on lettuce

s Erysiphe cichoracearum and Sphaerotheca fuliginea on cucurbits,

» Fusarium and Verticillium species on various plants,

* Mycosphaerella species on cereals, bananas and peanuts,

* Peronospora species on cabbage and onion plants,

» Phakopsora pachyrhizi and P. meibomiae on soybeans,

» Phytophthora infestans on potatoes and tomatoes,

» Phytophthora capsici on paprika,

» Plasmopara viticola on grapevines,

* Podosphaera leucotricha on apples,

* Pseudocercosporella herpotricholdes on wheat and barley,

* Pseudoperonospora species on hops and cucumbers,

* Puccinia species on cereals,

» Pyricularia oryzae on rice,

s Pythium aphanidermatum on lawns,

» Rhizoctonia species on cotton, rice and lawns,

« Sepforia tritici and Stagonospora nodorum on wheat,

e Uncinula necator on grapevines,

» Ustilago species on cereals and sugar cans, and

* Venluria species (scab) on apples and pears.

They are particularly suitable for controlling harmful fungi from the class of the

Oomycetes, such as Peronospora specles, Phytophthora spacies, Plasmopara viticola
and Pseudoperonospora species.

The compounds | are also suitable for controlling harmful fungi, such as Pascilomyces
variotii, in the protection of materials (e.g. wood, paper, paint dispersions, fibers or
fabrics) and in the protection of stored products.

The compounds | are employed by treating the fungi or the plants, seeds, materials or
soil to be protected from fungal attack with a fungicidally effective amount of the active
compounds. The application can be carried out both before and after the infection of
the materials, plants or seeds by the fungi.

The fungicidal compositions generally comprise between 0.1 and 95%, preferably
between 0.5 and 90%, by weight of active compound.
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When employed in plant protection, the amounts applied are, depending on the kind of
effect desired, between 0.01 and 2.0 kg of active compound per ha.

In seed treatment, amounts of active compound of 1 to 1000 g/100 kg, preferably 5 to
100 g/100 kg of seed are generally required.

When used in the protection of materials or stored products, the amount of active
compound applied depends on the kind of application area and on the desired effect.
Amounts customarily applied in the protection of materials are, for example, 0.001 g to
2 kg, preferably 0.005 g to 1 kg, of active compound per cubic meter of treated
material.

The compounds | can be converted into the customary formulations, for example
solutions, emulsions, suspensions, dusts, powders, pastes and granules. The
application form depends on the particular purpose; in each case, it should ensure a
fine and uniform distribution of the compound according to the invention.

The formulations are prepared in a known manner, for example by extending the active
compound with solvents and/or carriers, if desired using emulsifiers and dispersants.
Solvents/auxiliaries which are suitable are essentially:

- water, aromatic solvents (for example Solvesso préducls. xXylene), paraffins (for
example mineral oil fractions), alcohols (for example methanol, butanol, pentanol,
benzyl alcohol), ketones (for example cyclohexanone, gamma-butyrolactone),
pyrrolidones (NMP, NOP), acetates (glycol diacetats), glycols, fatty acid
dimethylamides, fatty acids and fatty acid esters. In principle, solvent mixtures may
also be used,

-  cariers such as ground natural minerals (for example kaolins, clays, talc, chalk}

"and ground synthetic minerals (for example highly disperse silica, silicates);
emuilsifiers such as nonionic and anionic emulsifiers (for example polyoxyethylene
fatty alcohol ethers, alkylsulfonates and arylsulfonates) and dispersants such as
lignosulfite waste liquors and methylcellulose.

Suitable surfactants are alkall metal, alkaline earth metal and ammonium salts of
lignosulfonic acid, naphthalenesulfonic acid, phenclsulfonic acid,
dibutyinaphthalenesulfonic acid, alkylarylsulfonates, alkyl sulfates, alkylsuilfonates, fatty
alcohol sulfates, fatty acids and sulfated fatty alcohol glycol ethers, furthermore
condensates of sulfonated naphthalene and naphthalene derivatives with
formaldehyde, condensates of naphthalene or of naphthalenesulfonic acid with phenol
and formaldehyde, polyoxyethylene octylphenol ethers, ethoxylated isooctyiphenol,
octylphenol, nonyiphenol, alkylphenol polyglycol ethers, tributyiphenyl polyglycol
ethers, tristearyiphenyl! polyglycol ethers, alkylaryl polyether alcohols, alcohol and fatty
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alcohol/ethylene oxide condensates, ethoxylated castor oil, polyoxyethylene alkyi 5 8
ethers, ethoxylated polyoxypropylene, lauryl alcohol polyglycol ether acetal, sorbitol
esters, lignosulfite waste liquors and methylcellulose.

Suitable for the preparation of directly sprayable solutions, emulsions, pastes or oil
dispersions are mineral oil fractions of medium to high boiling point, such as kerosene
or diesel oil, furthermore coal tar oils and oils of vegaetable or animal origin, aliphatic,
cyclic and aromatic hydrocarbons, for example toluene, xylene, paraffin,
tetrahydronaphthalene, alkylated naphthalenes or their derivatives, methanol, ethanol,
propanot, butanol, cyclohexanol, cyclohexanone, isophorone, strongly polar solvents,
for example dimethyl sulfoxide, N-methylpymolidone and water.

Pawders, matertals for spreading and dustable products can be prepared by mixing or
concomitantly grinding the active substances with a solid camier.

Granules, for example coated granules, impregnated granules and homogeneous
granules, can be prepared by binding the active compounds to solid carriers. Examples
of solid carriers are mineral earths such as silica gels, silicates, talc, kaolin, attaclay,
limestone, lime, chalk, bole, loess, clay, dolomits, diatomaceous earth, calcium sulfate,
magnesium sulfate, magnesium oxide, ground synthetic materials, fertilizers, such as,
for example, ammonlum sulfate, ammonium phosphate, ammonium nitrate, ureas, and
products of vegetable origin, such as cereal meal, tree bark meal, wood meal and
nutshell meal, cellulose powders and other solid carriers.

In general, the formulations comprise from 0.01 to 95% by weight, preferably from 0.1
to 80% by weight, of the active compound. The active compounds are employed in a
purity of from 80% to 100%, preferably 85% to 100% (according to NMR spectrum).

The following are examples of formulations: 1. Products for dilution with water

A  Water-soluble concentrates (SL)

10 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in water or
in a water-soluble solvent. As an altemnative, wetters or other auxiliaries are added. The
active compound dissolves upon dilution with water.

B  Dispersible concentratss (DC)
20 parts by weight of a compound according to the invention are dissoived in

cyclohexanone with addition of a dispersant, for example polyvinylpyrrolidone. Dilution
with water gives a dispersion.

C  Emuisifiable concentrates (EC)
15 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in xylene
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with addition of calcium dodecylbenzenesulfonate and castor oil ethoxylate (in each 3 ?
case 5%). Dilution with water gives an emulsion.

D Emuisions (EW, EO)

40 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in xylene
with addition of calcium dodecylbenzenesulfonate and castor oil ethoxylate (in each
case 5%). This mixture is introduced into water by means of an emulsifying machine

(Ultraturrax) and made into a homogeneous emulsion. Dilution with water gives an
emulsion.

E Suspensions (SC, OD)
In an agitated ball mill, 20 parts by weight of a compound according to the invention are
comminuted with addition of dispersants, wetters and water or an organic solvent to

give a fine active compound suspension. Dilution with water gives a stable suspension
of the active compound.

F  Water-dispersible granules and water-soluble granules (WG, SG)

50 parts by weight of a compound according to the invention are ground finely with
addition of dispersants and wetters and made into water-dispersible or water-soluble
granules by means of technical appliances (for example extrusion, spray tower,
fluidized bed). Dilution with water gives a stable dispersion or solution of the active
compound.

G  Water-dispersible powders and water-soluble powders (WP, SP)

75 parts by weight of a compound according to the Invention are ground in a rotor—-
stator miil with addition of dispersants, wetters and silica gel. Dilution with water gives a
stable dispersion or solution of the active compound.

2. Products to be applied undiluted

H  Dustable powders (DP)
S parts by weight of a compound according to the invention are ground finely and
mixed tntimately with 95% of finely divided kaolin. This gives a dustable product.

| Granules (GR, FG, GG, MG) _

0.5 part by weight of a compound according to the invention is ground finely and
associated with 95.5% carriers. Current methods are extrusion, spray-drying or the
fiuidized bed. This gives granules to be applied undiluted.

J ULV solutions (UL)

10 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in an
organic solvent, for example xylene. This gives a product to be applied undiluted.
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" The active compounds can be used as such, in the form of their formulations or the use

forms prepared therefrom, for example in the form of directly sprayable solutions,
powders, suspenslons or dispersions, emulsions, oil dispersions, pastes, dustable
products, materials for spreading, or granules, by means of spraying, atomizing,
dusting, spreading or pouring. The use forms depend entirely on the intended
purposes; the intention is to ensure in each case the finest possible distribution of the
active compounds according to the invention.

Aqueous use forms can be prepared from emulsion concentrates, pastes or wettable
powders (sprayable powders, cil dispersions) by adding water. To prepare emulsions,
pastes or oll dispersions, the substances, as such or dissolved in an oil or solvent, can
be homogenized in water by means of a wetter, tackifier, dispersant or emuisifier.
Alternatively, it is possible to prepare concentrates composed of active substance,
wetter, tackifier, dispersant or emulsifier and, if appropriate, solvent or oil, and such
concentrates are suitable for dilution with water.

The active compound concentrations in the ready-to-use preparations can be varied

within relatively wide ranges. In general, they are from 0.0001 to 10%, preferably from
0.01 to 1%.

The active compounds may also be used successfully in the ultra-low-volume process
(ULV), by which it is possible to apply formulations comprising over 95% by weight of
active compound, or even to apply the active compound without additives.

Various types of oils, wetters, adjuvants, herbicides, fungicides, other pesticides, or
bactericides may be added to the active compounds, if appropriate not until
immediately prior to use (tank mix). These agents can be admixed with the agents
according to the invention in a weight ratio of 1:10 to 10:1.

The compositions according to the invention can, in the use form as fungicides, also be
present together with other active compounds, e.g. with herbicides, insecticides, growth
regulators, fungicides or else with fertilizers. Mixing the compounds | or the
compositions comprising them in the application form as fungicides with other

fungicides results in many cases in an expansion of the fungicidal spectrum of activity
being obtained.

The following list of fungicides, in conjunction with which the compounds according to
the invention can be used, is intended to filustrate the possible combinations but does
not fimit them:

* acylalanines, such as benalaxyl, metalaxyl, ofurace or oxadixyi,
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amine derivatives, such as aldimorph, dodine, dodemorph, fenpropimorph,
fenpropidin, guazatine, iminoctadine, spiroxamine or tridemorph,
anilinopyrimidines, such as pyrimethanil, mepanipyrim or cyprodinyl,
antibiotics, such as cycloheximide, griseofuivin, kasugamycin, natamycin, polyoxin
or streptomycin,
azoles, such as bitertanol, bromoconazole, cyproconazole, difenoconazole,
dinitroconazole, enilconazole, epoxiconazole, fenbuconazole, fluquiconazole,
flusilazole, flutriafol, hexaconazole, imazalil, ipconazole, metconazole,
myclobutanil, penconazole, propiconazole, prochloraz, prothioconazole,
simeconazole, tebuconazole, tetraconazole, triadimefon, triadimenol, triflumizole or
triticonazole,
dicarboximides, such as iprodione, myclozolin, procymidone or vinciozolin,
dithiocarbamates, such as ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram,
propineb, polycarbamate, thiram, ziram or zineb,
heterocydiic compounds, such as anilazine, benomyl, boscalid, carbendazim,
carboxin, oxyearboxin, cyazofamid, dazomet, dithianon, famoxadone, fenamidone,
fenarimol, fuberidazole, flutofanil, furametpyr, isoprothiolane, mepronil, nuarimol,
picobenzamide, probenazole, proquinazid, pyrifenox, pyroquilon, quinoxyfen,
silthiofam, thiabendazole, thifluzamide, thiophanate-methyl, tiadinil, tricyclazole or
triforine,
copper fungicides, such as Bordeaux mixture, copper acetate, copper oxychloride
or basic copper sulfate,
nitropheny! derivatives, such as binapacryl, dinocap, dinobuton or nitrophthal-
isopropyl,
phenylpyrroles, such as fenpicionil or fludioxonil,
sutfur,
other fungicides, such as acibenzolar-S-methyl, benthiavalicarb, carpropamid,
chlorothalanil, cyflufenamid, cymoxanil, diclomezine, diclocymet, diethofencarb,
edifenphos, sthaboxam, fenhexamid, fentin acstate, fenoxanil, ferimzone,
fluazinam, phosporous acid, fosetyl, fosetyl-aluminum, iprovalicarb,
hexachlorobenzene, metrafenone, pencycuron, propamocarb, phthalide, toloclofos-
methyl, quintozene or zoxamide,
strobilurins, such as azoxystrobin, dimoxystrobin, enestroburin, fluoxastrobin,
kresoxim-methyl, metominostrobin, orysastrobin, picoxystrobin, pyraciostrobin or
trifloxystrobin,
sulfenic acid derivatives, such as captafol, captan, dichlofiuanid, folpet or
tolyifiuanid,

cinnamides and analogous compounds, such as dimethomorph, flumetover or
flumorph.

SE
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Synthesis examples

The procedures described in the following synthesis examples were used to prepare
further compounds | by appropriate modification of the starting materials. The
compounds thus obtained are listed in the table below, together with physical data.

Example 1: Preparation of 5-cyanododecan-4-one

At -70°C, a solution of 0.495 mol of butyllithium in hexane was added to a solution of
0.45 mol of decanitrile in 300 ml of tetrahydrafuran (THF), the mixture was stirred at
this temperature for about 3 hours and 0.45 mol of ethyt butanoate was then added.
The mixture was subsequently stirred at 20-25°C for about 16 hours, 200 mi of water
were then added and the mixture was acldified with dil. HCI solution. After the phases
had separated, the organic phase was removed, washed with water, dried and freed
from the solvent. 71 g of the title compound remained.

Example 2: Preparation of 7-amino-5-n-propyl-6-octylf1 .2, 4]triazolo[1,5-a]pyrimidine

A mixture of In each case 1.27 mol of S5-cyanododecan-3-one from Example 1 and
3-amino-1,2,4-triazole and 0.25 mol of p-toluenesulfonic acid in 900 mi of mesitylene
was heated at 170°C for about 4 hours. After cooling to about 20-25°C, the precipitate
was filtered off and then taken up in dichioromethane. After washing with water and
drying, the solvent was distilled off from the solution, giving, as residue, 102 g of the
titte compound of m.p. 165°C.

Table | - Compounds of the formula |

No. R’ R? Phys. data (m.p. [°C])
-1 CH(CH,)(CHa)sCH, CH,CH,CH,4 145

-2 (CH,);,CH; CH,CH;CHj; 165

3 CH(CH,)(CH,)sCHs CHZCH,CH,CH, 118

-4 (CH2);,CH; CH,CH,CH,CH, 145

_I-§ (CH2),CH(CH;)CH,C(CH,)s CH,CH,;CH, 185

-6 (CH2)sCH, CH,CH,CH;, 174-175

-7 (CH2)eCH3 CH,CH,CH; 169-170

-8 (CH2)1CHs CH2CH,CH, 138-138

-9 (CH2)sCN CH,CH,CH, 158

Examples of the action against harmful fungi

47
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The fungicidal action of the compounds of the formula | was demonstrated by the
following experiments:

The active compounds were prepared as a stock solution comprising 25 mg of active
compound which was made up to 10 mi using a mixture of acetone and/or DMSO and
the emuisifier Uniperol® EL (wetting agent having emulsifying and dispersing action
based on ethoxylated alkylphenois) in a volume ratio of solvent/emulsifier of 99/1. The
mixture was then made up to 100 ml with water. This stock solution was diluted with
the solvent/emulsifier/water mixture described to the concentration of active
compounds stated below.

Use Example 1 — Activity against peronospora of grapevines caused by Plasmopara
viticola

Leaves of potted vines were sprayed to runoff point with an aqueous suspension
having the concentration of active compounds stated below. The next day, the
undersides of the leaves were inoculated with an aqueous sporangiospore suspension
of Plasmopara viticola. The vines wera then initially placed in a water-vapor-saturated
chamber at 24°C for 48 hours and then in a greenhouse at temperatures between 20°C
and 30°C for 5 days. After this time, the plants were once more placed in a humid
chamber for 16 hours to promote the eruption of sporangiospores. The extent of the

development of the Infection on the undersides of the leaves was then determined
visually.

In this test, the plants which had been treated with 250 ppm of the compounds I-1, I-2,

I3, 14, 1-8 or 1-7 showed no more than 10% infection, whereas the untreated plants
were 90% infacted.

Use Example 2: Activity against late blight of tomatoes caused by Phytophthora
infestans, protective treatment

Leaves of potted tomato plants were sprayed to runoff point with an aqueous suspension
having the concentration of active compounds statad below. The next day, the leaves
were infected with an aqueous sporangiospore suspension of Phyfophthora infestans.
The plants were then placed in a water-vapor-saturated chamber at temperatures
between 18 and 20°C. After 8 days, the late bfight on the untreated, but infected control

plants had developed to such an extent that the infection.could be determined visually in
%.
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In this test, the plants which had been treated with 250 ppm of the compounds I-1, -2, |-5, 1-8 or
1-7 showed at most 3% Infection, whereas the untreated plants were 85% infected.
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We claim:
1. A triazolopyrimidine of the formula |
NH,
N R'
X !
NA\N’ R?

in which the substituents are as defined below:

R' s Cs-Cyralkyl, C4-Cys-alkoxymethylene or C4-Cqg-alkoxyathylene, where the
aliphatic groups may be substituted by 1 to 3 of the following groups:

cyanol nitro, hydmxyl! c!'cﬂ'cydoalkyll C1'Cra|ky|ﬂ“°- Crc1rﬂ|kynyl and
NR°R®;

R% R° are hydrogen or C,-Ceq-alkyl;
R* s n-propyl or n-butyl.

The compound of the formula | according to claim 1 in which R is an

unsubstituted straight-chain or mono-, di- or tribranched alkyl chaln having up to
9 carbon atoms.

The compound of the formula | according to claim 1 or 2 in which R? is n-propyl.
The compound of the formula I according to claim 1 or 2 in which R? is n-butyl.

6-(1-Methylheptyl)-5-propyl-[1,2,4]triazolo[1 ,9-a]pyrimidin-7-ylamine;
6-octyl-5-propyl[1,2,4]triazolo{1,5-a]pyrimidin-7-ylamine;
S-butyl-6-(1-methyliheptyl)[1,2,4]triazolo[1 ,9-a]pyrimidin-7-ylamine;
S-butyl-8-octyl[1,2,4]triazolo[1,5-a)pyrimidin-7-ylamine;
S-propyl-6-~(3,5,5-trimethylhexyl){1,2,4ltriazolo[1 ,o-a]pyrimidin-7-ylamine;
6-hexyl-5-propyi[1,2,4]triazolo[1,5-alpyrimidin-7-ylamine;
6-heptyl-5-propyi[1,2 4]triazolo[1 ,9-a]pyrimidin-7-ylamine;
S-propyi-8-undecyt-[1,2 4]triazolo[1 ,5-a]pyrimidin-7-ylamine.

A process for preparing compounds of the formula | according to any of claims 1
to 5, wherein B-ketoesters of the formula II,
0

R1
2

R o
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in which R is C4-C,-alkyl are reacted with 3-amino-1,2,4-triazole of the formula IlI

H
N __NH
/ 2 ]|
\ e

to give 7-hydroxytriazolopyrimidines of the formula IV
H
R1
N PR
which.are halogenated to give compounds of the formula V
Hal

N--N\ R1
<l
NN R?

in which Hal is chlorine or bromine and V is reacted with ammonia.

v

A process for preparing compounds of the formula | according to any of claims 1
to 5, wherein acyicyanides of the formula VI,

NC. _R'

Iz Vi

0 'R
are reacted with 3-amino-1,2,4-triazole of the formula H) as set forth in claim 6.

A fungicidal composition comprising a solid or liquid carrler and a compound of
the formula | according to any of claims 1 to 5.

Seed comprising a compound of the formula | according to any of claims 1 to 5 In
amounts of 1 to 1000 g per 100 kg.

A method for controlling phytopathogenic harmful fungl wherein the fungi or the
materials, plants, the soll or seed to be protected against fungal attack are

treated with an effective amount of a compound of the formula | according to any
of claims 1 to 5.

46
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5,8-Dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines, method for their production, their use for con- i 4—

trolling pathogenic fungi, and agents containing said compound
Abstract

5,6-Dialkyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula !
NH

so
y NN I
<N’l\N’ R?

in which the substituents are as defined below:

R' s alkyl, alkoxymethylene or alkoxyethylene, where the aliphatic groups may be
substituted as defined in the description;

R? is n-propyl or n-butyl;

processes for preparing these compounds, compositions comprising them and thelr
use for controlling phytopathogenic harmful fungi.
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5,6-dlalquil-7-amino-triazolopirimidinas, procedimientos para su preparacién y el uso

de las mismas para combatir hongos nocivos, asf como productos que las contienen

Descripcion

La presente Invencién se reflers a 5,6-dialquil-7-amino-triazolopirimidinas de la férmula

I
NH

N" 'R

en la que los sutituyentes tienen los significados siguientes:

R' s alqullo Cs-Cg, alcoximetileno C4-C11 0 alcoxietiieno Cy-Cio, pudiendo los gru-

pos alifaticos estar sustituidos por uno a tres de los grupos siguientes:
ciano, nitro, hidroxi, cicloalquilo Cs-C,, alquiltio C;-C, alquinilo Cs-C1; 0 NR*R":
R R® significan hidrégeno o alquilo C,-Cy;

R? es n-propilo o n-butilo.

Ademas, la invenclén se refiere a un procedimlento para la obtencién de estos com-

puestos, a productos que los contienen, asf como a su uso para combatir hongos noci-

vos fitopatdgenos.
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En la GB 1 148 629 se proponen en términos generales las 5,6-diakyuil-7-amino-
triazolopirimidinas. De la EP-A 141 317 se conocen algunas 5,6-dlalkqull-7-amino-
triazolopirimidinas de accién fungicida. Sin embargo, su efecto es en muchos casos no
satisfactorio, Partiendo de ello, Ia presente Invencién tiene por objeto proveer com-

puestos don efecto mejorado y/o espectro de accién més amplio.

Por tanto, se encontraron los compuestos definidos al comienzo. Ademas, se encon-
traron procedimientos para su obtencién, productos que los contienen, asi como pro-

cedimientos para controlar hongos nocivos usando estos compuestos I.

Los compuestos de la férmula | se distinguen de los compuestos menclonados en las
publicaciones arriba citadas en la configuracién especlal del sustituyents en la posicidn
5 del esqueleto de triazolopirimidina.

Los compuestos de la férmula | presentan un efecto més alto contra hongos nocivos

que los compuestos conocidos.

l.os compuestos segun la invencitn pueden prepararse mediante diferentes métodos,
Ventajosaments, se preparan los compuestos segin la Invencién, transformando -
ceto ésteres sustituidos de la férmula Il con 3-amino-1,2,4-triazol de la férmula iit en
7-hidroxitriazolopirimidinas de la formula IV. Los grupos R! y R? en las formulas 1l y [V
tlenen los significados indicados para la férmula | y el grupo R en la férmuia I repre-

senta C,-C,-alquilo, por razones practicas se prefiere metlio, etlio o propllo.
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0 OH
R H NH N R1
RO + ‘ — N
N\‘-R’ ? ,NJ\ - 2
R* Y0 N” R

! i v

La reaccién de los B-ceto ésteres de la formula || con los aminoazoles de la férmula il
puede realizarse en presencia o ausencia de disolvente. Ventajosamente, se usan
aquellos disolventes, que son substancialmente inertes frents a los insumos yen los
que estos Ultimos son parcial o completamente solubles. disolventes aproplados son,
especiaiments, alcoholes, tales como etanol, propanoles, butanoles, glicoles 0 mono-
éteres glicdlicos, dietilenglicoles o sus monoéteres, hidrocarburos aromaéticos, tales
como tolueno, benceno o mesitileno, amidas, tales como dimetiiformamida, dietilfor-
mamidaa, dibutiformamida, N,N-dimetilacetamida, acidos alcanolcos inferlores, tales
como &cido férmico, dcido acético, &cido propidnico o bases, tales hidréxidos de metal
alcalino y alcalinotérreo, 6xidos de metal alcalino y alcalinotémeo, hidruros de metal
alcalino y alcalinotérreo, amidas de metal alcalino, carbonatos de metal alcalino y alca-
linotérreo, asi como hidrogencarbonatos de metal alcalino compuestos de metal or-
génicos, especialments alquilos de metal alcalino, haluros de alqulimagnesio, as| co-
mo aicoholatos de metal alcalino y alcalinotémreo y dimetoximagnesio, ademas, bases
organicas, p.ej. aminas terciarias , tales como trimetilamina, trietilamina, tri-
isopropiletilamina, tributilamina y N-metlipiperidina, N-metiimorfolina, piridina, piridinas
sustituidas, tales como colidina, lutidina y 4-dimetilaminopiriding, asf como aminas bi-
ciclicas y mezclas de estos disolventes con agua. Como catalizadores son apropiadas
las bases, p.ej. las amriba mencionadas, o acldos, p.ej. dcido sulfdnico o Acidos minera-
les. Muy preferentements, se realiza la reaccién sin disolvente o en clorobenceno,
xileno, sulféxido de dimetilo, N-metilpirrolidona. Bases especialmente preferidas son

las aminas terciarias, tales como tri-isoproplletilamina, tributilamina, N-metiimorfolina o
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N-metilpiperidina, Las temperaturas varian entre 50 y 300°C, preferentemente, de 50 a
180°C, cuando se trabaja en solucién [ver EP-A 770 615; Adv. Het. Chem. Voi. 57,
pags. 81 y sig. (1983)].

Las bases suelen ser usadas en cantidades cataliticas, pero también pueden ser usa-
das en cantidad equimolar, en exceso o como disolvents.

Hal
[HAL) N- R NH,

v —_— (, N —_— |
N’LN’ R v

Los productos de condensacién de la férmula IV asl obtenidos, generalmente, se pre-
cipitan a partir de las soluciones de reaccién en forma pura y se transforman, después
de haberlas lavado con los mismos disolventes o con agua y sacado, con agentes de
halogenacion, especiaimente agentes de cioracién o de bromacién, en los compuestos
de la fdSrmula V, donde Hal representa cloro o bromo, especialments cloro. Preferen-
temente se efectia la reaccién con agentes de cloracién, tales como oxicloruro de fés-
foro, cloruro de tionlio o cloruro de sulfurilo a 50°C hasta 150°C, preferentsments, en
oxitricloruro fosférico excesivo a temperatura de reflujo. Después de haberse evapora-
do el oxitricloruro fosférico excesivo se trata el residuo con agua helada, en caso dado,
adicionando un disolvente no miscible con agua. El producto de cloraclén aislado de la
fase orgénica secada, eventuaimente tras evaporaci6n del disolvente inerte, general-
mente, 88 muy puro y se transforma, luego con amonlaco en disolventes inertes a
100°C hasta 200°C en las 7-amino-triazolo[1,5-a}-pirimidinas. La reaccién se efectta,

preferentemente, con un exceso 1 a 10 veces molar en amonfaco bajo una presién de

1 a 100 bar.



10

15

PF 55414 S‘Z_

Las nuevas 7-amino-azolo[1,5-a]-pirimidinas se aislan, opcionalmente tras evaporacion

del disolvente, por digestion en agua como compuestos cristalinos.

Los B-ceto ésteres de la férmula I pueden ser preparados en la forma descrita en Or-

ganic Synthesis Coll. Vol. 1, p. 248, o se obtienen en el comercio.

Altemativamentse, se puede preparar los nuevos compuestos de la férmula |, haciendo
reaccionar acliclanuros sustituidos de la frmula VI, donde R’ y R? tienen los significa-

dos arriba indicados, con 3-amino-1,2,4-triazol de la formula lil.

NC. _R' + 10l

I —

0™ R v

La reaccidn puede realizarse en presencia o ausencia de disolvente. Ventajosamente,
8e usan aquelios disolventes, que son substancialments inertes frents a los insumos y
en los que estos Glitimos son parcial o completamente solubles. disolventes aproplados
son, especialments, alcoholes, tales como etanol, propanoles, butanoles, glicoles o
monoéteres glicSlicos, dietilenglicoles o sus monoéteres, hidrocarburos arométicos,
tales como tolueno, benceno o mesitilsno, amidas, tales como dimetilformamida, dietil-
formamidaa, dibutitformamida, N,N-dimetilacetamida, &cldos alcanoicos inferiores, ta-
les como &cido férmico, acido acético, acido propiénico o bases, tales como los amriba
mencionados, y mezclas de estos disolventss con agua. Las temperaturas de reaccién

varian de entre 50 y 300°C, preferentemente, de 50 hasta 150°C, cuando se trabaja en

solucidn.
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Las nuevas 7-amino-triazolo[1,5-a}-pirimidinas se aislan, opcionalmente fras evapora-

cién del disolvente o dilucién con agua como compuestos cristalinos.

Los alquilicianuros sustituidos de la fSrmula VI, necesarios para la preparacién de las
7-amino-azolo[1,5-a]-pirimidinas son en parte conocidos o pueden ser preparados me-
diante métodos en sl conocidos a partir de alqulicianuros y ésteres carboxllicos con
bases fuertes, p.ej. hidruros alcalinos, alcoholatos de metal alcalino, amidas alcalinas

o alquileno metilico (ver: J. Amer. Chem. Soc. Vol. 73, (1951) p. 3766).

Si algunos de los compuestos | no pueden ser preparades mediante los métodos arri-

ba descritos, entonces se puede obtenerios por derivatizacion de otros compuestos |.

Si an |a sintesis se obtienen mezclas isbmeras, generalmente, no es necasario sepa-
rarlas, ya que los diferentes isémeros pueden convertirse, en parte, durante la prepa-
raclén para la aplicacién o en la aplicacién (p.ej. bajo la accién de la luz o de Acidos o
bases) el uno en el otro. Conversiones cormespondientes pueden tener lugar también

en la aplicacl6n, por sjemplo, en la planta misma o en el hongo nocivo a combatir

cuando estos son tratados.

En las definiciones de los simbolos de las férmulas aniba representadas se usaron

términos colectivos representativos de los sustituyentes siguientes:

haldgeno: fluoro, cloro, bromo yodo;
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alquilo: radicales hidrocarburo ramificados o lineales saturados con 1a4 05 a 9 4to-
mos de carbono, p.ej. alquilo C,-C,, tales como metilo, etilo, propilo, 1-metiletilo, butilo,
1-metil-propilo, 2-metilpropilo, 1,1-dimetiletilo, pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-
metilbutilo, 2,2-di-metilpropilo, 1-etilproplio, hexilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo,
1-metilpentilo, 2-metiipentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-
dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutito, 1-
etiibutilo, 2-etilbutiio, 1,1,2-trimetiipropiio, 1,2,2-trimetlipropilo, 4-etil-1-metilpropilo y1-

etil-2-metilpropilo;

halégenometiio: grupo metilo donde los atomos de hidrégeno estén parcial o compie-
tamente sustituidos por &tomos de halégeno, como los arriba mencionados, especial-
mente, clorometilo, bromometilo, diclorometilo, tricloromatilo, fluorometilo, difiuorometi-
lo, trifluorometilo, clorofluorometilo, diclorofiuorometilo, clorodifluorometilo;

cicloalquilo: grupos hidrocarburo mono o biclclicos con 3 a 6 miembros anulares de

carbono, p.ej. cicloalquilo-Cy-C,, como p.ej. cicloproplio, ciciobutilo, ciclopentilo, ciclo-

hexilo ;

alcoxialquilo: cadena de hidrocarburo saturada, lineal o una, dos o tres veces ramifica-
da, que esté ligada por medio de un grupo metilenoxi o bien etilenoxi, por ejemplo, una
cadena de hidrocarburo como la arriba descrita con 3 a 11 étoos de carbono, p. e).
propoxi-etilo, butoxl-etiio, pentoxd-etilo, hexiloxi-etilo, heptlloxi-etilo, octilox-etilo, noni-
loxi-etilo, 3-(3-etil-hexiloxi)-etilo, 3-(2,4,4-trimetil-pentiloxi)-etilo, 3-(1-etll-3-metil-butoxi)-

etiio, etoxi-propilio, propox-propilo, butoxi-propilo, pentoxi-propilo, hexiloxi-propllo, hep-
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tiloxi-propilo, octiloxi-proplio, noniloxi-proplio, 3-{(3-etil-hexiloxi)-proplio, 3<2,4.4-trimetll-
pentiloxl)-proplio, 3-(1-etil-3-metil-butoxi)-propilo;

Dentro del &mblito de la presente Invencién estan comprendidos ios isémeros (R) y (S)
Y los racematos de los compuestos de la formula |, que presentan centros quirales.
En cuanto al uso a que estan destinadas las triazolopirimidinas de la formula | son es-

peciaimente preferidos los sigulentes significados de los sustituyentes, tanto por si

solos como tamblén en combinaciones:

Se prefleren los compuestos len los que el grupo R' tiene, como méximo 9 &tomos de

carbono.

Los grupos alquilo en R en |a férmula | representan, preferentemente, un grupo aiqui-
lo no ramificado o una, dos, tres més veces ramificado, slendo preferido que el grupo
alquilo no tenga ningn sustituyents.

Ademads, son preferidos los compuestos de la férmula I, que en R’ en el 4tomo de a-

hidrébgeno presentan una ramificacién Se describen por medio de la férmula |a:
NH, R™

(,N"N Xy “R" la
NP2
en la que R" significa alquilo C;-Cy; 0 alcoxilaquilo Cs-C1o y R'2 significa alquilo G,-C,-,
especialmente, metilo, donde R"' y R'2 presentan conjuntaments, como méximo, 12

atomos de carbono, y Pueden ser no sustituidos o estar sustituidos comoR'en la
férmula 1.
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Si R' representa un grupo alquilo sustituldo por clano, entonces el grupo ciano se en-
cuentra, preferentemente, en el 4&tomo de carbono terminal

En una variante de los compuestos segan la invencién |, R representa alquilo Cy-Cy,
alcoximetileno C,-C4 0 alcoxietileno C3-C+o. Para estos grupos se prefieren cadenas

de alcoxi de C,-Cqo.

Son especialmente preferidos los comnpuestos 1, en los que R significa n-pentilo, 1-
metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-di-metilproplio, 1-etilpropilo, hexilo, 1,1-
dimetilproplio, 1,2-dimetlipropilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentlio, 4-metil-
pentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetiibutllo, 2,3
dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutiio, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1,1 2-fimetilproplio, 1,2,2-tri-

metilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo o 1-etil-2-metilpropilo.

Ademés, son preferidos los compuestos de la férmula I, en los que R' significa n-

heptilo, 1-metilhexilo, n-octilo, 1-metilheptilo, n-nonllo, 1-metlloctilo y 3.5,5-frimetil-
hexilo.

En una variante de los compuestos |, R? significa n-propilo.

En ofra variante de los compuestos | segun la Invencién R? signlfica n-butilo.

Especiaimente, con respecto a su uso son preferidos los compuestos | relacionados sn

las sigulentes Tablas. Los grupos mencionados en las Tablas para un sustituyents
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son, considerados por si solo, independlentements de la combinacién en que son

mencionados, una variante espacialmente preferida del comespondiente sustituyente.

Tabla 1

Compuestos de la férmula |, en los que R' representa un compuesto de cada vez a

una linea de la Tabla A y R? significa n-propilo

Tabla 2

Compuestos de la férmula |, en los que representa un compuesto de cada vez a una

linea de la Tabla A y R? significa n-butilo

Tabla A
No. R
A-1 CH,CH;CH,CH,CH,
A-2 CH(CH3)CH;CH,CH,
A-3 CH;CH(CH3)CH,CH,
A4 CHZCHCH(CH,)CH,
A5 CH.CH.CH(CH;),
AS CH(CH;)CH(CH3)CH,
A7 CH(CH;)CH(CHa)s
A-8 CHZC(CHs)s
A-9 CH,CH,CH,CH,CH,CH,3
A-10 CH(CH;3)CH,CH,CH,CHs
A-11 CH,CH(CH;)CH,CH,CH,
A-12 CH,CH,CH(CH;)CH,CH,
A-13 CH>CH;CH(CH3);CH;
A-14 CH,CH,CH,CH(CH,);
A-15 CH(CH,)CH(CH,)CH,GH,
A-18 CH(CH,)CH.CH(CH),
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No. R
AT CHACH,C{CHa),
A-18 CH(CH,)CH,CH(CH,)CH,
A-19 CHzCH,CH,CH,CH,CH,CH;
A-20 CH(CH1)CH,CH.CH,CH,CH,
A-21 CH;CH(CH,)CH;CH,CH,CH,
A-22 CHzCH.CH(CH,)CH.CH.CH;
A-23 CHZCH,CH,CH(CH,)CH,CHj
A-24 CHzCH,CH,CH,CH(CH3)CH,
A-25 CHzCH,CH,CH,CH(CHs),
A-26 CH(CH;)CH(CH;)CHCH,CH,
A-27 CHZCH(CH3)CH(CH3)CH,CH,
A-28 CHzCH;CHZC(CH;),
A-20 CH(CH3)CH.CH(CH,)CH,CH;,
A30 CH,CH(CH3)CH{CFR)CHZCH;
A-31 CH(CH3)CH,CH,CH(CH;)CH,
A-32 CH>CH,CH,CH,CH,CH,CH,CH,
A33 CH{CH3)CH;CHZCH,CH.CH.CH,
A-34 CH,CH(CH,)CH,CH,CH,CH,CH,
A-35 CH,CH,CH(CH,)CH,CH,CH,CHj
A-38 CH,CH;CH.CH(CH3)CH,CH,CH,
A-37 CHzCHzCHzCHzCH(CHa)CHzCHs
A-38 CH;CH;CH,CH,CH,CH(CHj),
A-39 ~ CH,CH;CH,CH,C(CHy)s
A-40 CH(CH;)CH(CH;)CH:CH:CH:CH;
A-41 CH:CH(CH;)CH(CH;)CH;CH:CH;
A-42 CHzCH;CH.C(CH,).CH,CHj
A-43 CH(CH;)CH:CH(CH;)CH:CH;CH;
A-44 CH2CH(CH,)CH(CHy)CH,CH,CH,
A-45 CH(CH5)CHzCH,CH(CH,)CH.CH,
AdD CH{CHA)CH;CH,CH,CH(CH);
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No. R!
A-47 CH;CH:CH,CH,CH,CH,CH,CH,CH,
A48 CH(CH3)CH,CH,CH,CH,CH,CH,CH,
A-4P CH2CH(CH;3)CH;CH.CH;CH,CH,CH,4
A-50 CH;CH,CH(CH3)CH,CH,CH,CH,CH,
A-51 CH;CH,CH,CH(CH,;)CH,CH,CH,CH,
A-52 CH2CH5CH;CH,CH(CH;)CH,CH,CH,
A-53 CH,CH,CH,CH,CH,CH,C(CH3);
A-54 CH(CH,)CH(CH;)CH.CHzCH,CH,CH,
A-55 CH,CH{CH3)CH(CH;)CH,CH,CH,CHj
A-58 CHzCH;CH,C(CH3),CH2CH:CH;
A-57 CH(CH3)CH.CH(CH;)CH,CH,CH;CH,
A58 CH,CH(CH3)CH(CH5)CH,CHZCHZCH,
A-59 CH(CH;)CH:CHzCH(CHa)CHZCHzCH,
A-80 CH(CH;3)CH,CH,CH,C(CH);
A-61 CH2CH(CH3)CH2CH,.C(CHs),
A-62 CH,CH,CH(CH,)CH,C(CH;)y
AB3 CH(CH,)CH:CHzCHZCH,CH(CH,)z
A-84 CH,CH(CH3)CH,CH,CH,CH(CH,)z
A-65 CHy-O-CH,CH,CH,CH,
A-86 CHy-O-CH,CH,CH,CH,CH,
A-67 CHTO-CH,CHchzCHzCHzCHa
A-68 CH»-0-CH;CH;CH,CH,CH,CH.CH,
A-69 CHz-O-CHzCHzCHzCH20H=CHzCH20Ha
A-70 CHz-O-CHchchzCHzCHzCH:CHzCHzCHg
A-T1 CHx-0-C(CH;)s
A-T2 CH,O-CH;C(CHy)s
A-T3 CHz-O-CH(cH,)CH;C(CHa),
A-74 CHz-O-CH(CHZCH,)CH;C(CHa)s
A-TS CHz-0-CH;CH(CH3)CH;CH(CHy),
A-T6 CH;-O-CH;CH(CH:CH;)CH,CH,CH,
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No. R'
A-77 CHz-0-CH;CH,CH(CH3)CHCH(CH,).
A-78 CHz0-CH;CH2CH(CH3)CH,C(CHa)s
A-79 CHZz-O-CH,CH;CH(CH;)CH,CH;CH(CHj),
A-80 CHZz0-CH;CH.CH(CH,)CH,CH,CH,CH{CHs);
A-81 CH;CHzO-CHCH,CH,
A-82 CHzCH,-O-CH,CHZCH,CH,4
A83 CH,CHz-0-CH,CH,CH,CH;CH;
A-B4 CHzCHz-O-CH,CH,CHzCHch,CHs
A-85 CH;CHz-0-CH.CH,CH,CH,CH,CH,CH,
A-86 CH;CH-0-CH,CH,CHZCH;CH,CH,CH.CH;
A-87 CHzCH,-O-CH(CH,),
A-88 CHCH--O-C(CHs)s
A-89 CHzCH2>-0-CH,C(CH,)s
A-90 CH2CHz-0-CH(CH,)CH;C(CHs)s
A-91 CHchz-O-CH(CHzCH;)CH,C(CH;),
A-02 CHzCHz0-CH;CH{CHs)CH:CH(CH);
A-93 CH;CH>-0-CH,CH(CH,CH,)CH;CH,CH,
A-04 CHZCHTO'CHzCHzCH(CH;)CH:CH(CH;):
A-95 CH;CHz-0-CH,CH,CH(CH5)CHZC(CH)s
A-06 CHzCHz-O-CHzCHzCH(CH;)CH,CH,CH(CH,),
A-97 CH,CHz-0-CH,CH,CH(CH3)CH;CH,CH;CH(CH,),

Los compuestos | son apropiados como fungicidas. Se destacan por ser excelente-
mente efectivos contra un amplio especiro de hongos fitopatdgenas, especiaimente,
de la clase de los ascomicetos, deutsromicetos, oomicelos y basidiomicetos. En parte

son sistémicaments activos y pueden ser usados en la protaccién de plantas como

fungicidas foliares y del suelo.
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Son especlaimente importantes para combatir maltiples hongos en diferentes plantas

de cultivo, tales como trigo, centeno, cebada, avena, arroz, malz, pasto, platanos, al-

godén, soya, café, cafia de azcar, vid, frutas y plantas de adomo y legumbres, tales

como frijoles, tomates y calabazas, asl como en las semillas de estas plantas.

Son especiaimente apropiados para combatir las siguientes enfermedades de plantas:

especies de Afemaria en legumbres y frutas,

especies de Bipolaris y de Drechsiera en cereales, armoz y césped,
Blumeria graminis (oldio) en cereales,

Botrytls cinerea {moho gris) en fresas, legumbres, plantas de adomo yvid,
Bremia lactucae en lechuga,

Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fullginea en cucurbitéceas,
especies de Fusarium y de Verticilllum en diferentes plantas,
especies de Mycosphaereila en cereales, platancs y manl,
especies de Peronospora en col y cebollas,

Phakopsora pachyrhizi y P. meibomiae en soja,

Phytophthora infestans en papas y tomates,

Phytophthora capsicl en pepinos,

Plasmopara viticola en vid,

Podosphaera leucotricha en manzanas,

Pssudocercosparelia herpotrichoides en frigo y cebada,

especies de Pseudoperonospora en lGpulo y pepinos,

especies de Puccinia en cereales,
Pyricularia oryzae en arroz,
Pythium aphanidermatum en césped,
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* especies de Rhizoctonia en algodén, arroz y césped,

» Septoria tritici y Stagonospora nodorum en trigo,

¢ Uncinula necator en vid,

» especies de Ustilago en cereales y cafia de az(icar, asi como

s especies de Venturia (rofia) en manzanas y peras.

Son especiaimente apropiados para combatir hongos noclvos de la clase de los oom/-
celos, p.ej. especies de Peronospora, especies de Phytophthora, Plasmopara viticola y
especies de Pssudoperonospora.

Los compuestos | son apropiados, ademas, para combatir hongos nocivos, tales como
Paecilomyces variotil en la proteccién de materiales (p.ej. madera, papel, dispersiones

de pintura, fibras o bien tejidos) y en Ia proteccidn de productos almacenados.

Los compuestos | se aplican, tratando los hongos o las piantas, semlllas, materiales o
el suelo a proteger frente a una infeccién fungosa con una cantidad activa fungicida de

los ingredientes activos. La aplicacitn Puede efectuarse antes o después de la infec-

cién de los materiales, plantas o semillas por los hongos.

Generalments, los productos fungicidas contienen de entre 0,1 y 85, preferentemente,
0,5 y 80% en peso de ingrediente activo.
Cuando se usan en la proteccién de plantas, las cantidades de aplicacién varian de

0,01 a 2,0 kg de ingrediente activo por ha, dependiendo del tipo de efecto deseado.
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En el tratamiento de las semillas se necesitan, generalments, las cantidadas de ingre-

diente activo de 1 a 1000 g/100 kg, preferentements, de 5 a 100 g/ 100kg de semillas.

En la proteccion 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 aplicacién generaiments usados para la proteccién de materiales
varian, por ejlemplo, de 0,001 ga 2 kg. preferentements, de 0,005 g a 1 kg. de ingre-
diente activo por metro clibico del material tratado.

Los compuestos | pueden ser transformados en las formulaciones acostumbradas,
tales como soluciones, emulsiones, suspenslones, polvos, pastas y granulados. La
forma de aplicacién depende del fin respactivo, pero en todo caso debe estar asegura-

da una dispersi6n fina y uniforme del compuesto seguln la Invencion.

Las formulaciones se preparan de manera conocida, por ejemplo, diluyendo el princi-
pio activo con disolventes y/o soportes, en caso de desearlo, usando emulsionantes y

dispersantes. Como disolventes/sustancias auxillares son apropiados, substanciaimen-

te, para este fin:

- agua, disolventes aromaticos (p.ej. productos Solvesso, xileno), parafinas (p.ej.
fracciones de petrdieo), alcoholes (p.6]. metanol, butanol, pentanol, alcohol benclll-
co), cetonas (p.sj. ciclohexanona, gama-butirolactona), pirrolidonas (NMP, NOP),

acetatos (diacetato de glicol), glicoles, amidas de dcido dimetilgraso, &cidos grados
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y ésteres grasos. Bisicamentse, se pueden usar también mezcias de disolventes,

- sustancias soporte, tales como polvos de piedras naturales (p.ej. caolines, arcillas,
talco, tiza) y polvos de piedra sintéticos (p.e]. &cido sliicico altamente disperso, sili-
catos); emuisionantes, tales como emulsionantes no lonégenos y aniénicos (p.ej.
éteres de polioxietileno-alcohol graso, sulfonatos de alquilo y sulfonatos de arilo) y

dispersantes, tales como lejlas residuales sulfiticas y metilcelulosa.

Tensoactivos aproplados son las sales de metal alcalino, alcalinotérreo y de amonio
del acido ligninosulfénico, 4cido naftalinsulfénico, &cido fenolsulfénico, &cido dibutiinaf-
talinsulfénico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos de alquilo, sulfonato de alquilo, sulfatos
de alcohol graso, 4cidos grasos y glicoléteres de alcohol graso sulfatados, ademas,
condensados de naftalina sulfonada y derivados de naftalina con formaldehido, con-
densados de naftalina o de acido naftalinsulfénico con fenol y formaldehido, éter octil-
fenllico de polioxistileno, isooctifenol etoxilado, octilfencl, nonlifenol, alquifenil poligli-
col éteres, tributilfenil-poliglicol éter, triestearilfenil-poliglicol éter, poliéter alcoholes de
alquilarilo, condensados de alcohol y de alcohol graso/éxido de stileno, acelts de ricino
etoxilado, éteres alqullicos de polioxietileno, polioxipropileno otoxilado, alcohol laurflico
de poliglicoléter acetal, ésteres de sorbitol, lejias residuales lignino-sulfiticas y metiice-

Sustancias apropladas para la preparacion de soluciones, emulsiones, pastas o dis-
persiones de aceite directamente pulverizables son: fracciones de acelte mineral de
punto de ebullicién mediano hasta elsvado, como P-€j. keroseno o aceite dlesel, ade-

més, acsltes de alquitran de carbén, Y aceites de origen vegetal 0 animal, hidrocarbu-
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ros alifaticos, ciclicos y arométicos, por ejempio, tolueno, xileno, parafina, tetrahidro-
naftalina, naftalinas alquiladas y sus derivados, metanol, etanol, propanol, butanol,
ciclohexanol, ciclohexanona, isoforona, disolventes fuertemente polares, por ejemplo,

sulféxido de dimetilo, N-metilpirrolidona yagua,

Polvos, agentes de pulverizacién y rociado pueden ser preparados mezclando o mo-

liendo conjuntamente las sustancias activas con un soporte sdlido.

Los granulados (p.ej. granulados recubiertos, impregnados o homogénecs) se pueden
preparar uniendo el ingredients activo con un soporte sélido. hexilos de cargas sélidas
son: tierras minerales, tales como silicagel, acidos sillcicos, geles sillcicos, silicatos,
talco, caolin, caliza, cal, bol, loess, arcilla, dolomita, tierra de diatomeas, sulfato de
calcio y sulfato de magnesio, éxido de magnesio, plasticos molldos, asl como abonos,
tales como sulfato de amonio, fosfato de amonio, nitrato de amonio, ureas y productos

vegelales, tales como harina de cereales, poivos de corteza, de madera y de céscaras

de nueces, polvos de celulosa u otros soportes sélidos.
Generalments, 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 80% a 100%, prefarentements, de 95% a 100% (seg(in espectro de NMR).

Ejemplos de formulaciones son: 1. Productos para la dilucién con agua
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A) Concentrados solubles en agua (SL)

10 partes en peso de los principios activos son disueltos en agua o en un disolvente
soluble en agua. Altemativamente, se pueden adicionar humectantes u otros auxilia-

res. El ingrediente activo se disuelve cuando es diluido con agua.
B) Concentrados dispersables (DC)

20 partes en peso de los principios activos son disueltos en ciclohexanona adicionan-

do un dispersante, por ejemplo, poliviniipirrolidona. Diluyendo con agua, se obtiene

una dispersion.
C) Concentrados emulsionables (EC)

15 partes en peso de los principios activos son disuelios en xileno adiclonando dode-
cilbencenasulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino (al 5% respectivamente).

Diluyendo con agua, se obtiene una emulsién.

D) Emulslones (EW, EQ)

40 partes en peso de los principios activos son disueltos en xileno adicionando dode-
cilbencenosulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino (al 5% respectivaments).
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-
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E) Suspensionss (SC, OD)

En un molino de bolas se trituran 20 partes en peso de los princlpios activos adicio-
nando un dispersante, humectante y agua o un disolvente organico, obtaniéndose una

suspension fina de ingrediente activo. Diluyendo con agua, se obtiene una suspensién
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 molidos 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 pulveri-

zacion, iecho flukdizado). Diluyendo con agua, se obtiene una dispersidn o solucién

estable del principlo activo.
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G) Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP.' SP)

75 partes en peso de los principios activos son molldos en un molino de rotor—estator
adicionando dispersante, humectantes y gel de sflice. Diluyendo con agua, se obtiene
una dispersién o solucién estable con el principio activo.

2.  Productos para la aplicacién directa

H) Polvos pulverizables (DP)

5 partes en peso de los principios activos son molidos finamente y mezclados Inima-

mente con 85% de un caolln finamente dividido. Se obtiene un polvo pulverizable.

) Granulados (GR, FG, GG, MG)

0.5 partes en peso de los principios activos son molidos finaments y asoclado con
85.5% de soporte. Métodos actuales son: extrusién, secado por pulverizacién y lecho

fluidizado. Se obtlenen granulados que pueden ser aplicados sin dilucién.

J)  Soluciones de volumen ultrabajo (UL)

10 partes en peso de los principios activos son disueltos en un disolvente organico, por

elemplo, xileno. Se obtiene un producto que puede ser aplicado sin dilucién
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Los principios activos pueden ser usados como tales, en forma de sus formulaciones o
las formas de aplicacin preparadas a partir de las mismas, por ejemplo, como solu-
ciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emuisiones, dispersiones de aceite direc-
tamentse pulverizables, pastas, polvos pulverizables, agente de rociado o de regado.
Las formas de aplicacién dependen enteramente det fin de aplicacion, pero en todo

caso hay que asegurar una distribucién lo mas fina posible del los ingredientes activos
segun la invencion.

Las formas de aplicacién acuosas pueden ser preparadas a partlr de concentrados de
emulsion, pastas o polvos humectables (polvos pulverizables, dispersiones de aceite)
adicionando agua. Para preparar emulsiones, pastas o dispersiones de aceits se pue-
den homogenaizar las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente en

agua con la ayuda de un humectants, agente adherents, dispersants o emulsionante.
Altemativamente, se pueden Preparar concentrados compuestos de la sustancla acti-
va, humectante, adherente, dispersante o emulsionante, en caso dado, disolvente o

aceits, y tales concentrados son aproplados para ser dlluidos con agua,

Las concentraciones en princlplo activo en las preparaciones listas para el uso pueden

variar ampliamente. En general, varfan de 0,0001 a 10%, preferentements, de 0,01 a
1%.

Los principios activos tamblén 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 atin el ingrediente activo sin aditivos.
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A los principios activos se pueden adicionar varios tipos de acslte, humectantes, adyu-
vantes, herbicidas, fungicidas, u otros pesticidas o bactericidas a los Ingredientas acti-
vos, en caso dado, recién antes de la aplicacién (mezcla de tanque). Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentes segin 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 elemplo, con herbicidas, insectici-
das, reguladores del crecimlento, fungicidas u otros fertilizantes. Cuando se mezclan
los compuestos | o las composiciones seg(n la invencién como fungicidas con otros

fungicidas, entonces se alcanza, frecuentemente, ampllar el espectro de accién.

La siguients lista de fungicidas con los que se pueden mezclar ios compuestos segln

la invencién sirve para llustrar las combinaciones posibles, pero no debe entenderse

como limitativa:

* acilalaninas, tales como benalaxio, matalaxlo, ofurace, oxadixilo,

e derivados de amina, tales como aldimorf, dodine, dodemort, fenpropimorf, fenpro-
pidina, guazatina, Iminoctadina, esprixamina, tridemorf,

* anilinopirimidinas, tales como pirimetaniio, mepanipirim o ciprodinilo,

¢ antibitticos, tales como cicioheximida, griseofulvina, kasugamicina, natamicina,
polioxina o estreptomicina,

e azoles, tales como bitertanol, bromoconazol, ciproconazol, difenoconazol, dinltro-
conazol, enliconazol, epoxiconazol, fenbuconazol, fluquiconazol, flusilazol, flutria-

fol, hexaconazol, imazalilo, Ipconazol, metconazol, miclobutanilo, penconazol, pro-
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piconazol, procloraz, protioconazol, simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, tria-
dimefona, triadimenol, triflumizol, triticonazol,

¢ dicarboximidas, tales como iprodiona, miciozolina, procimidona, vinclozolina,

e ditiocarbamatos, tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram,
propineb, policarbamato, tiram, ziram, zineb,

* compuestos heterociclicos, tales como anilacina, benomilo, boscalida, carbenda-
zima, carboxima, oxicarboxina, ciazofamida, dazomet, ditianona, famoxadona, fe-
namidona, fenarimol, fuberidazol, flutolaniio, furametpir, isoprotiolano, mepronilo,
nuarimol, picobenzamida, probenazol, proquinazida, pirifenox, piroquliona, quinoxi-
feno, siltiofam, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato-metilo, tiadinllo, triciclazol, trifori-
na,

» fungicidas de cobre, tales como caldo de burdeos, acetato de cobre, oxicloruro de
cobre, sulfato de cobre bésico,

e derivados de nitrofenilo, tales como binapacrilo, dinocap, dinobutona, nitroftal-
isopropilo,

+ fenilpirroles, tales como fenpicionilo o fludioxonlio,

e azufre

» otros fungicidas, tales como acibenzolar-S-metilo, bentiavalicarb, carpropamida,
clorotalonilo, cifiufenamida, cimoxanilo, diclomezina, diclocimet, dietofencarb, edi-
fenfos, etaboxam, fenhexamida, fentina-acetato, fenoxanllo, ferimzona, fluazinam,
acido fosforoso, fosetilo, fosetilo-aluminio, iprovalicarb, hexaclorobenceno, metra-

fenona, pencicurona, propamocarb, fialida, tolociofos-metilo, quintozeno, zoxami-
da,
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= estrobilurinas, tales como azoxistrobina, dimoxistrobina, enestroburina, fluoxastro-
bina, kresaxim-metilo, metominastrobina, orisastrobina, plcostrobina, piraclostrobi-
na o trifloxistrobina,

* derivados de #cido sulfénico, tales como captafol, captan, diciofluanida, folpet, tolil-

fluanida,

 amidas de acido cinamico y anlogos, tales como dimetomorf, flumetover o flumorf.

Ejemplos de sintesis

Las prescripciones indicadas en los siguientes ejemplos de sintesis se pueden usar,
variando en forma correspondients los compuestos de partida, para la generacién de

otros compuestos |. Los compuestos asl obtenidos se indican en las siguientes Tablas

con sus datos fisicos.
Elemplo 1:  Preparacion de 5-ciano-dodecan-4-ona

Una mezcla de 0,45 mol de decanitrilo en 300 mi tetrahidrofurano (THF) se mezcié a
=70°C con una solucién de 0,485 mol de butilliio en hexano, entonces se agitd durante
tres horas a esta temperatura y se adicloné 0,45 mol de butanoato de etilo. A conti-
nuacion, se aglté todavia 16 horas 20 — 25°C, luego se agregaron 200 mi de agua y se
acidificd con solucion diluida de HCI. Después de la separacidn de las fases se separd

la fase orgénica, se lavd con agua, se secd y se eliminé el disolvents. Quedaron 71 g

del compuesto indicado en el titulo.
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Ejemplo2: Preparacion de T-amino-5-n-propil-8-octi-{1,2,4]-trlazolo[1,5-a}-

pirimidina

Una mezcla de sendos 1,27 mol de 5-ciano-dodecan-4-ona del Ejemplo 1y de 3-

S amino-1,2,4-triazol y 0,25 mol de &cido p-toluenosulfénico en 900 ml de mesitilenc se

calentd aprox. 4 horas a 170°C. Después de enfriar a 20 - 25°C se filird el precipitado,

que luego se absorblé en diclorometano. A partir de la solucién se destil6 el disolvente

tras lavado con agua y secado; como residuo quedaron 102 g del compuesto indicado

en el titulo de p.f. 165°C.

10  Tabla | — Compuestos de la férmula |

No. R! R? Datos fisicos (p.f. [*C])
-1 CH(CHs)(CH,)sCH, CHzCH;CH, 145

-2 (CH2):Chs CH,CH.CH, 165

13 CH(CH3)(CH,)sCH, CH2CH,CH,CH, 116

-4 (CHZ)};CH, CH;CH,CH,CH,4 145

15 | (CH).CH(CH)CHC(CHy)s | CH,CH,CH, 185

-8 (CH2)sCHj5 CH,CH.CH, 174-175

-7 (CH,)sCH, CH.CH,CH, 169-170

i) (CHz)1oCH, CH2CH;CH, 138-139

-9 {CH2):CN CH,CH,CH; 158

Ejemplos del efecto contra hongos nocivos

El efecto fungicida de los compuestos de la formula | pusdo ser llustrada en los ensa-

15  yos siguientes:
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Los ingredientes activos se prepararon como solucién madre con 25 mg de ingrediente
activo, que se complet6 con una mezcla de acetona y/o DMSO y el emuisionante Uni-
perok® EL (humectante con efecto emulsionante y dispersante basado en alquilfenoles
etoxilados) en la relacién en volumen de disolvente/emulsionante de 99 a1 ad 10 ml.
A continuacién, se rellend con agua ad 100 ml. Esta soluclén madre se diluyd con la

mezcla de disolvents-emulsionante-agua a la concentracién en ingredients activo aba-

jo indicada.

Ejemplo de aplicacion 1 — Eficiencia con la peronospora de la vid causada por Plas-
mopara viticola

Las hojas de vid crecida en macetas se pulverizaron hasta chomrear con una suspen-
si6n acuosa de la concentracién en ingrediente activo abajo indicada. Al dla siguiente
se inocularon los lados inversos de las hojas con una suspension acuosa de esporan-
gios de Plasmopara viticola. A continuacién, se colocaron las plantas, primero, para 48
horas en una céimara saturada con vapor de agua 24°C y luego para 5 dlas en el In-
vernadero a temperatura de 20 y 30°C. Después de este tiempo se colocaron las plan-
tas para acelerar el dasarrolio de los esporangios todavia para 16 horas en una cima-

ra himeda. Entonces de determiné visuaiments el desarrollo de la infeccién enlos

lados inversos de las hojas.

En este ensayuv, las plantas tratadas con 250 PPm de los compuestos -1, I-2, |-3, -4, -6
0 bien {-7 presentaron una infeccién de, como mé&xmimo un 10%, mientras que las
plantas no tratadas estaban infectadas en hasta un 90%.
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Ejemplo de aplicacién 2: Actividad contra el mildii en tomates causado Phytophthora
infastans en el tratamiento protector

Las hojas de plantas de tomates en macetas se pulverizaron hasta chorrear con una
suspension acuosa de la concentracién en ingrediente activo abajo indicada. Al dia
sigulents se infectaron las hojas con una suspension acuosa de esporanglos de
Phytophthors infestans. A continuacién, se colocaron las plantas en una cémara saturada
con vapor de agua a temperaturas de 18 y 20°C. Después de 6 dlas se habla
desarrollado el mildia tan fuertements en las plantas de control infectadas pero no
tratadas, que Ia Infestacion pudo ser determina visualmente en por clen.

En este ensayo, las plantas tratadas con 250 Ppm de los compuestos I-1, I-2, |5, -6 o
bien I-7 estaban infectadas en, como méximo un 3%, mientras que las plantas no
tratadas estaban infectadas en hasta 95%.
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Reivindicaciones

1.  Triazolopirimidinas de la férmula |

NH

N~ R?

en la que los sutituyentes tienen los significados siguientes:

R' es alquilo Cs-Cs, alcoximetileno C,-C,, 0 alcoxietlieno Cs-Cyo. pudiendo los

grupos allféticos estar sustituidos por uno a tres de los grupos siguientes:

ciano, nitro, hidrox, cicioalqullo Cy-Ce, alquiltio C,-C,, alquinilo C5-Cy, 0
NR'R®;

R.R® significan hidrégeno o alquilo C;-Cy;
R? es n-propilo o n-butilo.

2. Compuestos de la formula | seguin la reivindicacion 1, donde R’ significa una

cadena de alquilo una, dos o tres veces ramificada con hasta 8 atomos de car-

bono.
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Compuestos de la férmula | seg(n la reivindicacién 1 o la reivindicacién 2, donde
R? significa n-propilo.

Compuestos de la férmula | seg(n la reivindicacién 1 o la reivindicacién 2, donde

R? significa n-butilo.

6-(1-Metil-heptil)-5-propii-[1 2 4ltriazolo[1,5-a]pimidin-7-llamina:
6-octil-5-propil{1 .2,4]triazolof1,5-a]pirmidin-7-lamina; -
S-butil-6-(1-meti-heptil}{1,2,4]triazolo[1 ,9-8]pirimidin-7-ilamina:
5-butil-8-octil-{1,2 4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-ilamina ;
S-propii-8-(3,5,5-trimetil-hexil){1 2,/4]trlazolof1,5-a]pirimidin-7-ilamina
6-hexil-5-propiH1,2,4}triazolo[1,5-a]pirimidin-7-ilamina:
6-heptil-5-propli-[1,2,4]triazolo[1 ,9-a]pirimidin-7-ilamina;

5-propii-8-undecil-{1 .2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-llamina..

Procedimiento para la preparacién de los compuestos de la fdrmula | segtin una

de las reivindicaciones 1 a 7, caracterizado porque se transforman R-ceto éste-

res de la férmula Ii,
0

.ROJiRi I
R Yo

en la que R significa alquilo C,-C,, con 3-amino-1 2,4-triazol de la formula |11

H
N _NH

N 2 ]
e

oS
#r
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en 7-hidroxitriazolopirimidinas de la formula IV

,Lj\l:[
R1
g N v
<NN’ N, R?

que se halogenan en compuestos de la formula V,
Hal
- R’
X v
NN R

en la que Hal significa cloro o bromo, y se transforma V con amoniaco.

Procedimiento para la preparacitn de los compuestos de la férmula | segdn una

de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque se transforman aclicianuros

de la férmula VI,
NC.__R'

Iz v

0" 'R
con 3-amino-1,2,4-triazol de la férmula Nl segln la reivindicacién 6.

Producto fungicida, que contiene un soporte sdlido o liquido y un compuesto de

la férmula | seg(n una de las relvindicaciones 1 a 5.

Semilias que contiensn un compuesto de la férmula | segln una de las relvindi-

caciones 1 a 5 en una cantidad de 1 a 1000 g por 100 kg.

Procedimiento para combatir hongos fitopatdgenos, caracterizado porque se
tratan los hongos o los materiales, plantas, suelos o semillas a proteger frente a
la Infeccién por ios hongos con una cantidad activa de un compuesto de la fér-

mula | segidn una de las reivindicaciones 1 a 5.
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5,6-Dialquil-7-amino-triazolopirimidinas, procedimientos para su preparacion y el uso

de las mismas para combatir hongos nocivos, asl como productos que las contienen

Resumen
5
5,6-Dialquil-7-amino-triazolopirimidinas de la férmula |
NH,
N R'
&Y '
N NP R2
en la que los sutituyentes tienen los significados siguientes:
10
R' es alquilo Cs-C;, alcoximetileno C4-C11 0 alcoxietileno Cy-C:o, pudiendo los gru-
pos aliféticos estar sustituidos por uno a tres de los grupos siguientes:
ciano, nitro, hidrox, cicloalquilo Cs-Ce, alquiltio C4-C,, alquinilo CsCiz 0 NR'R";
15

R*, R® significan hidrdgeno o alquilo C,-Cy;

R?  es n-propilo o n-butilo;

20  procedimiento para la preparaci6n de estos compuestos, productos que los contienen

asl como el uso de los mismos para combatir hongos nocivos fitopatdgenos.
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(Kapitel Il des Vertrags Giber die intemationale Zusammenarbeit auf dem Gebiet das Patentwesens)

m‘“"“‘“"“‘;:;f""‘”"‘ oder Amwelis | WEITERES VORGEHEN slehe Formblait PCTAPEAK 16
Intemationedes Aktenzelchen Imemationales Armeldedatum (TagMonatiahr) | Priorititedatum {TagMonatliahr)
PCTEP2005002426 08.03.2005 10.03.2004

Intamationale Petentidassifikation ({PC) eder nationale Klassifikation und IPC
INV. CO7D48704 AO1N43R0

Anmeider
BASF AKTIENGESELLSCHAFT et al.

1. Bel diesem Bericht handelt es sich um den intemnationalen voriiufigen Prifungsbericht, der von der mit der

Intemationalen voridufigen Priffung beaufiragten Behdrde nach Artikel 35 ersteilt wurds und dem Anmelder geméan
Artikel 36 dbermittelt wird.

2.  Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 6 Biatter einschlleBlich diesas Deckbiatts.
3.  AuBerdem lisgen dem Bericht ANLAGEN bei; diese umfassen
a. @ (an den Anmelder und das Intemationale Biro gesandi} Insgesamt 2 Blatter; dabe! handelt es sich um

& Biatter mit der Beschrelbung, Anspriichen undioder Zeichnungen, dle geéindert wurden und diesemn Bericht
zugrunde liegen, undbder Blatter mit Barichtigungen, denen die Behdrde zugestimmt hat (siehe Ragel
70.18 und Abachniit 807 der Verwaltungsvorschriften).

Blatter, dle frihere Biatter arsetzen, die aber aus den in Feid Nr. 1, Punit 4 und im Zusatzield angegebenen
Griinden nach Autfassung der Behdrde elne Anderung anthalten, die Gber den Offenbarungegehalt der
Internationalen Anmeldung in der urspringlich eingereichten Fassung hinausgeht.

(nur an das intemationale Biiro gesandt) Insgesamt (bitte Art und Anzahl derties elsktronischen Datentriiger(s)
angeben) , derkile ein Sequenzprotokoll undbder die dazugehdrigen Tabellen enthaltenthalten, nur In
elekironischer Form, wie Im Zusatzfeld batreffend das Sequenzprotokoll angegeban (slehe Abschnitt 802 der
Verwaltungevorschriften).

O

b. O

4.  Dieser Bericht enthait Angaben zu folgenden Puniien:

B FaldNr.|  Grundiage des Berichts
O FeldNr. Il Prioritit
O FeldNr. 1l Kaine Ersteliung eines Gutachtens Ober Neuhei, erfinderische Tatigkeht und gawerbliche
Anwendbarkaeit
O Feld Nr. Iv Mangeinde Einheitiichkelt der Erfindung
B FeldNr.v Begrindete Festetellung nach Arkel 35(2) hinsichtiich der Neuhelt, der erfinderischen Tatigksit
und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erki&rungen zur Stitzung dieser Feststellung
O FeldNr. VI Bestimmte angetohrte Unterlagen
O Feld Nr. VIt Bestimmte Mangsl der internationalen Anmeldung
[0 Feld Nr. VIl  Bestimmte Bemarkungen zur intemationalen Anmeldung
Datimm der Elnreichung des Antrags Datum der Fertigstellung dleses Berichis
28.06.2005 02.06.2006
Name und Postanechrift der mit der Intemationale voriiufigan Bevoliméch Bodienatets!
Prifung beauftragien Bahdrde " tater ' f""\.
Europaisches Pateniamt - Gitschiner Str. 103 s i
3 D-10858 Barlin Hass, C i
Tal. +49 30 25801 -0 . .’I
Fax: +40 3¢ 25001 - 840 Tel. +48 30 25901-340 ‘\_.
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Intemnationales Aktanzeichens ,
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT/EP2005002426

Feld Nr. 1 Grundlage des Berichts
1. Hinsichtlich der Sprache beruht der Bescheid auf

® derintemationalen Anmeldung in der Sprachs, in der sie eingereicht wurde.

O einer Obarsetzung der internationalen Anmeldung in die folgende Sprache , bei der
es sich um die Sprache der Ubersetzung handeh, die fir folgenden Zweck eingereicht worden Ist:
0 intemationale Recherche (nach Regeln 12.3 a) und 23.1 b))
O Versttentliichung der intemationalen Anmeldung (nech Regel 12.4 a))
O intemationale voriAufige Profung (nach Regeln 55.2 a) undbder 55.3 a))

2. Hinsichtlich der Bestandteile* der intemationalen Anmeidung beruht der Bericht auf (Ersatzblatter, die dem
Anmeideamt auf eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, geiten im Rehmen dieses Berichis als
*urspringiich eingereicht" und sind ihm nicht beigefigt).

Beschrelbung, Selten

1-18 In der urepriinglich singereichten Fassung
Anspriiche, Nr.

1-10 eingegangen am 16.05.2006 mit Telefax

O einem Sequenzprotokoll undbder etwaigen dazugehbrigen Tabellen - sishe Zusatzleld betreffend das
Sequenzprotokoll .

3. 0 Aulgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen:
O Beschreibung: Seite
0 Anspriche: Nr.
O Zeichnungen: Blatt/Abb,
0O Sequenzprotokoll (genaus Angaben).
O etwaige zum Sequenzprotokoll gehdrende Tabellen (genaue Angaben):

4. 0O Dieser Bericht ist ohne Beriicksichtigung {von einigen) dar dissem Bericht beigefilgten und nachstehend
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzfeld angegebenen Grinden nach

Auffassung der Behdrde Obar den Oftenbarungsgehalt In der urspringlich eingereichten Fassung hinausgehen
(Regel 70.2 c)).

O Beschreibung: Seite

£l Anspriche: Nr.

O Zeichnungen: BlattAbb.

O Sequenzprotokoll (genaue Angaben):

O etwaige zum Sequenzprotokoll gehodrende Tabellen (genaue Angabeny);

* Wenn Punkt 4 zutrifft, kénnen einige oder alle dieser Blatter mit der Bemerkung
"ergetzt" versehen werden.
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Intenationales Aktenzeichen
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d Feld Nr. V  Begriindete Festatellung nach Artikel 35 (2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen
Tétigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkliérungen zur Stitzung dieser

FeststelluE
1. Feststellung
Neuhait (N) Ja: Anspriche 1-10
i Nein: Anspruche
Erfindarische Tatigkeit (IS) Ja: Anspriiche 1-10

Nein: Anspriche

Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspriche: 1-10
Nein: Anspriiche:

2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7):
o siche Beiblatt
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Intsmationales Akléeichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT

(BEIBLATT) PCT/EP2005/002426
Zu Punit V

Begrindete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und

der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkidrungen zur Stiitzung dieser
Feststellung

V.1 Zitierte Dokumente

D1: EP-A-0 141 317 (BASF AKTIENGESELLSCHAFT) 15. Mai 1985 (1985-05-15)

D2: WO 03/009687 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT: TORMO | BLASCO,
JORDI; SAUTER, HUBERT; MUELLE) 6. Februar 2003 (2003-02-06)

D3: EP-A-0 215 382 (BASF AKTIENGESELLSCHAFT) 25. Mérz 1987 (1 987-03-25)

D4: GB-A-1 148 629 (VEB. DEUTSCHES HYDRIERWERK RODLEBEN) 16. April
1969 (1969-04-16)

D5: EP-A-0 770 615 (AMERICAN CYANAMID COMPANY:; BASF
AKTIENGESELLSCHAFT) 2. Mai 1897 (1997-05-02)

Die angegebenen Bezeichnungen getten fiir das gesamte Prifungsverfahren.

V.2 Neuheit

v.2.1 Der Gegenstand der Anspriiche 1-10 ist vom Gegenstand der Anspriiche 1-6
des Dokuments D1 generisch umfasst. Es gibt aber in D1 keine konkreten
Einzelverbindungen, die unter die vorliegenden Anspriiche fallen: Bei denjenigen
konkreten D1-Verbindungen, bei denen R2 n-Propyl oder n-Butyl ist, fallt der Rest R!
gerade auBerhalb des in der Anmeldung beanspruchten Bereiches, und bei denjenigen
konkreten D1-Verbindungen, bei denen R! in den hier beanspruchten Bereich fillt, ist R?
nicht n-Propyl oder n-Butyl (sishe D1, Tabelle auf den Seiten 9 und 10). Daher beruht der
Gegenstand der voriiegenden Anspriiche auf einer neuen Auswahl aus D1.

V.2.2 Der Gegenstand der vorliegenden Anspriiche unterscheidet sich von der
Offenbarung in D2 durch die Definition der Gruppe R?, die der Gruppe X in D2 entspricht.

V.23 Der Gegenstand der vorliegenden Anspriche unterscheidet sich von den in D3

offenbarten Verbindungen zumindest darin, dass dort der der Gruppe R' entsprechende
Rest immer eine Arylgruppe tragt.

Formblatt PCT/Beibiatt/409 (Blatt 1) (EPA-April 2005)
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V.24 In den in D4 offenbarten Verbindungen hat die R' entsprechende Alkylgruppe
nur maximal 4 C-Atome.

V.25 D5 offenbart ein Verfahren zur Herstellung der Zwischenprodukte der Formeln
IV und V. Bei den konkret in D5 genannten Verbindungen ist jedoch der der Gruppe R*
entsprechende Rest Phenyl.

V.2.6 Somit ist der Gegenstand aller vorliegenden Anspriiche neu.
V.3 Erfinderische Tatigkeit

V.3.1 GeméB der Beschreibung ist die der Anmeldung zugrunde liegende Aufgabe
darin zu sehen, 5,6-Dialkyl-7-amino-triazolopyrimidine bereitzustellen, die den aus D1
bekannten &hnlichen Verbindungen in ihrer fungiziden Wirkung berlegen sind.

Va2 Relevanter Stand der Technik fiir den Gegenstand des Anspruchs 1 sind die
Dokumente D1 bis D3, da sie fungizid wirksame 7-Amino-triazolopyrimidine offenbaren.
Der strukturell nachste Stand der Technik ist D1, da es Verbindungen offenbart, von
denen sich die anmeldungsgeméBen Verbindungen entweder nur hinsichtlich der Gruppe
R’ unterscheiden (Verbindungen 16, 21, 23, 42 und 48 aus D1) oder von denen sie sich
nur hinsichtlich der Gruppe R? unterscheiden (z. B. Verbindungen 4, 10, 11, 12, 29 aus
D1). Generisch sind die anmeldungsgemafen Verbindungen vollstindig von der
Offenbarung von D1 umfasst (siehe D1, Anspriiche).

V.33 Der Fachmann, der vor der oben definierten Aufgabe steht, wiirde sicherlich die
aligemeine Offenbarung aus D1 zum Anlass nehmen, neue, aber innerhalb der
generischen Offenbarung von D1 liegende Verbindungen herzustellen, wobei er davon
ausgehen kdnnte, dass diese Verbindungen ebenfalls fungizide Eigenschaften hatten.
Genau das ist im vorliegenden Fall getan worden: Die Anmelderin hat Gruppen R' konkret
in D1 genannter Verbindungen und Gruppen R? anderer konkret in D1 genannter
Verbindungen kombiniert und ist damit direkt zu den anmeldungsgem&Ben Verbindungen
gelangt. Somit ist es grundsitzlich nicht Uberraschend, dass die anmeldungsgemiBen
Verbindungen ebenfalls, wie die D1-Verbindungen, fungizid wirken.

Formblatt PCT/Bslblat/409 (Blatt 2) (EPA-Apii 2005)
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V.34 Die Anmelderin hat nun Vergleichsversuche zwischen bestimmten
anmeldungsgeméBen Verbindungen und konkret in D1 genannten Verbindungen
vorgelegt, aus denen hervorgeht, dass dann, wenn R? n-Propyl oder n-Butyl ist und
gieichzeitig R’ der speziellen in Anspruch 1 gegebenen Definition entspricht (eine
Kombination, wie sie in D1 nicht verifiziert wurde), gegeniiber konkret in D1 genannten,
strukturdhnlichen Verbindungen eine wesentliche Verbesserung der Wirkung gegeniiber
bestimmten Schadpilzen auftritt. Zum Vergleich wurden Verbindungen aus D1 verwendet
deren R? entsprechender Substituent ebenfalls n-Propyl bzw. n-Butyl ist, so dass der
strukturelle Unterschied lediglich durch R’ bestimmt wird. Hierbei ergab sich eine nicht
vorhersehbare signifikante Verbesserung der Wirkung bei den getesteten
anmeldungsgeméBen Verbindungen mit den Resten R = C,-Alkyl oder Cq-Alkyl oder C,-
Alkoxyethylen oder C,-Alkoxyethylen.

V3.5 Die Vergleichsversuche zeigen, dass mit dem Gegenstand der Anspriche die
oben definierte technische Aufgabe tatséchlich geldst wurde. Die Wirkungsverbesserung
aufgrund des spezifischen Substituenten R', die mit den Vergleichsversuchen glaubhaft

gemacht wurde, wird im relevanten Stand der Technik nicht nahegelegt und ist daher
Uberraschend.

V.3.6 Erfinderische Tatigkeit kann daher fiir den Gegenstand der nun vorliegenden
Anspriiche 1 bis 10 anerkannt werden.

V.4 Gewerbliche Anwendbarkeit

Der Gegenstand der Anspriiche 1-10 ist gewerblich anwendbar.

Formblatt PCT/Beiblatt/408 (Blatt 3) (EPA-Apr 2005)
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4,
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8.
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Trinzolopyrimidine der Formel |

NH,
R"
o

N""ku’ R?
in der die Substitusnten folgende Bedeutung haben.
R! CgyCyAlkyl oder C;-Ci-Alkoxyethylan;
R? n-Propyl oder n-Butyl,
Verbindungen der Formel | gemaR Anapruch 1, worin R’ fOr eine unsubstitulerte

unverzwelgte oder sin-, zwel- oder drelfach verzweligte Alkyiketie mit bis zu 9
Kohlenstoffatomen staht.

Verbindungen der Forme! | gemaB Anspruch 1 oder 2, worin R? fir n-Propyl
steht.

Verbindungen der Formal | gemég Anspruch 1 oder 2, warin R? for n-Butyl eteht.

6-(1-Methyl-heptyl)-6-propyH[1,2,4}trlazolo[1,5-a]pyrimidin-7-ylamin;
8-Octyl-5-propy-[1,2 4ltriazolo[1,5-alpyrimidin-7-ylamin;
B-Butyl-8-(1-methyl-heptyl)-[1,2 4}triazolof1,5-alpyrimidin-7-ylamin;

- 5-Buty+-8-octy-[1,2,4liazolo[1,5-alpyrimidin-7T-ylamin;

5-Propyl-6<(3,5,5-trimethyl-hexyl)-[1,2,4ltriazolo[1,5-a]pyrimidin-7-ylamin;
6-Haxyi-5-propyi-{1,2,4]triazolo[1,5-a]pyrimidin-7-ylamin;
6-Haptyl-6-propyhki1,2 4]trlazolo[1,5-a}pyrimidin-7-ylamin.

Verfahren zur Hersteliung von Verbindungen der For;nel | gem#B einam dar An-
aprGche 1 bis 5, dadurch gekennzeichnet, dass man (-Ketoester der Forme! I,

1
RO R

R* 0
In der R fir C,-C¢-Alkyl steht, mit 3-Amino-1,2,4-triazol der Formael lit

\'EE’NH: i

zu 7-Hydroxytriazolopyrimidinen der Formel IV

-

+43 621 68488: Epas o406
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20
OH
R'.
gl:"l‘n’ R?

umsetzt, walche zu Verbindungen der Formel V,

49 621 624882 Eparn0g06

3F

Hal .
- R
NS v
g
N 'R
in der Hal fr Chlor oder Brom steht, halogeniert warden, und V mit Ammonlak

5 umgesetzt wird.

7. Veifahren zur Herstellung von Verbindungen der Formeil | gemaR einem der An-
spriche 1 bis 5, dadurch gekennzsichnet, dass man Acylcyanide der Formal VI,
NC._.R'
I Vi
0% “R?
10 mit 3-Amino-1,2 4-triazol der Formel lll gem#® Anapruch 6 umsetzt.

8. Fungizides Mittel, enthaitend elnen festen oder fidesigen Trager und sine Verbin-
dung der Formel | gem&R einem der Anapriche 1 bis &.

16 9. Saatgut, enthaltend eine Verbindung der Formel! | gemal einem der Anspriche 1
bis 5 In Mengen von 1 bls 1000 g pro 100 kg.

10. Verfahren zur Bek@mpfung vor pflanzenpathogenen Schadplizen, dadurch ge-
kennzeichnet, dass man die Pitze, oder die vor Plizbefall zu schiltzenden Materi-
20 alien, Pflanzen, den Boden oder SaatgOter mit einer wirksamen Menge einer
Verbindung der Formel | gomaR elnem der Anspriche 1 bls 5 behandelt.
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Reivindicaciones

Triazolopirimidinas de la férmula |

NH

N~ \2 R’
o '

N° 'R

en la que los sustituyentes tienen los significados siguientes:;

R' es alquilo Cs-Cg 0 alcoxietileno Cs-Cio

R? es n-proplio o n-butilo.

Compuestos de la formula | seg(in la reivindicacién 1, donde R’ significa una

cadena de alquilo una, dos o tres veces ramificada con hasta 9 &tomos de car-

bono.

Compuestos de la frmula | segtn Ia relvindicacion 1 o la reivindicaclén 2, donde

R? significa n-proplio.

Compuestos de la férmula | segun la reivindicacién 1 o la reivindicacion 2, donde

R? significa n-butilo.

6-(1-Metil-heptil)-5-propil-[1 .2,4]triazolo[1 ,9-a]pirimidin-7-ilamina;
6-octil-5-propli-{1 .2,4]triazolo[1 ,9-a]pirimidin-7-ilamina;

5-butil-6-{1-metil-heptil)-[1 12,4}triazolo[1 ,5-a]pirimidin-7-ilamina;

Pégina modificada
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S-butil-6-octil-[1,2,4]triazolo[ 1,5-a]pirimidin-7-ilamina :
5-propll-6<(3,5,5-trimetil-hexil)-{1,2,4]triazolo[1,5-a}pirimidin-7-ilamina
6-hexil-5-propil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-ilamina;

6-heptil-5-propil-[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-lamina.

Procedimiento para [a preparacion de los compuestos de la férmula | segin una
de las reivindicaciones 1 a 7, caracterizado porque se transforman B-ceto éste-

res de ia férmula Il,

O
R1
R Y0

en la que R significa alquilo C,-C,, con 3-amino-1 2,4-triazol de la fdrmula I

H

N _NH,
A

en 7-hidroxitrlazolopirimidinas de la férmula IV

OH
- R’
ool
N’l\N’ R’

que se halogenan en compuestos de la férmula Vv,
Hal

1

el

en la que Hal significa cloro o bromo, y se transforma V con amontaco.

N R?

Pagina modificada
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10.

i

Procedimiento para la preparacién de los compuestos de la férmula | seqgan una

de las reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque se transforman acilcianuros

de la férmula VI,
NC.__R'

I vi

0 R?
con 3-amino-1,2,4-triazol de la férmula Il segan la reivindicacion 6.

Producto fungicida, que contiene un soporte sélido o liquido y un compuesto de

la férmula | segln una de las reivindicaciones 1 a 5.

Semillas que contienen un compuesto de la férmula ! segdn una de las reivindi-

caciones 1 a 5 en una cantidad de 1 a 1000 g por 100 kg.

Procedimiento para combatir hongos fitopat6genos, caracterizado porque se
tratan los hongos o los materiales, plantas, suelos o semillas a proteger frente a
la infeccién por los hongos con una cantidad activa de un compuesto de la for-

mula | segln una de las reivindicaciones 1 a 5.

Pagina modificada
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