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(T PETITORIO
ia rei A L CLARLLIIA 1. LAt
IlldllStl‘ y Come c1o Rad: 06-128580- -00000-0000
SUPERINTENDENCIA Fec: 2008-12-22 11:33:34 Dep. 2020 NUECREACIONES 4,
Tra. 19 PATENTEII
Eve: 376 +ASENACIONALI
Act411 PRESENTACION Follos, 202
FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencién. (] Patente de Modelo de Utilidad.
Capltulo |. [ capitué IL.
@ Nombre: BASF AKTIENGESELLSCH
sociedad constituida y existente bajo las IDENTIFICACION
SOLl‘(:TII)ANTE leyes de: Republica Federal de Alemania | ¢ c. .| NIT ]
Direccidn: 67056 Ludwigshafen, CE. O oo O
Repiblica Federal de Alemanla Cual
Domicitio: Ludwigshafen, . T
Repiblica Federal de Alemania Namero
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccidn: Carrera 4. No. 72-35 c.C. ¢ NIT 0
Teléfono: 347 36 11
REPRESENTANTE |- 211 88 50 CE. O ore O
O APODERADO 1 roai: clientes@camyp.com, Cual
Domicilio: Bogota, Cdombi# Nimero 438.018 T.P 31.920
O 1. Caristen BLETTNER / 10. Anja SCHWOGLER \/
Unit. A 4F, No. 23 Repulse Bay Road Heinrich-Lanz-Str. 3,
Hong Kong, } 68165 Mannheim,
'NVE"'('.','g;‘ (ES) China / Repuiblica Federal de Alerhania
2. Frank SCHIEWECK 11. Oliver WAGNER
Lindenweg 4, Im Meisental §0,
67258 HeBheim, 67433 Neustadt,
Repiblica Federal de Nm?/ Republica Federal de Alemania
3. Jordl TORMO | BLASCO 12. John - Bryan SPEAKMAN
Carl-Benz-Str. 10-3, in den Hahndomen 7,
66514 Laudenbach, 67273 Bobenhaim
Republica Federal de Ale mania Repiblica Federal de Alemania
4, Berm MOLLER 13. Thorsten JABS
Stockinger Str. 7, Richard-Wagner-Str. 52g,
67227 Frankenthal, 87454 HaBloch
Republica Federal de Alem: Reptblica Federal de Alemanlé
§. Markus GEWEHR 14. Slegiried STRATHMANN
Goethestr. 21, Donnersbergstrasse. 9,
56288 Kastsllaun, 87117 Limburgerhof
Republica Federal de Alemani Reptiblica Federal de Alemania
8. Wasslllosa GRAMMENOS 15. Uirich SCHOFL
Alexander-Fleming-Str. 13, Erlenstr. 8,
87071 Ludwigshafen, 68782 Branhl,
Replblica Federal de Algmania Repiblica Federal de Alemania
7. Thomas GROTE 46. Maria SCHERER
Im Héhnhausen 18, Hermann-JOrgens-Sirassa.30,
67157 Wachenheim, 76829 Godramstein
Repiiblica Federal de Alemania Repiiblica Fedaral de Alemania




T

CAVELIER ABOGADOS COLO 00381 -841/-15’1-0 ID-5027WPCLD381

8. Joachim RHEINHEIMER 17. Relnhard STIERL

Merziger Strasse 24, Jahnstr. 8,

67083 Ludwigshafen, 67251 Freinsheim,

Republica Federal de Alemania Replblica Federal de Alemania
8. Peter SCHAFER /

ROmerstr. 1,

67308 Ottersheim,

Republica Federal de Alemania

®

PCT (86)
Solicitud Intemacional No. PCT/EP2005/006855 Fecha: 24 de Junio de 2005
Publicacion Internacional No. WO 20068/000436 A1 Fecha:_05 de Enero 20086

TITULO (54)
COMPUESTOS DE TRIAZOLOPIRIMIDINA Y SU USO PARA CONTROLAR
HONGOS NOCIVOS

©

Clasificacién Intemaclonal (51) CO7D 487/04 /0 IN43 / q0.

Prioridad | (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Ndmero de Solicitud
sik Noll DE 25 de Junio de 2004 10 2004 030 816.0

@ Comprobante de pago No.: 06-89,329 Fecha: Noviembre 21 de 2006

Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 463.000.00.

A0 Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

B8  Poderes, sifuere el caso.

Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.

[0  Declaraciones.

Copia de ia solicitud internacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)

X Traduccidn de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcifn, reivindicaciones,
dibujos)

O Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

O Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA.

[0  De serel caso, copia del contrato de acceso.

O De ser el caso, documento que acredite la licencia o autorizacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

O De ser el caso, certificado de depdsito del material biolégico.

Arte final 12x12

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

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

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

NOMBRE: EMILIO FERRERO
FIRMA : @_ o

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

1. {4 Publicacion Intemacional WO 2006/000436 A1
Descripcion:
Péaginas en el idioma original 73
Péaginas en espafiol 80
Reivindicaciones: Nimero (s) 13
Figuras: Nimero (s)

2. Forma PCT/ASA/210. Informe de Bisqueda Intemacional

3. [XIExtracto de publicacién.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN FASE
INTERNACIONAL
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. REPRESENTACION Y. PODER

-

'I. \“

- (Pir Patents, Modelle und Zaichnungen; Warenzeichen

und Servicersichen; Handelmamen-und-zeichen),

VERTRETUNG UND VOLLMACHT

:Yo- (nuioim). abajo hr]mdo n)

domiciliado(e) en .Luduigshafeny-Repiblica

.Fedem-l....d.e....A.hmaﬂ.i.a.:...............:1 ............. [o—

por el presenie nombramos a GERMAN. CAVELIER,
tpa. 832; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; ERNEETO
CAVELIER, tpa. 11519; y EMILIO FERRERO, tpa.
31929; domiciliades en la Carrera 4 N© 73-33, Bogotd,
Colombia, en obedecimlento a lo dispucstn en el pard-

- grafa 1° del "Artieulo 543 del Ciddigo. de Comerclo, sl

primero eomo printipal y loa deméds cémo suplentes, en
su orden, cbmo nucstros representantes en todos los
asuntos da propledad Industrial con facultad pars recibir
notificacionés, y nombrar apodersdos judiciales o ex-
trujudiciales. El: primer- representante suplents reem-
plazard al principal en caso de ausencia o impedimento
tamporal o definitivo de aquél La misma regla se apli-
card cuiindo el segundo representante suplente hays de
reemplazsr sl primers, o'el tercero al segundo. En tales
cards, el representants principal, o el primero, o segun-
do suplente, en -su casb, o' ambos, declararin su
intencién de no ejercer 'la ~representacién mediante
declaracién sutenticads pdr Nateria Piblits en Cplom-
bia, o por Notarlo u otro Funclonario Piblico, o Cinsul
de Colombia, en el extrinjero; y sl se tratare de Im-
pedimenta, con el certificado respactivo. Bl alguno de
los nombrados fsltare definitiviments, el.gigufenta to-
mard s luger. Cusndo cesare la ausencls o impedi-
mento del representante principal, o d& #u primero o
segundo suplente, en su caso, podrin ejercer la repre-
sentacién, en su nrden, uno u otros segln el casp, asu-
miéndola por el solo hecho de ejercerls, cesando en

: momento el ejercleie de Ia representacién por el

primero, segundo o tercer suplenta en su caso,
Ademis, ¥y baje las mismas reglas, conferlmos poder a
los sbogades arriba nombrados, para obtener In pro-
teccién de mi (nuestra) propledad industrisl y contra
1s competencia deslesl, s cuyo efecto autorizo(smos)
& los dichos apoderados para que me(no) representen
ante cualesquiera entidades o personas, ejerzan o no
jurisdiccién, espicialmenta ante las del orden adminls-
trativo, contenclaso-administrative y judicisl, en todo 1o
concarniente a loa sigulentes ssuntos: a) Obtencién de
patentes de Invencién, modeloa y dlbujos industrisles;
el registro de marcas de fibrica, colectivas, defensivas
y de parviclos; el depésito de nombres comerciales y
ensefias; su traspaso, eamblio ds nombre o
domieills, cancelaclén voluntaria; y sl reglstro de I-
md:llade unlt.l:u-u ldmll:’)“m acciones de
opozicin, canee n, nu cautelares, con-
M&ndellnnehlyenmnlhjuldu clviles, pe.
nales, administrativos o contencloso-administrativos
relacionados con estog derechos; acciones y juiclos que
Promovamos o se noi promuevan, Y paras que en todod
los ssuntos arriba determinados, puedan sustituir este
mandato, transigir, desistir, cancelar, recibir, renunciar,
y ratifiear los actos hechos por agentes oficlosos.

Dado 7 firmado hoy ...17..4€. marzo. de . .1989

D=6700_ Ludwigshafen

- tigten ernenné(n), 4R

Iech (wir) unten Unterzeichnender (de) .
BASF. Aktiengeaellschaft

wohnhatt in Ludwigshafan,. Republica..Federal
O A N et

varleihen durch dieses Schreiben an GERMAN CAVE:

- LIER, tps. 832; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; ER-

NESTO CAVELIER, tpa, 11518; und EMILIO FERREROD,
tpa. 31929; wohnhift in der Carrera 4F NY 72-38, Bogoth,
Kolumblen, um dis Verfligung‘des Absatzes 1 im Ar.
tikel 543 des Handelsgesetzsbuch xu beschten, der erste
ala’ Hauptvertreter und dle fibrigen als Btellvertreter,
beziehungsweise, als unsere Verterter in allen was sich
auf das industrielle Eigentum bezieht,. berechtigt Me)-
dungen zu empfangen und gerichtilche und susserge- .
richtiiche Bevollmigtigie zu ermnennen. Der erste Stell-’
vertreter wird den Haupiverireter ersatzen wegen
seltwelligen oder definitiven Abwesenhelt oder Hinder- -
niasey des ersten. Dieselba Regel wird angewandt wer-
den wenn der zweita Stellvertreter den ersten ersetzany
musa, oder der dritte den zwelten. In solchen Fille der.| -
Hauptvertreter, oder der erste oder der zweits Stell-i

vertreter, berlehungsweise, oder beide, werden fhre, . :
ausrul)-

Absicht qussprechen um nicht die Vertry
ben mittelst Ausssge notariell beglaubigt in Kdlumblen, '
oder vor Notar oder vor einem anderen Bffentlichen|
Beamter, oder 'Kolumbisnischen Koniul Im Auslande:!
ynd wenn es ein Hindernim sel, mittels der batreffende
Begisubigung. Wenn einer der Gennanten im 3
abwegend wiire, der Folgends wird thn rerssteen. Im:
Falle- dnss die Abwesenheit oder das Hindernlz &
Hau oder dicjenigen peines ersten, zwel
oder dritten Vertreters, bexlchungswelss, been
elner oder anderen, crdnungeweise werden dle Vi \
tung asusiiben und sle zu sich nehmen nur auf Grumd:
sle-ausrufiben, mit Au n zur Zelt der Ausfibung der]
Vertretung durch den ersten, den zweiten oder den
dritten Btellvertreter bexiehungrweaise. |
Ausserdem, und unter djess)ben Regeln, wir verleihen;
den genannten Rechtsanwaelta die Vollmacht, und um"
den Schutz melnes (unseres) Industrielen Eigentum|
merhalten, und gegen den tinjauteren Wetthawerb:- xu;
desgemn Zweck Ich le genannten Pevallmieh-|
gd tu-:

tionen oder Personep,t
oder nicht, . vor- afJ&M
streitigem - Verwialtphp
in allen was sich afifiy
Tu vertreten: a) B
und Zeichnungen; Ry
Defensive- und S¥r
Handelmamen- ung*®
Ubertragung, Namg
Annulierung und & vl gt

b) Die Oppositions 8Oty e
Varsichtsmassnahmen, Lizenzen und Im algemelneni
die Zlvil., Straf., Verwaltungs- oder streitigen Verwal- |
tungeprozesse, die mit diesen Rachten verbunden sind,:
Akfionen und Verhandlungen, die wir vorantraiben !
oder die man una vorantreibt und; ¢) damit sle in allen:
oben bestimmten Angalegenheiten dieses Mandat erset--
z=n, regeln, davon Abstand nehmen, annulieren, empfan. !
gen, verzichten, Meldungen annshmen und gerichtlichs .
und gussergerichtlicha Bevollmigtigte ernennen, und
die Handlungen der halbamitlichen Vertreter bestitigen,

Unterzeichnet heute am .17.. MiKz.. 1989

Tt 44

-'ppa_ . Welzel

Unterschrift
ppa. Rlch_tgrs

. 3 N - ol l.l o . . . . ot
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U.R.Nr. 1407/89 - o wﬂ; ' DL

Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorste ....._.,
eigenhiindig vor mir vollzogenen Unterschriften ‘der fir
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein
handelnden Herren: -

1. Dr. Qunther W e 1 2'el , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhein, )

2. Dr. Peter Rich¢t er s , Chemiker in -
Ludwigshafen am Rhein.

Die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters sind mir persdnlich
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

Sitz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind.

Ludwigshafen em Rhein, den 17. M#rz 1989

?H;jﬁﬂgﬁﬁﬁﬁh_,“:ﬁqmn :JE
g4+ 04 DIC 2008 2‘%

it

- -7Agﬁ;.j¥’nder Unterschrift des Notarassessors
T~ -Thomas Walter -

h bestéllter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Kohler
" {n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedrilckten
Dienststempels-weFden hiermit bestdtigt. Zugleich wird bescheinigt,
o 2508 der Vorgenannfe zur Vornahme der Amtshandlung befugt-war.
ﬁgkankenthal (Pfalz). den-einundzwanzigsten Mirz neunzehnhundert-
' o - neunundachtzig :: .

dsident des

»

. oot

% Manetian

v

Rosnluchin i, 5



" El suserito Cénsul General de Goiomﬁiq en Frankfurt
am Main, :Repﬁ?.?_lici: Federal de Alemania, vistos los
do:cumentoa pre-sentados poz; los interesados,

c E_g TIFIC A{
Que el sefior :Ti-:oma:;s Waltel_-: SN - -~ -

quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein-~-- _——i -
autenticé la(s) firma(s) del(oe) signatario(s) del
Poder precedente, sjercia las ru:ztciones.-indicndas 7

su firma corresponde a la registrada ante el 'I'r:l.bunal Re-
gionul de Frankenthal (Pfals)--—-r------f--—-q -----------

r que la comvaﬁ:.E BASP Aktiengesellnchaft---_-?-..—.-—-n-.-.—q-—r--.'-_

es una aociedad constit'uida de’ acuordo con las leyea
de la Repﬁblica Federal de Aleman:.a y cumple su ob:jet;
conforme a las mq.mas. que el(los) Benor(es) Dr. Gunther }

i
WELZEL y e1 Br. Peter BYCHTERS—-—--—- L PRI INELLEHU A
 quien(es) en sus. car&ct‘r(as) de tl[:m:le::"m“‘ﬂ

Iﬂl'm lu‘g

.-m_-]

By cm(;,- g gt oue 1l o
(fueron) au nticacia( g) ‘afté: a1 Notaric 3

- e ———————— ee(son) s 5 L 3
te(s) legal(es) sn este pais: ;mum” _ J
El Cbéngul Genersdl no asume responsabilidad por el con- A

tenido del documento. € .. . Lo

Pats. CQrtiricacibn se’ axpid.e en F::nnkrurl: em Main,
el seis de Abril de mil novecientos ochenta y nueve.

Frank!urt a.M 0 5 AP,R 1089

iPAGADO IMPUESTO DE TIMBRE
ot PR % g L) (e
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B CONO NOTARIQ BUXTO Bs.
B000 BEL SincyLD
IOTOCOP, Sl V00 CONSTAR GUN 1A

Die konsularische Legalislerug_ist notwendig.

NOTA PARA EL SEXOR CONSUL COLOMBIANO: Segiini los articulos 85 del C. de P. C. y 480 del C. de
Co., sl el poderdanfe es una socledad, el sefior Cénsul debe certificar que tuvo a In vista las prucbas de

su axjstencia, que eferce su objeto soclal, que quien confiere el poder es su representante y puede otorgar
* poeer, leg'uldvm_entg autenticar la firma de éate.

Ok



I
. [ [ w * . - [ ' .....
_- L -- . . - - 1 ] . -
L L] .
- . :
1Y A »
. m . "
v . - ' ‘
) 0
~ §rofrands
' 1] L -
f . i
| .
i . .
.- . .
W
- -
-
) 1] .
- . . ]
- T, s "
b e
- X
L. ...ﬂ
--l - ’ - - s =
. "
i
A
o
' ai
" L] an
- " L] -
iy . H
f ' e,
. \ 1oy
N e . ) I -
| ' Yy _
N ' . . . ! ] .
" " :
M
- ' .. hy . .
H
[ -
b 1
2 - -
. i .
H
"
' (L _ L1}
] - 3
- ok - m
. s . . |
‘.muﬂ o e .
. h e -
541 W
o ' v . . .
45 :
.. o 1F CE
m.ml P " .
. H S
) = oot t -
om.wu .
8 . :
v d0x
is .
gags
e mﬂ E )
! " -
(3

. . i . ~

b n " —

'? i
3 %



19.3) | 2120100

Lall CAVELIER ABOGADOS =

?_I_'.ﬂ_l.i__ﬂi_ Il_l

[ v i B e s s B

= —— ) T T : Thadiiple




0

{ TRADUCCTON ‘OF ICIAL ND. 2036
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de un documanto escrito en Alemdn, el cual para su iden-

tificacién sé mella con &1 sello de la traductora, 1o mismo

que la presente.-

(A continuacién del podér c?nf-rido a BERH;N CAVELIER, GON-
ZALO PERDOND, ERNESTO EAVELIER y EMILID FERRERD, domiciliados ° : %
en'la Cra. &  No. 72-33, ‘Bogotid, =l 17 dm. marzo de 19é9, borl
1a sociedad BAGF Aktiengesellschaft, domicilisda en
Ludwigshafen, RFAI) : : "

Pr ri 3 . 7 1= o

=Curt.l.j!'il:o la autenticidad de las firmas anteriores pusstas

ante mi, por los seloresy : ) =

i. Dr. GBunther W @ 1 ze 1 , quimico, domiciliado en nfE

Ludwigshafen am Rhein, b i - - M
- _ _ _ ) . . . F'
2. Dr. Peter Ric htr s, quimico, domiciliado &p EJ

Ludwigshafen am Rhein.

A los doctores Welzel y Richters los conozco en parsona.

-

',
.
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- -
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(_E!I_._il't_l.'f_':i.i:__:‘:-por haber tenido a la vista el’ registro de l:mlier—

|::I..n HR B 3000, del juzgado de Ludwigshafen, q:lflﬂ los doctores

Wlzel y Richters, sh su gal.t:dad: de apoderados, estan facul-

tados para representar conjuntamente y fir':l\ll" por la sociedad

BABF Aktiengesellschaft, .con sede en Ludwigshaten.
Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 1989

(el lo_ redondon ) : : :

Dr. Siegfried Kohler Fdo.1 firma ilegible’

Notario de Ludwigshafen : Th. Walter

Asesor del! notarid como repre

sentante oficialmente de:s.i.gnaci'c_l

iustiats
|

. : T  del notario Dr. Siegfried Kohler

= =

e it
599 Ml

e

{_ S8e certifica la autenticidad de la firma anterior del asesor =
< : . :
§9 % del notario, consejero de justicia Dr. Kohler, domiciliado en
o ’ . :
N (| 1 .
'-‘_]E |.§ Ludwigshafen am Rhein, v 1la del sello oficial que la acom-
T pafia. Al mismo tiempo se certifica que 'eel mancionado natario
‘estaba facultac_ln para realizar ese néto oficial.
£como NOTARID BEATO 0 TiAtD
- . = OF ROGOVA, mAGD CORDTAN C' L LA
Frankenthal (Pfalz), veintiuno de. marzo de m e
. * (] 1.
ochenta y nueve :".E'--.
_ i
P N ey
JUAN MANUEL BOTERO MEDINA
NOTARIO
-2 )
1 ‘ v

i e T T TS T P " ’

\
4

'4'5 'J’mi’r‘.' '

saanad, )

x s
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P#&i&dpﬂtﬂ del Tribunal Regional
Fdn.1 firma ilegible (swllo redondor)
(Franz Berfas) El Presidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Pfalz)
Notair Dercechos 20,-- DM

EN EBPAROL3 La legalizacién de las firmas anteriores por =l -
Consulado de General de Colombia sn Frankfurt, bajo el No.

0077 (Certificacion consular) del & de abri)l de 1989 y del

Ministerio de Relaciones Esteriores de Colngﬁ:ﬁﬁﬁhmyﬂp% 8
> DF VOGOTA, MABD GONI'III LUl LA

. OMA COMEWNE FON . TRTINA

rdl.lﬂ “g 'FHIB‘O i \.A A& ALY

83041 del 24 de abril de 1969.

= - o
———

Fagado impuesto de timbre USS 6,00

---t S azg e
!
E8 TRADUCCION FIEL Y cuuPLETq, ({ la mrw ARig - ¢ copn pen
re

los archivos de estas oficinal luucuﬁtrqpll:IQn.

T

Sogota, 26 de abril de 1989 -
wz ARRIAGA DE HERBEN

e o
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CAVELIER . . Colombi 3

ABOGADOS . -
EDIFICIO SISKI

CARRERA 4° N*. 72-35
BOGOTA, § - COLOMBIA

0000055698

CESION ASSIGNMENT

Yo, (nosotros), abajo firmado(s) 1 (we), the undersigned

~ -Carsten Bleltner
Richard-Wagner-Str48, 68165 Mannheim
Germany
Citizen of Germany
¢ sFrank Schieweck
Lindenweg 4, 67258 Hefheim
Germany
Citizen of Germany
© YyJordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Sir.10-3, 69514 Laudenbach
Germany
—p> Cirizen of Spain
~~{Bernd Miiller
Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal
Germany
Citizen of Germany
“34>Markus Gewehr
Goethesir. 21, 56288 Kasteliaun
a Germany
- Citizen of Germany
domiciliado(s) en s yWassilios Grammenos
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany
Citizen of Greece
¥ Thomas Grote
Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany
Citizen of Germany
+ Juachim Rheinheimer
Merziger Sir.24, 67063 Ludwigshafen
—b Germany
Citizen of Germany
& < Peter Schdfer
Réimersir.1, 67308 Ottersheim
Germany
Citizen of Germany
- 2Anja Schwigler
Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Germany
Citizen of Germany

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

OO Amtigmmes Form 01 1188



declaro(amox) bajo juramento ser dnico(s) y verdadera(s)
inventor(es) de la invencidn:

COMPLESTOD DE T2 A20W0PM R IHIOIN A
v 50 U0 PARA CONTROLAZ
HOMGOD MOCIVOD.

declaro(amos) asi mismo que cedo(emos) ¥
transfiero{erimaos), sin limitacion, a favor de la sociedad

P Aktiangesellschart
constituida y existente de conformidad con las leyes de

Aleman o

domiciliada en

6705¢ Luckut gshafacn. Aommla

todos los derechos inherentes a dicha invencidn y que la
citada Compaiia queda facultada para solicitar en su
nombre la patente correspondiente en la Repiblica de
Colombia.

CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-34)

€0 Amdgnmens Fovm 1 1148

" . Colombial kY

Seite 2
0000055698
~ A Oliver Wagner
Im Meisental 50, 67433 Neustad!
Germany
Citizer of Germany

~ sJohr-Bryan Speakman
In den Hahndornen 7, 67273 Bobenheim
Germany
Citizen of United Kingdom
~ #Thorsten Jabs
Richard-Wagner-Str.52g, 67454 Haflloch
Germany
y. Citizen of Germany
* 1Siegfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof
Germany
v, Citizen of Germany
—AUlrich Schofl
' Erlenstr. 8, 68782 Brilhl
Germany
X Citizen of Germany
“EMaria Scherer
Hermann-Jiirgens-Sir.30, 76829 Godramstein
Germany
~ Citizen of Germany
~ A Reinhard Stierl
Jahnstr8, 67251 Freinsheim
Germany
Citizen of Germany

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

Triazolopyrimidine compounds end their use for controlling
harmful fungi

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

BASF Aktiengesellschaft

a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of

Germany

domiciled in

67056 Ludwigshafen, Germany

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
WFPFPODERE-343

CO Aslgnment Form (11 1158

Colombia
Seite 3

0000055698

Dado y firmado hoy Given and signed this 0 4' Juli 20"5

Firma Signature

G RO

Carsten Blettner

=l >

Frank Schieweck

_[5#_—»—_-;‘{4;@!/
Bernd Miiller
/é w c- &ne &—

Markusfiewehr

LY 'Y
. e
Wassilios G enos

ﬂmﬂ_

,44 A

Peter Schdfcr

" ELc/wZ\r
=

nja Sdmdgler
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OhvedWagner

Srey'rmd Stithmann

%7

Ulrick Schafl V

/M/%?q

Reinhard Stier!

Notartzation and legalized by means of Apostille

CAVELIER ABOGADOS
WFPODERE-M3

€0 Asigumeni Farm 01 1154
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Seite 4
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U.R.Nr. 1634/2005

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

a) Mr. Carsten Blettmer, residing at Richard-Wagner
Str. 48, 68165 Mannheim, Germany, personally known
to me,

b) Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweg 4,
67258 HeBheim, Germany, personally known to me,

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

d) Mr. Bernd Milller, residing at Stockinger Str. 7,
67227 Frankenthal, Germany, personally known to
me,

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

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

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

h) Mr. Joachim Rheinheimer, residing at Merziger Str.
24, 67063 Ludwigshafen, Germany, perscnally known
to me,

i) Mr. Peter S8chifer, residing at Rémerstr. 1, 67308
Ottersheim, Germany, personally known to me,

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

k) Mr. Oliver Wagmer, residing at Im Meisental 50,
67433 Neustadt, Germany, personally known to me,

1) Mr. John-Bryan Speakman, residing at In den
Hahndornen 7, 67273 Bobenheim, Germany, Citizen of
United Kingdom, persconally known to me,



m) Mr. Thorsten Jabs, residing at Richard-Wagner-Str.
52g, 67454 HaBRloch, Germany, persocnally known to
me,

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

o) Mr. Ulrich 8chéfl, residing at Erlenstr. 8,
68782 Brihl, Germany, personally known to me,

p) Mrs. Maria Scherer, residing at Hermann-
Jiirgens-Str. 30, 76829 Godramstein, Germany,
personally known to me,

q) Mr. Reinhard S8tierl, residing at Jahnstr. 8, 67251
Freinsheim, Germany, personally known to me,

are true and valid.

Ludwigshafen/Rhine, this 4™ day of July, 2005

notary public

Wert 5.112,92 €




APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese &ffentliche Urkunde

2. ist unterschrieben von Notar
Draxeil-Fischer

3. ' in seiner Eigenschaft als
Offentlicher Notar

4, sle ist versehen mit dem Siegel/Stempel
des Notars Ludwig Draxal-Fischer :
in Ludwigshafen am Rhein

Bestatigt

in Frankenthal (Pfalz)

am 19. Juli 2005

durch den Présidenten des Landgerichts
unter Nr. 91 Eb - 830-847/05

© eNOO

Siegel/Stempel: "10. Unterschrift
. Im Auftrag

,«»\_ﬂ/é/

(Christian K&neke)
Richter am Landgericht

-J Kostenvermerk:
Gebdhr 12, €
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TRADUCCION OFICIAL 310/2006 DE UN DOCUMENTO EN INGLES Y EN
ESPANOL, REALIZADA POR EDUARDO CALADO NOGUERA, TRADUCTOR OFICIAL
AUTORIZADO POR RESOLUCION 541 DEL 27 DE FEBRERO DE 1976 POR EL
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEBIDAMENTE REGISTRADO ANTE EL
MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES DE COLOMBIA. DE ACUERDO CON
DICHO DOCUMENTCO, LOS ABAJO FIRMANTES, A SABER:

Carsten Blettner, Richard-Wagner-Str. 48, 68165 Mannheim,
Alemania, ciudadano de Alemania;

Frank Schieweck, Lindenweg 4, 67258 Hessheim, Alemania, ciudadano
de Alemania;

Jordi Tormo i Blasco, Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach,
Alemania, ciudadanc de Espafia;

Bernd Milller, Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal, Alemania,
Ciudadano de Alemania;

Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun, Alemania, ciudadano de Alemania
Wassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen, Alemania,
Ciudadano de Grecia;

Thomas Grote

Im Héhnhausen 18, 67157 Wachenheim, Alemania, ciudadano de
Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str. 24, 67063 Ludwigshafen, Alemania, c¢iudadano de
Alemania

Peter Schdfer

Rémerstr. 1, 67308 Ottersheim, Alemania, ciudadano de Alemania
Anja Schwégler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim, Alemania, ciudadano de
Alemania

Oliver Wagner



x4
Im Meisental 50, 67433 Neustadt, Alemania, ciudadano de Alemania
John-Bryan Speakman
In den Hahndornen 7, 67273 Bobenheim, Alemania, ciudadano del
Reinc Unido
Thorsten Jabs
Richard-Wagner-Str. 52g. 67454 Hassloch, Alemania, ciudadano de
Alemania
Sigfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof, Alemania, ciudadano de
Alemania
Ulrich Schéfl
Erlenstr. 8, 68782 Briihl, Alemania, ciudadano de Alemania
Maria Scherer
Hermann-Jiirgens-Str.30, 76829 Godramstein, Alemania, ciudadano de
Alemania
Reinhard Stierl
Jahnstr. 8, 67251 Freinsheim, Alemania, ciudadano de Alemania
DECLARAN BAJO JURAMENTO SER LOS INVENTORES OUNICOS Y VERDADEROS DE
LA INVENCION COMPUESTOS DE TRIAZOLOPIRIMIDINA Y SU USO PARA
CONTROLAR HORGOS NOCIVOS. ADEMAS QUE CEDEN SIN RESERVAS NI
LIMITACIONES EN FAVOR DE BASF AKTIENGESELLSCHAFT, UNA SOCIEDAD
CONSTITUIDA Y EXISTENTE DE CONFQRMIDAD CON LAS LEYES DE ALEMANIA,
DOMICILIADA EN 67056 LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, TODOS LOS DERECHOS
INHERENTES A DICHA INVENCION Y QUE LR CITADA COMPARIA QUEDA
FACULTADA PARA SOLICITAR EN SU NOMBRE LA PATENTE CORRESPONDIENTE
EN LA REPUBLICA DE COLOMBIA. DADO Y FIRMADO POR TODOS LOS
INVENTORES ARRIBA MENCIONADOS

U.R. NR. 1634/2005

Yo, Ludwig Draxel-Fischer, notarioc piblico de Ludwigshafen/Rhine,
Repiblica Federal de Alemania, por la presente certifico y

confirmo que las anteriores firmas ( a continuacidén siguen los



K
J
nombres y direcciones de todos los inventores arriba mencionados)
son veridicas y validas.
Ludwigshafen/Rhine, 4 de julio de 2005. Firmado: notaric publico
Valor: 5.112,92 EUROS
APOSTILLA NR 91 Eb-830-847/05
COLO-13549-841-049-1
WPCLO02G ID. 8296

Bogotd, 4 de diciembre de 2006.
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TRADUCCION OFICIAL No. 11689

de un documento escrito en Alemdan, efectuada por Luz Amiaga de Herber,
resolucion del Ministerio de Justicia 599 del 8 de marzo 1978.-

Traduccion de las legalizaciones en aleman que se encuentran a continuacién
de un documento de cesién, escrito en espafiol e inglés, por medio del cual

los sefiores

Carsten Bletiner

Richard-Wagner-Str.48, 668185 Mannhelm R

Alemania

Cludadano de Alemania
Frank Schieweck
Lmdonwag 4, 87258 HeBheim

CIudadano de Alemania
Jordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach

Alemania
C|udadano de Espafia

Bemnd Moiter

Stockinger Str. 7, 67227Frankenthal-
Ciudadano de Alemania

Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun

Alemania

Ciudadano de Alemania

Waasliios Gram

menos
Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen

Alemania

Ciudadano de Grecia
Thomas Grote
Im Hohnhausen 18, 67157 Wachenheim

Alemania

Ciudadano de Alemania
Joachim Rheinheimer
Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen

Alemania

Ciudadano de Alemania

Peter Schafer

ROmerstr. 1, 67308 Otlersheim
Alemania
Ciudadano de Alemania

Anja Schwigle

Helmnch—Lanz-sr 3, 68165 Mannheim

Alemania

Cludadano de Alemania
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Oliver ner

Im Meisental 50, 87433 Neustadt
Alemania

Ciudadano de Alemania

John-Bryan Speakman

in den Hahndomen 7, 67273 Bobenheim
Alemania

Citizen del Reino Unido

Thorsten Jabs
Richard~Wagner-Str.52g, 67454 HaBloch
Alemania

Cludadano de Alemania

Slegfried Strathmann

Donnersbergstr.9, 87117Limburgerhof
Aleman

ia
Ciudadano de Alemania
Ulrich Schofl
Erenstr. 8, 68782 Brihl
Alemania
Ciudadano de Alemania

Maria Scherer

Hermann-Jlrgens-Str.30, 76829 Godramstein
Alemania

Ciudadano de Alemania

Reinhard Stierl

Jahnstr.8, 67251 Freinsheim

Alemania

Ciudadano de Alemania

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

COMPUESTOS DE TRIAZOLOPIRIMIDINA Y SU USO PARA CONTROLAR
HONGOS NOCIVOS

y ceden sin limitacibn a la sociedad BASF Akfiengeselischaft, domiciliada en
67056 Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha invencién y
que la citada compafila queda facultada para solicitar en su nombre la patente
comespondiente en la Repuiblica de Colombia. Hay diecisiete firmas llegibles de
los mencionados sefiores. - Dado y firmado el 04 de julio de 2005 en 67056
Ludwigshafen, Alemania.-

Wiz CA DB HdYBER
TRADU A RPRETE

Resolucidn No.5u8 Minjusticla



Sigue certificacién notarial en Inglés (individuo) de las diecisiete ﬁm'lag
antecedentes por el notario de Ludwigshafen am Rhein, Ludwig Draxel-Fischer, el

04 de jullo 2005. Fdo.: firma ilegible, (hilo y oblea notarial en relieve)
Valor: 5.112,82 Euros

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

= l"i-l' A 'T.

1. Pals: Repiblica Federal de Alemania ~* “* - . £
Eete documento pyiblico .-

2. Ha sido firmado por el notario Draml-Fladwr

3. Actuando en calidad de notario publico

4. Lieva el sello oficial del notario Draxel-Fischer,

notario de Ludwigshafen am Rhein o - o
Certificado 5o =
5. en Frankenthal (Pfalz) = B
6. el 18 de julio de 2005 _ == "
7. por el Presidente del Tribunal Regional . =m0 T
8. bajo el No. 91 Eb - 830-847/05 2 9 OR
9. Sello 10. Firma ror
(Hilo y oblea del Tribunal Regional) Fdo.: firma llegible i & i
(Christian KBneks)
Juez del Tribunal Regional
Costas:
Derechos 12,00 €

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en Ios-a{d\woodo
estas oficinas para su confrontacion.

Bogots, 02 de diclembre de 2008 =

C. Zree

L117 ARAIAGA DE HERB=H~

ﬁ :ai @lﬂlnm OFICIL k)
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(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIX INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

‘_‘.

(19) Weltorganisation fiir gelstiges Eigentum

- "‘_".q
"J:,I'd-h‘.';t

A I 0 K T O Y AR

(10) Internationgle Veri{Tentlichungsnummer

WO 2006/000436 Al

Intemationales Bitro W'W'; ‘
ek
(43) Internationales Veriffenilichungsdatum PCT
. Januar 2006 (05.01.2006)
(51) Internationale Patentkinssifikation:  CO7D 487/04,
ADIN 4350

(21) Internationales Aktenseichen: PCT/BP2DD5/006855

(22) Internutfonales Anmeldedatum:
24. Juni 2005 (24.06.2005)

Deutsch
Deutsch

(25) Elnrelchungsprache:
(26) VerbiTenlichungssprache:

(30) Angaben zur Prioritit:
102004 030816.0  25. Juni 2004 (25.06.2004) DE

(71) Anmelder (fiir alie Bastimmiungsnoaten mii Ausnokme
von U/S): BASF AKTIENGESELISCHAFT [DE/DE];
67056 Ludwigshafen (DE).

Erfinder; und

Erfinder/Anmelder (nur fiir US): BLETTNER, Carsten
[DE/DE]; Richard-Wagner-Str. 48, 68165 Mannheim
(DE). SCHIEWECK, Frank |DE/DE]; Lindsnweg 4,
67258 Hossheim (DE). TORMO I BLASCO, Jordl
[BS/DE}; Carl-Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach
(DE). MDLLER, Bernd [DEDE]; Stockinger St.7,
67227 Prankenthal (DE). GEWEHR, Markus [DE/DH];
Goethestr. 21, 56288 Kastsllaun (DE). GRAMMENGOS,
Wamllivs [GR/DE]; Alexander-Fleming-Str. 13, 67071

33

Ludwigshafen (DE). GROTE, Thomas [DE/DE]; Im
Hohnhsusen 18, 67157 Wachenheim (DE). RHEIN-
HRIMER, Joachim [DE/DE]; Merziger Str. 24, 67063
Ludwigshafen (DE). SCHANER, Peter | DE/DE]; er-
str. [, 67308 Ouershéim (DE). SCHWOGLER, ‘Anju
[DEMDE]}; Heinrich- Str. 3, 68165 Mannheim (DE).
WAGNER, OlI [DEDE); Im tal 50, 67433
Neustadt (DE). SPEAKMAN, Achn-Bryan [GB/DE];
In den Hahndomen 7, 67273 Robenheim (DE). JARS,
Thorsten [DE/DE]; Richard-Wagnor-Str. 52g, 67454 Has-
sloch (DH). STRATHMANN, Slegfried [DE/DE]; Don-
nersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof (DE). SCHOFL, Ul
rich [DE/DE]; Brienstr. 8, 68782 Brihl (DE). SCHERER,
Moarls [DE/DE]; Hormann-Jiirgans-Str. 30, 76829 Go-
dramstein (DE). STIERL, Relnhard [DE/DE]; Jahnstr. 8,
67251 Freinsheim (DE).
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SCHADPILZEN

(57) Abstract: The Invention relates o navel triazolopyrimidine
compounds of general formula (T) whercin: X reprosents halogon, cyano,
Cy-C, slkyl, C,-C, alkyl halide, C,-C4 alkoxy or Ci-C; alkoxy hl-ydﬂ:
W representa oxygen or sulfur; Yl:q:uq}tllo-k m-lpnnpN'R:R; l_\’
represents a chemical bond or a group CR' R, and; varisbles L, R to R
have the definitions cited in Claim 1. The invention also relates o the use
(,N~N x of the triazolopyrimidine componnds of gonaral formula (I), their tautomers
’k P and thelr agriculturally compatible salts for controlling plant-pathogenic
N" SN fungi, and t & mathod for controlling plant-pathogenic fungi, which is
characterized in that the fungi or the materials, plants, 301l or seeds to be
protecied from fimgal witack are treated with an effective amount of a compound of general formula (1), & tautomer {I) and/or with
an agriculturally compaiihle salt of (I) or of the tautomer Lhereof.

T
T
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& (57) Zusammenfiessung: Dio vorliagonds Brfindnng betrifft neue Triazolopyrimidin- Verbindungen der allgemeinen Formel (1),
€ wurin: X fir Halogen, Cyano, Ci-Ca-Alkyl, C.-C.-Hnloqninlkyl. C1-Cy-Alknxy oder C)-C;-Haloganalkoxy steht; W Sauarstoll
:B oder Schwefel bedeulet; Y fiir O-R " oder eins Gruppe NR R aishi; A fir eine chemische Bindung oder aine Gruppe CR R sicht;
& und die Variablen L, R bis R dis In Anspruch | angogebenen Bedeutngen haben. Gegenstand der vordiegenden Erfindung int
& weiterhin die Verwendung der Triazolopyrimidin-Varbindungen dar sligamsinen Farmel {I), itver Tautomero und deren landwirt-
€3 gchaftlich veririiglichen Salzs zur Bekimpfang von pflanzenpathogenen Pilzen (= Schadpilzen) sowle ein Verfahren zur BekBmpfung
o von pflanzenpathogenen Schadpilean, das dadurch gekennzeichnet ist, dass man dis Pilzs, oder dis vor Pilzbefall zn schlitzenden
Materialien, Pflanzen, den Boden odor Saatgfitor mit einar wirksamen Menge ciner Verbindung der allgemcinen Formel (I), einem
Tantomer von (I} und/oder mit efnem landwirtschaftlich vertriiglichan Salz von (T) oder dessen Tautomer behandelt.
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Triazolopyrimidin-Verbindungen und Ihre Verwendung zur BekBmpfung von Schadpil-
zen

Beschrelbung

Die vorilegende Erfindung betrifft neue Trazolopyrimidin-Verbindungen und lhre Ver-
wendung zur Bek&mpfung von Schadplizen sowle Pflanzenechutzmiitel, die derartige
Verbindungen als wirkeamen Bestandteil enthalten.

Die EP-A 71792, US 5,894,380, EP-A 550113, WO-A 84/20501, EP-A 834 513,
WO-A 98/486808 und WO 03/080615 beschrelben fungizid wirksame
Triazolo[1,5e]pyrimidine, die In der 8-Poaltion des Azolopyrimidinrings eine gegebe-
nenfalle substituierte Phenyigruppe und In der 7-Position NH; oder aine primére oder
sekundére Aminogruppe tragen.

Die aus dem Stand der Technik bekannten Triazolopyrimidine mit einer Aminogruppe
in der 7-Position sind hinsichtlich Ihrer fungiziden Wirkung tellwelse nicht zufriedenstel-
lend oder besitzen unerwiinschte Elgenachaften, wie elna geringe Nutzpflanzenver-
traglichkeit.

Der vorllagenden Erfindung llegt deher dis Aufgabe zugrunde, neue Verblndungen mit
besserer funglzider Wirkeamksit und/oder elner bessaren Nutzpflanzenvertriglichkelt
bereltzustellen.

Dlese Aufgabe wird bermaschenderwelae geldst durch Triazolopyrimidin-
Verbindungen der aligemeinen Formel |

%—A—k R'

\ )

worin:

X  for Halogen, Cyano, Cy-Cq-Alkyl, C;-Cy-Halogenalkyl, C-Cs-Alkoxy oder
C,-Ce-Halogenalkoxy steht;

W  Sauerstoff oder Schwefel bedeutet;
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for O-R* oder elne Gruppe NR°R® steht;
tor eine chemische Bindung oder eine Gruppe CR’R® steht;

unabhiinglg voneinander Halogen, Ci-Cg-Alkyl, Cx-Cg-Alkenyi,
C;-Ce-Halogenalkyi, C,-Cy-Alkoxy, Nitro, Amino, NHR, NR;, Cyano, S(=0)A’
oder C(=0)A*? badeutst, worin _

R  unabhanglg vonelnander Cy-Cy-Alkyl oder C,-Cg-Alkylcarbonyl bedeutet;

A'  Wasserstoff, Hydroxy, Ci-Cg-Alkyl, NHz, C,-Cg-Alkylamino oder
Di-(Cy-Cq-allkyl)amino bedeutst;

n 0, 1 oder 2 bedautét;

A®  CrCyAlkenyl, Ci-Cy-Alkaxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy, Wasserstoff, Hydroxy,
C1-Cy-Alkyl, NHg, C-Cg-Alkylamino oder Di-(C;-Cy-allkyl)amino bedeutst;;

far 0 oder 1, 2, 3, 4 oder & steht;

Waasarstoff, C,-CAlkyl, Formyl, C,-C,-Alkylcarbonyl oder C;-C,-Alkoxycarbony!
bedeutst oder gemeinsam mit R® fir C-Cy-Alkylen steht, worin 1 C-Atom durch
ein Sauerstoffatom oder ein Schwefelatom ersetzt sein kann und das gegebe-
nenfalls 1, 2, 3, oder 4 C,-C-Alkylgruppen und/oder 1 oder 2 Reste R* tragen
kann;

R% Halogen, OH, C,-C-Alkoxy oder Cy-Ce-Alkoxycarbonyt;

Wasgerstoff, C+-Ce-Alkyl, das einen Rest R® aufwelsen kann, C,-C,-Halogen-

alkyl, C,-C-Alkoxy, Cs-Cy-Cycloalkyl oder Phenyl, das gagebenentalis 1, 2 oder

3 Reste R° triigt, bedeutet;

R> OR', SR', NR''A'?, COOR™, CONR“R'S, NHC(=NR"®)NR"R'®, Phenyl,
das gegebenentalls 1, 2 oder 3 Reste R® trigt, 5-oder 8-glledriges Hetero-
aryl, das 1 Stickstoffatom und gegsbenenfalls 1 oder 2 weltere, unter O, S
und N ausgewhlte Heteroatome als Ringglleder aufwelst und das gege-
benenfalis 1 oder 2 Reste R” trigt oder einen ankondenslerten Phenylring
aufwelsen kann, der eelnerselts 1 oder 2 Reste R aufwelsen kann, oder
fr Cs-Co-Cycloalkyl steht;

R% Halogen, C;-Cs-Alkyl, C,-C-Halogenalkyl, OH, C,-C,-Alkoxy oder
01-04-Alkoxycarbonyl;
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R’ Wasserstoff, Cy-C,-Alkyl oder C;-Cy-Alkoxy bedeutet oder gemelinsam mit R® far
C=Cg-Alkylen steht, worin 1 C-Atom durch eln Sauerstoffatom oder ein Schwe-
felatom ersetzt sein kann und das gegebenenfalls 1, 2, 3 oder 4 C,-C,-Alkyi-
gruppen und/oder 1 oder 2 Rests R" tragen kann;

R* Wasserstoff, C;-Cg-Alkyl, Hydroxy-C;-Cy-alkyl, C,-C,-Alkoxy-C1-Calkyl, Hydro-
xy-Cy-C,-alkoxy-C,-Cealkyl, Ci-Co-Halogenalkyl, C-Cg-Alkenyl, Cy-Cg-Halogen-
alkenyl, Cy-Cq-Cycloalkyl, C5-Cy-Cycloalkyl-Cy-Cy-alkyl, C3-Cy-Halogencycloalkyl,
Cs-Cy-Cycloalkenyl, Phenyl, Phenyl-Cy-C,-alkyl bedeutet, wobei Phenyl In den
belden letztgenannten Resten 1, 2 oder 3 der nachfoigenden Subatituenten R
aufwelsen kann:

R*% Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino, Carboxyl, Aminocarbo-
nyl, Aminothlocarbonyl, Ci-Cs-Alkyl, C4-C,-Haloalkyl, C;-C,-Alkoxy,
C,-C.~Halogenalkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C,-C,-Alkylamino,
C;-C.-Dialkylamino, C-C-Alkylcarbonyl, C;-Cq-Alkylsuifonyl,
C+C-Alkylsulfinyl, C,-C,-Alkoxycarbonyl, C,-C-Alkylcarbonyloxy,
C1-CAlkylaminocarbonyl, C;-C,-Dlalkylaminocarbonyl,

oder A* mh elnem der Reete R', R, R® oder R” fir Ca-Ce-Alkylen stsht, worin 1
C-Atom durch eln Sauerstoffatom oder ein Schwefelatom ereetzt sein kann und
das gegebenenfalls 1, 2, 3 oder 4 Reste, ausgewshit unter Halogen und
C1-C-Alkyl und/oder 1 oder 2 Reste R* tragen kann;

R® R® unabhdnglg vonelnander fir Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, Ca-Ca-Cyvicalkyi,
C3-Co-Cycloalkyi-C,-C-alkyl stshen oder gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an
das sle gebunden, sind einen gesittigten 5-, 8- oder 7-glledrigen Stickstoffhete-
rocycius bliden, der gegebenenfalls.ein weiteres, unter O, S und N ausgewdhites
Hetsroatom ale Ringglied aufweist und der gegebenentfalls 1, 2, 3 oder 4

C4-Ce-Alkyigruppen trégt,

oder elner der Reste R® oder R® mit elnem der Rests R', R, R® oder R’ far
Cy-Co-Alkylen steht, worln 1 C-Atom durch ein Sauerstoffatom oder ein Schwe-
felatom ersetzt sein kann und das gegebenentfalie 1, 2, 3 oder 4 Reste, ausge-
wihit unter Halogen und C:-C-Alkyl und/oder 1 oder 2 Reate R" tragen kann;

R’, R? unabhénglg voneinander Wasserstoff, Cy-C-Alkyl oder C;-C,-Alkaxy bedeuten
oder elner der Reste R oder R® gemeinsam mit einem der Reate R oder R? far
Cz-Cys-Alkylen steht, worin 1 C-Atom durch ein Sauerstoffatom oder ein Schwe-
felatom ersetzt seln kann und das gegebsnenfalls 1, 2, 3, oder 4
C4-C+-Alkyigruppen und/oder 1 oder 2 Reste R* tragen kann;
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R® Wasserstoff, Ci-Cy-Alkyl, Formyl oder C,-Cg-Alkylcarbonyl bedeutet;
R Wasserstoff oder C-GsAlkyl bedsutet;

R", R unabhangig voneinander flir Wasseretoff, C,-Cs-Alkyl, Cs-Cs-Cycloalkyl,
Cs-Cs-Cycioalkyl-Ci-C4-alky! stehen oder gemeinsamn mit dem Stickstoffatom, an
das sle gebunden sind, einen geséttigtan 5-, 8- oder 7-glledrigen Stickstofthete-
rocycius bllden, der gegebenenfalils ein welteres, unter O, S und N ausgewéhlies
Heteroatom als Ringglled aufwelst und der gegebenenfalls 1, 2, 3 oder 4
C:-C.-Alkyigruppen irégt, wobel einer der Reste R'', R™ auch fOr Formyj,
C,-Ce-Alkyicarbonyl oder C,-Cs-Alkyithlocarbonyl stehen kann;

" R¥ Wasserstoff, Ci-Cy-Alkyl, Hydroxy-C-C,-alkyl, Ci-C,-Alkoxy-Cy-C-alkyl,

Hydroxy-C,-Cralkoxy-C,-C4-alkyl, C,-Cq-Halogenalkyl, C-Cs-Alkenyi,
Cx-Cy-Halogenalkenyl, Cy-Co-Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalkyl-C1-C,-alkyl,
Cy-Cg-Halogencycioalkyl, Cy-Ce-Cycioalkenyl, Phenyl, Phenyl-C,-C,-alkyl, wobel
Phenyl in den belden letztgenannten Resten 1, 2 oder 3 der zuvor genannten
Substituentsn R? aufwelsen kann;

R, R'® unabhéinglg voneinander fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C5-Cy-Cycloalkyl,
Cy-Cs-Cycloalkyl-Cy-C-alkyl stehen oder gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an
das sle gebunden, sind elnen geséattigten 5-, 8- oder 7-gliedrigen Stickstofthete-
rocyclus bilden, der gegebenenfalls ein weiteres, unter O, S und N ausgewihites
Heteroatom ale Ringglled aufwelst und der gegebenenfalls 1, 2, 3 oder 4

C:-CAlkyigruppen trigt;
R'™ Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl bedetet;
und durch dle landwirtechattiich vertriiglichen Salze der Verbindungen I.

Gegenstand der vorilegenden Erfindung sind somit dle Triazolopyrimkiin-Verbindungen
der aligemeinen Formel | und deren landwirtachafiiich vertriglichen Salze.

Gegenstand der vorllegenden Erfindung Ist welterhin dle Verwendung der Triazolopy-
rimidin-Verbindungen der allgemeinen Formel |, ihrer Tautomere und deren landwirt-
schaftiich vertriglichen Salze zur Bekimpfung von pflanzenpathogenen Plizen
(=Schadpitzen) sowle ein Verfahren zur Bek@mpfung von pflanzenpathogenen Schad-
plizen, das dadurch gekennzalchnet Ist, dase man dle Plize, oder die vor Piizbefall zu
schilzenden Materiallen, Pflanzen, den Boden oder Saatglter mit slner wirkeamen
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 §
Menge einer Verbindung der aligemeinen Formel |, einem Tautomer von | und/oder mit

sinem landwirtachaftlich veririiglichen Salz von | oder dassen Tautomer behandalt.

Gegenetand der vorilegenden Erfindung sind des Welteren Mitte) zur BekAmpfung von
Schadplizen, enthaltend wenigstens eine Verbindung der aligemeinen Formel |, ein
Tautomer von | und/oder ein landwirtschaftlich vertrigliches Salz davon oder von des-
sen Tautomer und wenigstene einen fllselgen oder festen Trageratofi.

Dile Verbindungen der Formel | und deren Tautomere knnen je nach Substitutions-
muster ein oder mehrere Chiralltitszentren aufwelsen und llegen dann als reine Enan-
tiomere oder reine Diastereomere oder als Enantiomeren- cder Diastereomerengeml-
sche vor. Gegenstand der Erfindung sind sowohl die relnen Enantiomere oder Diaste-
reomere als auch deren Gemische.

Unter landwirtschaftiich brauchbaren Salzen kommen vor allem dle Salze darjenigen
Kationen oder dle Séureadditionssalze derjenigen Sauren in Betracht, deren Kationen
beziehungaweise Anionen die fungizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ be-
elintrBchtigen. So kommen als Kationen Insbesondere die lonen der Alkalimetalle, vor-
zugswelse Natrlum und Kallum, der Erdalkalimetalle, vorzugewelse Calcium, Magnesi-
um und Barium, und der Ubergangsmetalle, vorzugeweise Mangan, Kupfer, Zink und
Elsen, sowie das Ammoniumion, das gewlinschienfells ein bis vier
C;-C4-Alkylsubstituenten und/oder einen Phenyl- oder Banzylsubstituenten tragen
kann, vorzugswelss Diisopropylammonium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammo-
nium, Trimethylbenzylammonium, des welteren Phosphonlumionen, Sulfonlumionen,
vorzugswelise Tri(C,-C,-alkyl)sulfonlum und Sulfoxoniumionen, vorzugswslse
Trl{C-Calkyl)sulfoxonium, In Betracht.

Anlonen von brauchbaren Siureadditionssalzen sind In erster Linle Chiorid, Bromid,
Fluorid, Hydrogensulfat, Sulfat, Dihydrogenphosphat, Hydrogenphosphat, Phosphat,
Nitrat, Hydrogencarbonat, Carbonat, Hexafluoroasllikat, Hexafluorophosphat, Banzoat,
sowie dle Anlonen von C;-C,-Alkansduren, vorzugswelse Formiat, Acetat, Proplonat
und Butyrat. Sle kBnnen durch Reaktion von { mit elner S&ure des entsprechenden
Anions, vorzugewelse der Chlorwasserstotfsiiure, Bromwasserstoffsdure, Schwefel-
sdure, Phosphorsdure oder Salpetersdure, gebiidet waerden.

Bel den In den vorstehenden Formein angegebenen Definitionen der Variablen warden
Sammelbegriffe verwendst, dle aligemein repr@sentativ fr die jewslligen Substituen-
ten stehen. Dia Bedautung C,-Cx gibt dla Jewslls magliche Anzahl von Kohlenstoff-
atomen In dem Jeweiligen Substituenten oder Substituententell an:
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Halogen: Fluor, Chior, Brom und Jod;-

Alkyl sowle alle Alkyitelle In Alkaxy, Alkyithlo, Alkoxyalkyl, Alkoxyalkoxy, Alky!-
amino und Dialkylamino: geséttigte, geradkettige oder verzwelgte Kohlenwasser-
stoffreste mit 1 bis 4, bis 8, bls 8 oder bia 10 Kohlenstoffatomen, z. B. C,-Ce-Alkyl wie
Methyl. Elhyl, Pmpyll 1'M¢ﬂ1¥|°ﬂ’ﬂ|- BuMl 1'M°ﬂ'|Y"Pr°PV|- zMeﬁMpmll
1,1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Methylbutyl, 3-Methyibutyl,
2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethyipropyl, Hexyl, 1,1-Dimsthyipropyl, 1,2-Dimethylpropyi,
1-Methyipentyl, 2-Methyipentyl, 3-Methyipertyl, 4-Methylpentyl, 1,1-Dimethyibutyl,
1,2-Dimethyibutyl, 1,8-Dimethylbutyl, 2,2-Dimethyibutyl, 2,3-Dimethylbutyl,
3,3-Dimethyibutyl, 1-Ethyibutyl, 2-Ethyibutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl,
1,2,2-Trimethyipropyl, 1-Ethyl-1-methyipropyl und 1-Ethyl-2-methyipropyl;

Halo(gen)alkyl: geradkettige oder verzweigte Alkyigruppen mit 1 bis 4 oder bis 6 Koh-
lenstoffatomen {wie vorstshend genannt), wobel in diesen Gruppen teliweise oder voll-
stindig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt
saln kdnnen, z. B. C4-Ce-Halogenalkyl wle Chlormethyi, Brommethyl, Dichlormetiy,
Trichiormethyl, Fluormethyl, Difluormethy], Trifluormethyl, Chlorfluormethyi, Dichior-
fluormethyl, Chiordifluormethyl, 1-Chilorethyl, 1-Bromethyi, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethy,
2,2-Diflucrathyl, 2,2,2-Triflucrethyl, 2-Chlor-2-flucrethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl,
2,2-Dichior-2-fluorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentafluorethyl und 1,1,1-Trifluorprop-2-yi;

Alkenyl: einfach ungeeéttigte, geradksttige oder verzweigte Kohienwasserstoffreste
mit 2 bls 4, bis 8 bls 8, oder bis 10 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in ei-
ner bellebigen Poasltion, z.B. Cx-Cg-Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl,
1-Methylethenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyi-1-propenyl,
2'MG|hY|'1'P'°PBHY|- 1'M9“1Y|'2'P|'°P°"Y'- 2—MUH'IY|-21)I'DP9I’IY|, 1"Pmnyln
2-Pentsnyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Methyl-1-butenyl, 2-Mathyl-1-butenyl,
3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-butenyl, 2-Methyi-2-butenyl, 3-Methyl-2-butenyl,
1-Methyl-3-butenyl, 2-Methy}-3-butenyl, 3-Methyl-3-butenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyi,
1,2-Dimethyl-1-propenyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyl, 1-Ethyi-1-propenyl,
1-Ethyl-2-propenyl, 1-Haxenyl, 2-Hexsnyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl,
1-Methyl-1-pentanyl, 2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-pentenyt,
1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentsnyi, 3-Methyt-2-pentenyi, 4-Methyl-2-pentenyl,
1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3-pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl,
1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Msthyi-4-pentenyl,
1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-Dimethyl-S-butenyl, 1,2-Dimethyl-1-butenyl,
1,2-Dimethy}-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-butenyl, 1,3-Dimethyl-1-butanyl,
1,3-Dimethyt-2-butenyl, 1,3-Dimethvi-3-butenyl, 2,2-Dimethyl-3-butenyl,
2,3-Dimethyl-1-butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyi, 2,3-Dimethyl-3-butenyl,

>
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3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-1-butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl,
1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethyl-1-butenyl, 2-Ethyl-2-butenyl, 2-Ethy}-3-butanyl,
1,1,2-Trimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-methyl-2-propenyi, 1-Ethyl-2-methyl-1propenyl
und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyi;

Alkadlenyl: zweifach ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoff-
reste mit 4 bis 10 Kohlenstoffatomen und zwel Doppelbindungen in elner bellsblgen
Position z.B. 1,3-Butadlenyl, 1-Msthyi-1,3-butadienyi, 2-Methyl-1,3-butadienyl,
Penta-1,3-dlen-1-yl, Hexa-1,4-dlen-1-yl, Haxa-1,4-dlen-3-yi, Hexa-1,4-dien-8-yl,
Hexa-1,5-dlen-1-yi, Hexa-1,5-dlen-3-yi, Hexa-1,5-dlen-4-yl, Hepta-1,4-dlen-1-yi,
Hepta-1,4-dlen-3-yi, Hepia-1,4-dlen-8-yl, Hepta-1,4-dlen-7-yi, Hepta-1,5-dlen-1-yi,
Hepta-1,5-dlen-3-yl, Hepta-1,5-dlen-4-yl, Hepta-1,5-dlen-7-yl, Hepta-1,6-dlen-1-yi,
Hepta-1,6-dlen-3-yl, Hepta-1,6-dlen-4-yi, Hepta-1,6-dlen-5-yi, Hepta-1,8-dlen-2-yi,
Octa-1,4-dlen-1-yl, Oota-1,4-dlen-2-yl, Octa-1,4-dlen-3-yl, Octa-1,4-dien-8-yi,
Octa-1,4<dlen-7-yl, Octa-1,5-dlen-1-y, Octa-1,5-dlen-3-yl, Octa-1,5-dlen-4-y,
Octa-1,5-dlen-7-yl, Octa-1,6-dlen-1-yi, Octa-1,8-dlen-3-yi, Octa-1,6-dlen-4-yi,
Octa-1,8-dien-5-yi, Octa-1,6-dlen-2-yl, Deca-1,4-dlenyl, Deca-1,5-dlenyl,
Deca-1,68-dlenyl, Deca-1,7-dlenyl, Deca-1,8-dlenyl, Deca-2,5-dlenyl, Deca-2,68-dlenyl,
Deca-2,7-dlenyl, Deca-2,8-dlenyl und dargleichen;

Alldnyl: geradkettige oder verzwelgte Kohlenwasserstoffgruppen mit 2 bis 4, 2 bls §, 2
bis 8 oder 2 bia 10 Kohlenstoffatomen und elner Drelfachbindung In einer bellebigen
Posltion, z.B. Cx-Cy-Alkinyl wie Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyi, 1-Butinyt, 2-Butinyl,
3-Butinyl, 1-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl,
1-Methyl-2-butinyl, 1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl, 3-Methyi-1-butinyl,
1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-propinyt, 1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexdnyl, 4-Hexinyi,
5-Hexiny, 1-Methyl-2-pentinyl, 1-Methyl-8-pentinyl, 1-Methyl-4-pentinyi,
2-Methyl-3-psntinyl, 2-Methyl-4-pentinyl, 3-Methyi-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl,
4-Methyl-1-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 1,1-Dimethyl-2-butinyl, 1,1-Dimethyl-3-butinyl,
1,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyi, 1-Ethyl-2-butinyl,
1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und 1-Ethyl-1-methyl-2-propinyl;

Cycloalkyl: monocyclieche, gesitligte Kohlenwasserstoffgruppen mit 3 bls 8, vor-
2ugsweise bis 8 Kohlanstoffringgliedemn, wie Cyciopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl und
Cyclohexyl;

Cycloalkenyl: monocycllsche, einfach ungeséttigte Kohlenwasserstoffgruppen mht 3
bls 8, vorzugswelsa bis 8 Kahlenetofiringgliedem, wie Cyclopentsen-1-yi,

Cyclopenten-3-yi, Cyclohexen-1-yi, Cyclohexen-3-y1 und Cyclohexen-4-yi;



10

15

20

WO 2006/000436 PCT/EF2005/006855

Ma,
Blcycloalky!: bicycilscher Kohlenwasserstoffrest mit 5 bis 10 C-Atomen wie
Bloydiof2.2. 1]hept-1-yi, Bicycio[2.2.1]hept-2-yl, Bloyciof2.2.1]hept-7-yi,
Bicycio[2.2.2]oct-1-yi, Bleyclo[2.2.2]oct-2-yl, Bleyclof3.3.0]octyl und Blcyclo[4.4.0]decy!;

Alkyln-mlno: {r elnen dber eine NH-Gruppe gebundene Alkylgruppe, worin Alkyl far
elnen der zuvor genannten Alkyireste mit in der Regel 1 ble 6 und Insbesondere 1 bis 4

C-Atomen steht, wie Methylamino, Ethylamino, n-Propylamino, |sopropylamino,
n-Butylamino und dergleichen;

Dlalkylamino: fr einen Rest der Formel N{Alkyl),, worin Alkyl fir elnen der zuvor ge-~
nannten Alkylreste mit In der Regel 1 bis 6 und Inshesondere 1 bis 4 C-Atomen steht,
z. B. f0r Dimethylamino, Diethylamino, Methylsthylamino, N-Methyl-N-propylamino und
dergleichen,

C:-C-Alkoxy: 1dr elne dber ein Sauerstoff gebundene Aikyigruppe mit 1 bis 4

C-Atomen:; z. B. Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, 1-Methylethoxy, Butoxy,
1-Methylpropoxy, 2-Methylpropoxy oder 1,1-Dimethylethoxy;

C-Cs-Alkoxy: fiir C,-C-Alkoxy, wie voranstehend genannt, sowle z. B. Pentoxy,
1-Methyibutoxy, 2-Methyibutoxy, 3-Methyibutoxy, 1,1-Dimethylpropoxy,
1,2-Dimethyipropoxy, 2,2-Dimethyipropoxy, 1-Ethyipropoxy, Hexoxy, 1-Methylpentoxy,
2-Methylpentoxy, 3-Methylipentoxy, 4-Methylpertoxy, 1,1-Dimethylbutoxy,
1,2-Dimethylbutoxy, 1,3-Dimethylbutoxy, 2,2-Dimethyibutoxy, 2,3-Dimethylbutoxy,
3,3-Dimethylbutoxy, 1-Ethylbutoxy, 2-Ethylbutoxy, 1,1,2-Trimethylpropoxy,
1,2,2-Trimethylpropoxy, 1-Ethyl-1-methylpropoxy oder 1-Ethyl-2-methyipropoxy:

C;-C-Halogenalkoxy: fir elnen C,-C,-Alkoxyrest wie voretehend genannt, der partiell
oder vollstandig durch Fluor, Chior, Brom und/oder lod, vorzugsweiee durch Fluor sub-
stitulert ist, also z. B. OCHzF, OCHFa, OCFs, OCHCl, OCHCI,, OCCls, Chilorfluor-
methoxy, Dichlorfluormethoxy, Chiordifluormethoxy, 2-Fluorethoxy, 2-Chilorethoxy,
2-Bromethoxy, 2-lodsthoxy, 2,2-Difluorethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, 2-Chlor-2-
fluorethoxy, 2-Chlor-2,2-difluorethoxy, 2,2-Dichlor-2-flucrethaxy, 2,2,2-Trichlorethoxy,
OC;F;, 2-Fluorpropoxy, 3-Fluorpropoxy, 2,2-Difiuorpropoxy, 2,3-Difiuorpropoxy,
2-Chiorpropoxy, 3-Chlorpropoxy, 2,3-Dichiorpropaxy, 2-Brompropoxy, 3-Brompropaxy,
3,3.3-Trifluorpropoxy, 3,3,3-Trichlorpropoxy, OCHs-C;Fy, OCFp-CoFs,
1-(CHgF)-2-fluorethaxy, 1-{CH;Cl)-2-chlorethoxy, 1-(CH;Br)-2-bromethoxy,
4-Fluorbutoxy, 4-Chlorbutoxy, 4-Brombutaxy oder Nonafiuorbutoxy;

C-Ce-Halogenalkoxy: fir Cy-C,-Halogenalkaxy, wie voranstehend genannt, sowle
Z. B. 5-Fluorpentoxy, 5-Chlorpentoxy, 5-Brompentoxy, 5-lodpentoxy, Undecafluorpen-
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toxy, 8-Fluorhexoxy, 8-Chlorhaxoxy, 8-Bromhexoxy, 6-lodhexoxy oder
Dodecafluorhexoxy;

Alkenyloxy: Alkenyl wie vorstehend genannt, das Ober ein Sauerstoffatom gebunden
lst, . B. Cr-Cq-Alkenyloxy wie Vinyloxy, 1-Propenyloxy, 2-Propenyloxy,
1-Methylethenyloxy, 1-Butenylaxy, 2-Butenyloxy, 3-Butenyloxy,
1-Methyl-1-propenyloxy, 2-Methyt-1-propenylaxy, 1-Methyl-2-propenyloxy,
2-Methyl-2-propenyloxy, 1-Pentenyloxy, 2-Pentenyloxy, 3-Pentenyloxy, 4-Pentenyloxy,
1-Methyl-1-butenyloxy, 2-Methyl-1-butenyloxy, 3-Methyi-1-butenyioxy,
1-Methyl-2-butenyloxy, 2-Methyl-2-butenyloxy, 3-Methyl-2-butenylaxy,
1-Methyl-3-butenyloxy, 2-Methyl-3-butenyloxy, 3-Methyl-3-butenyl,
1,1-Dimathyl-2-propenyloxy, 1,2-Dimethyl-1-propenyloxy, 1,2-Dimethyl-2-propenyloxy,
1-Ethyl-1-propenyloxy, 1-Ethyl-2-propenylaxy, 1-Hexenyloxy, 2-Hexenyloxy,
3-Hexenyloxy, 4-Hexenyloxy, 5-Hexanyloxy, 1-Methyl-1-pentenyloxy,
2-Methyl-1-pentenyloxy, 3-Methyl-1-pentenyioxy, 4-Methyl-1-pentenyloxy,
1-Methyl-2-pentenyloxy, 2-Methyl-2-pentsnyioxy, 3-Methyl-2-pentenylaxy,
4-Methyl-2-pentenyloxy, 1-Methyi-3-pentenyloxy, 2-Methyl-3-pentenyloxy,
3-Mothyl-3-pante|1yloxy. 4-Methyl-3-pentenyloxy, 1-Methyl-4-pentenyloxy,
2-Methyl-4-pentenyloxy, 3-Methyl-4-pentanyloxy, 4-Methyt-4-pentenyloxy,
1,1-Dimethyl-2-butenyloxy, 1,1-Dimethyl-3-butenyiaxy, 1,2-Dimethyl-1-butenyloxy,
1,2-Dimethyl-2-butenyloxy, 1,2-Dimethyl-3-butenyloxy, 1,3-Dimethyl-1-butenyloxy,
1,3-Dimethyl-2-butenyloxy, 1,3-Dimethyl-3-butenyloxy, 2,2-Dimethyi-3-butenyloxy,
2,3-Dimethyl1-butenyloxy, 2,3-Dimethyi-2-butenyloxy, 2,3-Dimethyl-3-butenyloxy,
3,3-Dimethyl-1-butenyloxy, 3,3-Dimethyl-2-butenyloxy, 1-Ethyl-1-butenyloxy,
1-Ethyl-2-butenyloxy, 1-Ethyl-8-butenyloxy, 2-Ethyl-1-butenyloxy, 2-Ethyl-2-butenyloxy,
2-Ethyl-3-butenyloxy, 1,1,2-Trimethyl-2-propenylaxy, 1-Ethyl-1-methyl-2-propenyloxy,
1-Ethyl-2-methyi-1-propenyloxy und 1-Ethyl-2-methyt-2-propenyloxy;

Alkinyloxy: Alkiny! wie vorstehend genannt, das dber ein Sauerstoffatom gebunden
Ist, z.B. Cs-Cy-Alkinyloxy wie 2-Propinyloxy, 2-Butinyloxy, 3-Butinyloxy,
1-Methyl-2-propinyloxy, 2-Pentinyloxy, 3-Pentinyloxy, 4-Pentinyloxy,
1-Methyl-2-butinyloxy, 1-Methyl-3-butinylaxy, 2-Methyl-3-butinyloxy,
1-Ethyl-2-propinyloxy, 2-Hexinyloxy, 3-Hexinyloxy, 4-Hexinyloxy, 5-Hexinyloxy,
1-Methyi-2-pentinyloxy, 1-Methyi-3-pentinyloxy und dergieichen;

Alkylen: 10r eine lineare geséttigte Kohlenwasaaerstoffkatte mit 2 bis 8 und insbeson-
dere 2 bis 4 C-Atomen wie Ethan-1,2-diyl, Propan-1,3-diyil, Butan-1,4-diyl,
Pentan-1,5-diyl oder Hexan-1,6-diyl;
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finf- oder sechsglledriger gesiittigter oder partiell ungeséttigter Heterocyclus,
enthaltend eln, zwel, drel oder vier Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff,
Stickstoff und Schwefel als Ringgilleder: z.B. mono- und bicyclische Heterocyclen
(Hetarocyclyl) enthaltend neban Kohlenstoffringgliedem ein bis drel Stickstoffatome
und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eln oder zwel Sauerstoff- und/oder
Schwefelatoms, z. B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyl, 2-Tetrahydrothlenyi,
3-Tetrahydrothlenyl, 1-Pymrolidinyl, 2-Pymolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-lsoxazolidinyt,
4-lsoxazolidinyl, 5-lsoxazolidinyl, 3-Isothlazolidinyl, 4-Isothlazolidinyl, 5-lsothiazolidinyl,
3-Pyrazolidinyl, 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl, 2-Oxazolldinyl, 4-Oxazolidinyl,
5-Oxazolidinyl, 2-Thiazolidinyl, 4-Thiazolidinyl, 5-Thiazolidinyl, 2-imidazolidinyl,
4-Imidazolidinyt, 1,2,4-Oxadlazolidin-3-yi, 1,2,4-Oxadlazolidin-&-yi,
1,2,4-Thiadlazolidin-3-yi, 1,2,4-Thladlezolidin-5-¥, 1,2,4-Triazolidin-3-yi,
1,3,4-Oxadlazolidin-2-yl, 1,3,4-Thladlazolidin-2-yl, 1,3,4-Triazolidin-2-yl,
2,3-Dihydrofur-2-yi, 2,3-Dihydrofur-3-yl, 2,4-Dihydrofur-2-yl, 2,4-Dihydrofur-3-yi,
2,3-Dihydrothlen-2-yl, 2,3-Dihydrothien-3-yi, 2,4-Dihydrothlen-2-yi,
2,4-Dihydrothien-3-yi, 2-Pyrrolin-2-yi, 2-Pyrrolin-3-yl, 3-Pyrrolin-2-yi, 3-Pyrrolin-3-yi,
2-1soxazolin-3-yi, 3-leoxazolin-3-yl, 4-lsoxazofin-3-yl, 2-lsoxazolin-4-yi,
3-lsoxaxolin-4-yi, 4-lsoxazolin-4-yl, 2-isoxazolin-5-yi, 3-leoxazolin-5-yl,
4-lsoxazolin-5-yl, 2-lsothlazolin-3-yl, 3-isothlazolin-3-y, 4-lsothlazolin-3-yi,
2-{sothlazolin-4-yl, 3-lacthlazolin-4-yl, 4-lsothlazolin-4-yl, 2-lscthiazolin-5-yl,
3-|sothlazolin-5-yi, 4-lsothlazolin-5-yl, 2,3-Dihydropyrazol-1-yi, 2,3-Dihydropyrazol-2-yi,
2,3-Dihydropyrazol-3-yi, 2,3-Dihydropyrazol-4-yl, 2,3-Dihydropyrazol-5-yi,
3,4-Dihydropyrazol-1-yi, 3,4-Dihydropyrazol-3-yi, 3,4-Dihydropyrazol-4-yl,
3,4-Dihydropyrazol-5-yl, 4,5-Dihydropyrazol-1-yi, 4,5-Dihydropyrazol-3-yi, '
4,5-Dihydropyrazol-4-yl, 4,5-Dihydropyrazol-5-yi, 2,3-Dihydrooxazol-2-yl, .
2,3-Dihydrooxazol-3-yi, 2,3-Dihydrooxazol-4-yl, 2,3-Dihydrooxazol-5-yl,
3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yi, 3.4-Dihydrooxazol-4-yi,
3,4-Dihydrooxazol-5-yl, 3,4-Dihydrooxezol-2-yi, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl,
3,4-Dihydrooxazol-4-yl, 1-Plperidinyl, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidinyl,
4-Morpholinyl, 1,8-Dioxan-5-yi, 2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl,
2-Tetrahydrothlenyl, 3-Hexahydropyridazinyl, 4~ exahydropyridazinyl,
2-Hexahydropyrimidinyl, 4-Hexahydropyrimidinyi, 5-Hexahydropyrimidiny,
2-Piperazinyl, 1,3,5-Hexahydro-triazin-2-yl und 1,2,4-Hexahydrotriazin-8-yi sowie die
entsprechenden —ylidan-Reste;

slebenglledriger gesitiigter oder partiell ungesittigter Heterocyclus, enthaltend
ein, zwel, drel oder vier Heteroatoma aue der Gruppe Sauerstoff, Stickstoff und
Schwefel als Ringglieder: z. B. mono- und bicyclische Heterocyclen mit 7 Ringglie-
dem, enthaltand neben Kohlenstoftringglledem ein bls drel Stickstoffatome und/oder
oln Sauerstotf- oder Schwafelatom oder eln oder zwel Sauerstoff- und/oder Schwefel-
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atome, belsplelswelse Tetra-und Hexahydroazepinyl wie 2,3,4,5-Tetrahydro[1H]azepin-
1-, =2-, -3-, ~4-, -5-, -8- oder ~7-yl, 3,4,5,6-Tetrahydrof2H]azepin-2-, -3-, 4-, -5-, -6~
oder -7-yl, 2,3,4,7-Tetrahydro[1Hlazepin-1-, -2-, -3-, -4-, -5-, -8- oder ~7-y,
2,3,8,7-Tetrahydro[1H]azepin~1-, -2-, -8-, -4~, -5-, -8- oder ~7-yl, Hexahydroazepin-1-,
-2-, -3- oder —4-yl, Tetra-.und Hexahydrooxepinyl wie 2,3,4,5-Tetrahydro[1H]oxepin-2-,
-3-, 4~, -5, -8- oder -7-yl, 2,3,4,7-Tetrahydro{1H]oxepin-2-, -3, -4-, -5-, -6- oder -7y,
2,8,6,7-Tetrahydro[1H]oxepin-2-, -3-, ~4~, -§-, -8- oder —7-yi, Hexahydroazepin-1-, -2-,
-8- oder —4-yl, Tetra- und Hexahydro-1,3-dlazepinyl, Tetra- und
Hexahydro-1,4-dlazepinyl, Tetra- und Hexahydro-1,3-oxazepinyl, Tetra- und
Hexahydro-1,4-oxazepinyl, Tetra- und Hexahydro-1,3-dloxepinyl, Tetra- und
Hexahydro-1,4~-dloxepinyl und die entsprechenden -yliden-Reste;

. 1inf- oder sechegliledriger aromatischer Heterocycius, enthaltend eln, zwel, drel

oder vier Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel: ein-
oder zwelkerniges Heteroaryl, z. B. C-gebundenes 5-glledriges Heteroaryl, enthaltend
sin bis drel Stickstoffatome oder ein oder zwel Stickstoffatome und eln Schwefsl- oder
Sauerstoffatom als Ringglieder wie 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl,
3-Pyrrolyl, 3-laoxazolyl, 4-lsoxazolyl, 5-tsoxazolyl, 3-lsothlazolyl, 4-lecthiazolyl,
5-lsothiazolyl, 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyi, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyi,
2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thlazolyl, 2-imidazolyl, 4-imidazolyl, 1,2,4-Oxadlazol-3-yi,
1,2,4-Oxadiazol-5-yl, 1,2,4-Thladlazol-3-yl, 1,2,4-Thiadlazcl-5-yl, 1,2,4-Trlazol-3-11,
1,3,4-Oxadlazol-2-yi, 1,3,4-Thiadlazol-2-yl und 1,3,4-Trlazol-2-yl; Ober Stickstoff ge-
bundenes 5-glledriges Heteroaryl, enthaitend ein bis drel Stickstoffatorme als Ringglle-
der wie Pyrrol-1-yl, Pyrazol-1-yi, Imidazol-1-yi, 1,2,3-Triazol-1-yl und 1,2,4-Triazol-1-yi;
6-glledriges Heteroaryl, enthaltend ein ble drei Stickstoffatome als Ringglleder wie
Pyridin-2-yl, Pyridin-3-yl, Pyridin-4-yt, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl,
4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Triazin-2-yi und 1,2,4-Triazin-3-yl.

Im Hinblick auf die Verwendung als Fungizide sind solche Verbindungen der Formel |
bevorzugt, worin dle Varlablen und X, A, W, R', R?, A%, m und L unabhéngig voneln-
ander und Insbssondera in Kombination dle folgenden Badeutungen aufweisen:

X  Halogen, epeziell Chilor, oder C,-C-Alkyl, apezlell Methyl, besonders bevorzugt
Halogen und ganz besonders bevorzugt Chior;

A  eine chemische Bindung oder CH,, insbesondere eine chemlache Bindung;

W  Sauerstoff;
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R' Wasserstoff oder C;-Ce-Alkyl, oder R' bildet mit R® elne lineare oder verzwelgte

C-Ce-Alkylengruppe, inebesondere eine lineare Cy-C,-Alkylengrupps;

R®2 G CyAlkyl, Trifluormethyl oder eine Gruppe (CHa)-R’ bedeutet, worln k for 1
oder 2 steht und R® dle zuvor genannten Bedeutungen aufwelst;

R® Wasserstoff;
m 1,2, 8 oder 4, Inshesondere 1, 2 oder 3;

L  Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl, C{-Cs-Halogenalkyl, C,-Ce-Alkoxy oder
Cq-Co-Alkoxycarbonyl, Insbesondere Fluor, Chior, Brom, Cyano, C-C¢Alkyl,
C:-CHalogenalkyl, Ci-C-Alkoxy oder C-C,-Alkoxycarbonyl, besonders bavor-
zupt Fluor, Chior, C,-C-Alkyl wile Methyl oder Ethyl, C,-Cp-Fluoralkyl wie Trifluor-
methyl, C,-Cr-Alkoxy wie Methoxy oder C,-Cy-Alkoxycarbonyl wie Mathaxycarbo-
nyl. AuBerdem werden Verbindungen | bevorzugt, In denen wenigstens eine
Gruppe L In ortho-Posltion zu der Verknlpfungestelie mit dem Trlazolopyrimidin-
Gerlist angeordnet [st.

In einer bevorzugten Ausflhrungsform ateht Y fdr eine Gruppe O-R*, worin R* dle zu-
vor genannten Badeutungen aufwelst. inebesondare steht hierin R* fir C,-C.-Alkyl,
C1-C4-Alkoxy-C,-Ce-alkyl oder Cy-Cy-Alkenyl und Insbesondere far H, Methyl, Ethyl,
n-Propyl, 2-Methoxysthyl, 2-Ethoxyethyl oder 2-Propenyl (= Ally). In elner welteren
bevorzugten Ausfilhrungsform steht Y fr elne Gruppe O-R*, worin R* mit dem Rest R®
far eine Cx~C-Alkylengruppe steht.

In einer anderen bevorzugten Ausfihrungsform steht Y f0r elne Gruppe N-R°R®, worin
R®, R®dle zuvor genannten Bedeutungen aufwelsen. inabesondere stsht hierin R® far
H, Cy-Cs-Alkyl oder Cy-C4-Alkenyl und insbesondere fir Methyl, Ethyl, n-Propyl oder
n-Propenyl. R? steht Insbesondere flir H, Ci-C-Alkyl oder C-C-Alkenyl und insbeaon-
dere fr H, Methyl, Ethyl oder n-Propyl. R® and R* knnen auch mit dem Stickstoff-
atom, an das sie gebunden sind, einen geedttigten 5- bis 7-gliedrigen Stickstoffhetero-
cyclus bliden, der gegebenenfalls ein welteres unter O, S und N ausgew#hites Hetero-
atom als Ringglled autwelsen kann und dar gegebenentfalls 1 bis 4 Methyigruppen
aufwelsen kann: z. B. steht dann Y flr 1-Pyrrolidinyl, 1-Piperidinyl, 4-Morpholinyl,
4-Thlomorpholinyl oder 4-Methyiplperazin-1-yl. In elner walteren bevorzugten Austih-
rungsform steht Y far eine Gruppe N-R°R®, worin R® mit dem Rest R® fir eine
C-C-Alylengruppe steht und A® Wasserstolf badeutet.

>



10

15

25

WO 2006/000436 PCT/EP2005/006855
L LN

Unter den Verbindungen der Formel | sind beeonders soiche bevorzugt, in der die
durch L, substitulerte Phenyigruppe fOr dle Gruppe der Forme)

steht, worin # dle Verknlpfungsstelle mit dem Trazolopyrimidin-Geriist st und

L Fluor, Chior, CHs oder CFg;

L2L* unabhiinglg voneinander Wasserstolf, Chlor oder Fluor, wobel L* auch fir NO,
stehen kann;

L*  Wasserstoff, Fluor, Chior, Cyano, NOs, Cy-C¢-Alkyl, apazlell CH,, Ci-C,-Alkoxy,
speziell OCHs, oder CO(A"), worin A® flr OH, C-C-Alkaxy, spazielt OCHj, NH,,
C4-Cy-Alkylamino steht; und

Le Wasserstoff, Fluor, Chior, oder Ci-C¢-Alkyl, speziell CHs, bedeuten.

Unter den Verbindungen | eind insbeeondere solche bevorzugt, worin fir R' Wasser-
stoff steht oder R! mit R* elne lineare oder verzweigte C-Ce-Alkylengruppe, Insbeson-
dere eine lineare Cs~Cs-Alkylengruppe bildet. Hiarin steht R? Inebesondere fiir Wasser-
stoff.

Besonders bevorzugt sind auch solche Verbindungen der Formel |, worin R tor
Cy-Ce-Alkyl steht. Hierin steht R? insbesondere fiir Wasserstoff. R' steht dann eben-
falis insbesondere fir Wasserstoff.

Hierunter sind solche Verbindungen der Formel | besonders bevorzugt, worin R far
Wasserstoff steht, W Sauerstoff bedeutet und Y fir eine Gruppe OR* ateht, weiche die
vorgenannten Bedeutungen und insbesondere die bevorzugten Bedeutungen aufwelst,
und die Reste R' und R® denen der folgenden Aminoséuren entsprechen: Prolin, Pipe-
colinsiiure, Leucin, Isoleucin, Methlonin, Phenylalanin, Tyrosin und Valin. Mit andsren
Worten, die Gruppe der Formel

R*
n‘-:’_A_ﬂ«’R‘

iat von elner der vorgenannten a-Aminoséiuren oder einem Ester, Insbesondere elnem
Cy-Cr-Alkylester oder eine Cy-Cs-Alkenylestsr davon abgeleltet.
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Elne andere bevorzugte Ausfihrungaform der Erfindung betrifit Verbindungen 1, worin
R® elne Gruppe (CHa)\R® bedeutet, worin k fiir 1 oder 2 steht und R® dle zuvor ge-
nannten Bedeutungen aufwelst. Hierin steht R® Insbasondere fir Wasaerstoff. R' ateht
dann ebentalle Insbesondere fir Wasserstoff. Hierin hat R® insbesondere dle folgen-
den Bedeutungen: Phenyl, 4-Hydroxyphenyi, 3,4-Dihydroxyphenyi, Imidazol-4-yl,
Indol-3-yl, 5-Hydroxindol-3-y1, Cy-C-Alkyithio, speziell S-CHj, C,-C-Alkoxy oder
C;-Cq-Alkoxycarbonyl.

Sofern Y In Formel | fiir elne Gruppe NR°R® steht, haben R® und R® unabhéngig von-
elnander dle foigenden Bedeutungen: H oder C,-C-Alkyi.

In den Gruppen OR’, SR', NR"'R'?, C(O)OR", CONR“R" und C(=N-R"™*)NR“R",
NHC(W)R'™, C(W)R" und NR"R" haben die Variablen inabeeondere dle im Foigen-
den angegebenen Bedeutungen:

R® steht inabesondere fir H, Ci-C,-Alkyl, C{O)H oder C;-C,-Alkylcarbonyl;

R' steht Insbeaondere fiir H oder Cy-Cq-Alkyl;

R und R stehen Insbesondere fir H, C,-CAlkyl, C1-C-Alkylcarbonyl oder
C;-C-Alkyl(thlocarbonyl). Insbesondere steht NR'R™ t0r NHe, NHCHs, NHC,H;,
N(CHa)e, N(CzHa)CHs, NHC({O)CH; oder NHC(O)H.

R" steht insbesondare filr C,-C-Alkyl.

R™ steht Insbesondere fir H oder Cy-Cy-Alkyl.

R'S etsht inebesondere fir H oder C,-C-Alkyl.

R'® steht Insbesondere fiir H oder C,-C.-Alkyl.

Belsplele fir bevorzugte erfindungegeméiie Verbindungen der Formel | sind dle In den
nachfolgenden Tabellen 1 bls 60 angegebenen Enantiomere der Formein |-L und I-D
sowle das Racemat der Formel |-R, worin die Variablen R', R?, R® und Y jewells ge-
meinsam die in elner der Zellen 1 bis 814 der Tabelle A angegebene Badeutung ha-
ben:



10

16

WO 2006/000436 PCT/EP2005/006855
15
o) " Q R'g
l‘ 9 = 1
v P }—'(N,n
L (D Ly (-D)

Q R g
H1
N~
Y L, (-R)
e
N"‘N’ X

Tabelle 1

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und {-R, in denen X Chilor, Ly, 2-Fluor-8-chlor be-
deuten und die Kombination von Y, R', R? und R® far elne Verbindung Jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 2

Verbindungen der Formeln |-D, I-L und I-R, In denen X Chlor, L, 2,6-Difiuor bedeuten
und die Kombination von Y, R', RZ und R® fOr elne Verbindung jewslis einer Zalle der
Tabelle A entapricht

Tabelle 3

Verbindungen der Formein 1-D, I-L. und I-R, In denen X Chior, Ly 2,6-Dichior bedeuten
und die Kombination von Y, R', R? und R® {ir eine Verbindung jewells einer Zslle der
Tabelle A entspricht

Tabelie 4

Verbindungen der Formein 1-D, I-L und I-R, In denen X Chlor, Ly, 2-Fluor-6-methyl be-
deuten und die Kombination von Y, R', R® und R® flr eine Verbindung jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabello 5

Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, In denen X Chiox, L., 2,4,6-Trifiuor bedeu-
ten und dle Kombination von Y, R', R* und R? flr eine Verbindung jewells einer Zelle
der Tabelle A entspricht
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Tabelle 6

Verbindungen der Formelin I-D, I-L und I-R, In denen X Chior, L 2,6-DHfiuor-4-methoxy
bedeuten und die Kombinetion von Y, R', R® und R® 10r elne Verbindung Jewells elner
Zelle dar Tabelle A entspricht

Tabelle 7

Verbindungen der Formeln i-D, I-L und [-R, In denen X Chior, L, Pentafiuor bedeuten
und dle Kombination von Y, R', Rt und R® fr eine Verbindung Jewelie einer Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelle 8

Verbindungen der Formein I-D, I-L. und I-R, in denen X Chior, Ln 2-Methyl-4-fiuor be-
deutsn und die Kombination von Y, R', R* und R? fir elne Verbindung Jeweils einer
Zeolle der Tabelle A entepricht

Tabelle 9

Verbindungen der Formeln 1-D, I-L und I-R, in denen X Chior, Ly, 2-Trifiluormethyl be-
deuten und dle Kombination von Y, R', R? und R? firr sine Verbindung jewells elner
Zollo der Tabelle A entspricht

Tabelle 10

Verbindungen der Formein i-D, I-L und I-R, in denen X Chior, Ly 2-Methoxy-6-fluor
bedeuten und die Kombination von flr eine Verbindung Jewells einer Zelle der Tabelle
A entspricht

Tabelle 11

Verbindungen der Formein i-D, I-L und I-R, in denen X Chior, Ly, 2-Chlor bedauten und
dle Kombination von Y, R, R? und R? fdr eine Verbindung jewells einer Zslle der Ta-
belle A entspricht

Tabelle 12

Verbindungen der Formeln I-D, I-L und |-R, In denen X Chior, Ly, 2-Fluor bedeuten und
dle Kombination von Y, R', R? und R? fQr elne Verbindung jewells einer Zslle der Ta-
balle A entspricht

Tabelle 13

Verbindungen der Formeln 1-D, }-L und I-R, In denen X Chior, Ly, 2,4-Difluor bedsuten
und die Kombination von Y, R, R? und R® {0r eine Verbindung jewells elner Zalle der
Tabelle A entspricht

a43
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Tabelle 14

Verbindungen der Formein 1-D, I-L und I-R, in denen X Chlor, Ly, 2-Fluor-4-chior be-
deuten und dle Kombination von Y, R', R® und R? fir elne Verbindung jewells siner
Zeile der Tabelle A entspricht

Tabelle 16

Verbindungen der Formein I-D, I-L. und I-R, In denen X Chior, Ly, 2-Chlor-4-fluor be-
deuten und die Kombination von Y, R', R* und R® f0r eine Verbindung Jewells einer
Zealle der Tabelle A entspricht

Tabelle 18

Verbindungen der Formein (-D, I-L. und I-R, In denen X Chior, L 2,3-Difiuor bedeuten
und dle Kombination von Y, R', R? und R® fiir elne Verbindung Jewslls elnar Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelle 17

Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, In denen X Chilor, L, 2,5-Difluor bedeuten
und die Kombination von Y, R', R? und R? {ir eine Verbindung Jewells elner Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelle 18

Verbindungen der Formein |-D, I-L und I-R, In denen X Chior, Lm 2,3,4-Trifluor badeu-
ten und die Kombination von Y, R', R® und R? far elne Verbindung Jewslis einer Zsile
der Tabelle A entapricht

Tabelle 19

Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, in denen X Chior, L, 2-Methyl bedeuten
und dle Kombination von Y, R’, R% und R® fiir elne Verbindung Jewslis einer Zeile der
Tabelle A entspricht

Tabelle 20

Verbindungen der Formein I-D, i-L und I-R, in denen X Chior, Ly, 2,4-Dimethyl bedeu-
ten und die Kombination von Y, R', R* und R* f0r eine Verbindung Jewslls einer Zelle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 21

Verbindungen der Formeln I-D, I-L und I-R, In denen X Chior, L, 2-Methyl-4-chior be-
deuten und die Kombination von Y, R', R? und R® {0r eine Verbindung Jewells einer
Zelle der Tabelle A entspricht

e
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Tabelle 22
Verbindungen der Formeln I-D, I-L. und I-R, in denen X Chilor, L, 2-Fluor-4-methyl be-
deuten und die Komblnation von Y, R, Rt und R? fir eine Verbindung jewsils einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 23 :
Verbindungen der Formein I-D, |-l und I-R, In denen X Chior, L 2,8-Dimethyl bedeu-
ten und die Kombination von Y, R', R? und R? fOr eine Verbindung Jewslls einer Zelle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 24

Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, in denen X Chior, L 2,4,6-Trimethyl be-
deuten und die Komblination von Y, R', R? und R? fir eine Verbindung Jewells einer
Zelle der Tabslle A entepricht

Tabelle 25

Verbindungen der Formeln 1-D, I-L und I-R, In denen X Chior, Ly, 2,6-Difluor-4-cyano
bedeuten und die Kombination von Y, R', R? und R? {0r eine Verbindung Jawells elner
Zolle der Tabelle A entspricht

Tabelle 28

Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, in denen X Chior, L, 2,8-Difluor-4-methyl
bedeuten und die Kombination von Y, R, R? und R® fOr eine Verbindung jewslls einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tebelle 27

Verbindungen der Formein I-:D. I-L und I-R, In denen X Chior, L, 2,8-Difluor-4-
methoxycarbony! bedeuten und die Kombination von Y, R', R? und R® fir elne Verbin-
dung Jewells elner Zsile der Tabelle A entspricht

Tabelle 28

Verbindungen der Formeln I-D, I-L und I-R, in denen X Chior, Ly, 2-Trifluormethyl-4-
fluor bedeuten und dle Kombination von Y, R', R® und R® fiir elne Verbindung Jewells
elner Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 29

Verbindungen der Formeln I-D, I-L. und I-R, In denen X Chior, Ly, 2-Trifluormethyl-5-
fluor bedeutsn und die Kombination von Y, R', R® und R® fiir elne Verbindung Jewells
einer Zelle der Tabelle A entepricht
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Tabelle 30
Verbindungen der Formein I-D, I-L und I-R, In denen X Chlor, Ly, 2-Trifluormethyl-5-
chior bedeutan und die Kombination von Y, R', R® und R® f0r eine Verbindung Jewells
alner Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 31

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, L, 2-Fluor-8-chlor be-
deuten und die Kombination von Y, R, R* und R? fir elne Verbindung jewells einer
Zsile der Tabelle A entspricht

Tabelle 32

Verbindungen der Formeln |-L, I-D und [-R, In denen X Methyl, L, 2,8-Difiuor bedeutsn
und die Komblination von Y, R', R? und R® f0r eine Verbindung jewells elner Zelle der
Tabelle A entspricht '

Tabelle 33

Verbindungen der Formein I-L, 1-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,6-Dichlor bedeu-
ten und die Kombination von Y, R', R? und R? flir elne Verbindung Jewells elner Zelle
der Tabella A entspricht

Tabelle 34

Verbindungen der Formein I-L, I-D und |-R, in denen X Methyl, Ly 2-Fluor-8-methy!
bedeuten und die Kombination von Y, R', R® und R® fiir eine Verbindung jewslis elner
Zolle der Tabelle A entspricht

Tabelle 35

Vearbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, L., 2,4,6-Trifluor bedeu-
ten und dle Kombination von Y, R', R* und R? flr eine Verbindung Jewslls einer Zsile
der Tabelle A entspricht

Tabelle 36

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,8-Difluor-4-
methoxy bedeutsn und dle Kombination von flr eine Verbindung Jewells einer Zelle
der Tabelle A entspricht

Tabelle 37

Verbindungen der Formein I-L, |-D und I-R, in denen X Methy), L Pentafiucr bedeuten
und dle Kombination von 0r eine Verbindung Jewells elner Zelle der Tabelle A ent-
epricht
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Tabelle 38
Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, L, 2-Methyl-4-fluor be-
deuten und die Komblination von Y, R', R® und R® foir elne Verbindung Jewslls siner
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 38

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2-Trifluormethyl be-
deuten und dié Kombination von Y, R', R* und R? flir elne Verbindung Jeweils einer
Zealle der Tabelle A entspricht

Tabelle 40

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L 2-Methoxy-6-fluor
bedeutsn und dle Kombination von Y, R', R? und R? fr eine Verbindung jewells einer
Zelle der Taballa A entspricht

Tabelie 41

Verbindungen der Formeln |-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2-Chlor bedeuten
und die Kombination von Y, R', R* und R? {0r elne Verbindung jewalls einer Zsile der
Tabeslle A entspricht

Tabelle 42

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, Ly, 2-Fiuor bedeuten
und die Kombination von Y, R', R* und R® fir elne Verbindung Jewslis einer Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelie 43

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, Ly, 2,4-Difiuor bedeuten
und die Kombination von Y, R, R® und R® {0r eine Verbindung Jewells einer Zsile der
Tabelle A entepricht

Tabelle 44

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, L, 2-Fluor-4-chlor be-
deuten und die Kombination von Y, R', R® und R?® fiir eine Verbindung jewalle elner
Zelle der Tabelle A entapricht

Tabelle 45

Verbindungen der Formein I-L, 1-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2-Chlor-4-fluor be-
deuten und die Kombination von Y, R, R* und R? fir eine Verbindung jewells einer
Zslle der Tabelle A entspricht
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Tahslle 48
Verbindungen der Formein I-L, |-D und I-R, in denen X Methyl, L, 2,3-Difluor bedsuten
und die KKombination von Y, R', R? und R? fir elne Verbindung |ewells elner Zelle der
Tabelle A entspricht

Tabelle 47 .

_Varbindungon der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,5-Difluor badeuten
und die Kombination von Y, R', R® und R* fir eine Verbindung jewells einer Zelle der
Tabelle A entapricht

Tabelle 48

Verbindungen der Formein [-L, I-D und I-A, in denen X Methyl, L, 2,3,4-Trifluor bedeu-
ten und die Kombination von Y, R', R® und R? fdr eine Verbindung jewells elner Zelle
der Tabelle A entspricht '

Tabelle 49

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2-Methyi bedeuten
und die Kombination von Y, R', R? und R? f0r eine Verbindung Jewells einer Zelle der
Tabelle A entepricht

Tabelle 50

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,4-Dimethyl bedeu-
ten und dle Komblination von Y, R', R? und R® fir eine Verbindung Jewslls elner Zsile
der Tabelle A entepricht

Tabelle 51

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, Ly, 2-Methyl-4-chlor
bedeuten und die Komblination von Y, R', R® und R® fir elne Verbindung Jewells einer
Zselle der Tabelle A entspricht

Tabelle 52

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L 2-Fluor-4-methyl
bedeuten und die Kombination von Y, R', R® und R? fiir elne Verbindung jewells einer
Zelle der Tabelle A entapricht .

Tabelle 53

Verbindungen der Formaln I-L, 1-D und }-R, In denen X Methyl, L, 2,6-Dimethyl bedeu-
ten und die Kombination von Y, R!, R? und R? fir eine Verbindung Jewslie elner Zelle
der Tabelle A entspricht
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Tabelle 54
Verhindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,4,6-Trimethyl be-
deutsn und dle Kombination von Y, R, R® und R? fOr eine Verbindung Jewslis siner
Zsolle der Tabelle A entspricht

Tabelle 55

Verbindungen der Formein I-L, I-D und I-R, in denen X Methyl, L, 2,68-Difiuor-4-cyano
bedeuten und die Kombination von Y, R', R? und R® flr eine Verbindung Jewsils einer
Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 56

Verbindungen der Formeln [-L, [-D und I-R, In denen X Methyl, L, 2,6-Difiuor-4-methyl
bedeutsn und die Kombination von Y, R', R* und R* Qi elne Verbindung jewells einer
Zolle der Tabelle A entspricht

Tabelle 57

Verbindungen der Formein I-L, I-D und [-R, In denen X Methyl, L, 2,6-Difluor-4-
methoxycarbonyl bedeutan und die Kombination von Y, R', R® und R? far elne Verbin-
dung jewells einer Zelle der Tabelle A entspricht )

Tabelle 58

Verbindungen der Formeln I-L, 1-D und I-R, in denen X Methyl, L 2-Trifluormethyt-4-
fiuor bedeuten und die Kombination von Y, R', R* und R? fir eine Verbindung Jewells
elner Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 59

Verbindungen der Formeln [-L, I-D und I-R, In denen X Methyi, Ln 2-Trifluormethyl-5-
fiuor bedeutsn und die Kombination von Y, R', R® und R® fir eine Verbindung Jewslis
glner Zelle der Tabelle A entspricht

Tabelle 60

Verbindungen der Formeln I-L, I-D und I-R, In denen X Methyl, Ly 2-Trifluormethyl-5-
chior bedeuten und dle Kombination von Y, R', R* und R® fiir eine Verbindung Jewells
elner Zealle der Tabelle A entspricht

Tabelle A:

Nr. |R R R Y
1 H H H OH
2 |H Phenyl H oH
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3 |[H CHg-Indol-3-y1 H OH
4 |H CHg-(5-Hydroxyindol-3-yl) |H OH
5 |H CHz-(Imidazol-4-yi) H OH
6 |H CHz-Phenyl H OH
7 |H CHg-{4-OH-Phenyl) H [OH
8 |H CHz-Cyclohexyl H OH
9 |[H CHs H OH
10 |H CH(CHa)z H OH
11 |H CHZCH(CHy): H OH
12 |H CH(CH,)CH:CHs H OH
13 |H (S)-CH(CHa)CH:CHs H OH
14 |[H (R)-CH(CHa)CH,CHj H OH
15 |[H CHx-SH H OH
168 |H CHz-CHg-SH H OH
17 |H CH-SCH, H OH
18 |H CHz-CH--SCH; H OH
19 |H CHz-CO-NH; H OH
20 |H CHz-CO-OH H OH
21 |[H CHz-CO-OCH; H OH
2 [H CHx-CO-OC:Hs H OH
23 |H CHy-CO-OCH(CHs)z H OH
24 |H CHy-CO-OC(CHa)s H OH
25 [H CHy-CHx-CO-NH; H OH
26 |H CHz-CHg-CO-OH H OH
27 |H CHs-CHo-CO-OCH, H OH
28 |H CHz-CHo-CO-OCH; H OH
29 |[H CHe-CHg-CO-OCH(CHa)2 |H OH
30 |(H CHzCHCO-OC(CHa)s |H OH
a1 |H CHg-OH H OH
32 |H CHe-OCH3 H OH

(5
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33 |H CHzOCH(CHa)2 H OH
34 |H CHg-OC(CHa)a H OH
35 |H CHCHy-OH H OH
36 |{H CHCH5-OCHs H OH
37 [H CHCHy-OCH(CHy): H OH
38 |H CHCHz-OC(CHa)s H OH
39 CH{CHsCH2 H OH
40 CHLCH(OH)CH, H OH
41 CHsCH;CH:CH; H OH
42 |H CHzCH; OH
43 |H CHCHCH2 OH
44 |H CHZCHzCHoCH, OH
45 |H CHCHCHCH;CH, |OH
48 [H H H OCH;
47 |H Phenyl H OCH,3
48 |H CHg-Indol-3-y1 H OCH;
49 |H CHg-(5-Hydroxyindol-8-yf) [H OCH,
50 |H CHg-{Imidazol-4-y)) H OCH;
51 |H CHg-Phenyl H OCH;
52 |H CHz{4-OH-Phenyl) H OCH;,3
53 |H CHa-Cyclohexyl H OCH,
54 [H CHy H OCH;
65 |H CH(CHa)e H OCH;
56 |H CH;CH(CHa)s H OCHs
57 |H CH(CHa)CHzCHs H OCH,
58 |H (S)-CH(CH;)CH;CH, H OCH,
59 |H (R)-CH(CHa)CHaCH, H OCHs
80 |(H CHe-SH H OCH;
81 |[H CHx-CH-SH H OCH,
62 |[H CHg-SCH, H OCH,
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83 |H CHg-CHz-SCH, H OCH;
64 |H CHgz-CO-NH, H OCHjs
65 |H CH-CO-OH H OCH,
66 |H CHy-CO-OCH; H OCH;
a7 H CHg-CO-OCH; H OCH;
68 |H CHz-CO-OCH(CHy)e H OCHs
60 |H CHz-CO-OC(CHy)s H OCHj,
70 |H CHz-CH-CO-NH; H OCH,
7i |H CHg-CH-CO-OH H OCHj,
72 |H CHy-CH-CO-OCH, H OCHj5
73 |H CH-CHe-CO-OC;H; H OCH;
74 |H CHg-CH>CO-OCH(CH3)2 |H OCH,
75 |H CHg-CHz-CO-OC(CH3)s |[H OCH,3
76 |H CHz-OH H OCH;
77 |H CHy-OCH, H OCH;s
78 |H CHx-OCH(CHs)e H OCH;
70 |H CHz-OC(CHa)s H OCH,
80 |H CHCH5z-OH H OCH;
81 |H CHCHy-OCH;, H OCH,
82 [H CHCHs-OCH(CHg)e H OCH,
83 |H CHCHz-OC(CHy)s H OCH;
84 CHzCHzCHp H OCH,
85 CHzCH(OH)CH, H OCH,
86 CH2CHCH.CHa H OCH,
87 |H CH:CH; OCHs
88 |H CHeCH:CH, OCH,
8 |(H CHCHCH.CH. QCH,3
80 |H CHyCH;CH.CHsCH; OCH;
g1 |H H H OCH.CH,
g2 |H Phenyl H OCH;CHaq
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93 |H CHgIndol-3-yi H OCH,CH;
84 [H CHz<{5-Hydraxyindol-8-yl) [H OCHCHj,
o5 [H CHz<(Imidazol-4-yl) H OCH:zCH,
96 |[H CHg-Phenyl H OCH:CH;
97 |H CHg-(4-OH-Phenyl) H OCH,CH;
98 |H CH,-Cyclohexyl H OCHzCHs
9 |H CHs |H OCHzCH;
100 |H CH(CHa)z H OCHzCHs
101 |H CHzCH(CHa); H OCH:CHj,
{102 |H CH(CH3)CHzCHy H OCH;CH;,
103 |H (8)-CH(CH,)CH,CH, H OCHCH,
104 |H (R)-CH(CHy)CH,CH, H OCHCHs
105 |H CHgz-SH H . | OCHzCHs
108 {H CHe-CHz-SH H OCH:CH,
107 |H CHz-SCH;, H OCH.CH,
108 |H CHe-CHz-SCH, H OCH:CH;
109 |H CHg-CO-NH: H OCH:CH;
110 |H CHg-CO-OH H OCH;CHs
111 |H CHz-CO-OCH, H OCH,CH,
112 |H CHz-CO-OCzH; H OCH:CH;
118 (H CHy-CO-OCH(CHa)2 H OCH:CH,
114 [H CHy-CO-OC(CHals H OCH,CH,
115 [H CHg-CH-CO-NH, H OCH;CH,
118 |H CHx-CH>-CO-OH H OCH:CH,
117 |H CHg-CHz-CO-OCH, H OCH:CH;
118 |H CHy-CHz-CO-OCH, H OCH:CH;
119 |H CHg-CHz-CO-OCH(CH): |H OCH4CHy
120 |H CHy-CH-CO-OC(CHs)s |H OCH2CH,
12t {H CHzOH H OCHCHy
122 |H CHx-OCH;, H OCH,CH,
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123 [H CHe-OCH(CHa)z H OCHZCHs
124 [H CHz-OC{CHg)s H OCH.CHs
125 |H CHCH5-OH H OCH;CHs
126 |H CHCHs-OCHs H OCHCHs
127 |H CHCHs-OCH(CHs)z H OCH.CHs
128 [H CHCH5-OC(CHa)s H OCH.CH,
129 CH,CHzCH, H OCHZCH,
130 CHCH(OH)CHz H OCH,CHs
131 , CHCHzCHCH, H OCHCHs
122 |H CH.CH, OCH:CHj
183 |H CH:CH:CH, OCH;CH;
134 [H CHZCHsCH.CH: OCH,CHs
135 [H CHzCH;CH;CH,CH, OCH,CH;
138 |H H H OCH.CH:CHj
137 |H Phenyl H OCHZCHCH,
138 [H CHg-Indok-3-yl H OCH,CH:CH,
139 |H CHg-(5-Hydroxyindok-3-yl) [H OCH.CH.CH; |
140 (H CHg-(Imidazol-4-yl) H OCH.CH:CH,
141 [H CHz-Phenyl H OCHZCH;CH;
142 |H CHg-(4-OH-Phenyl) H OCHZCH,CH,
143 [H CHy-Cyclohexyl H OCHLCHLCH; |
144 [H CHs H OCHLCH.CH, |
145 |H CH(CHa)z H OCH,CH;CHs;
148 [H CHzCH(CHa)2 H OCH:CH.CHs |
147 [H CH(CHs)CH:CH, H OCHzCH;CHs |
148 |H (8)-CH(CH3)CHzCHs H OCHZCHCHs
149 [H (R)-CH(CH3)CHzCH, H OCH;CHCH, |
150 [H CHg-SH H OCHzCH;CH; |
151 |H CHy-CHz-SH H OCH;CH.CHs
152 |H CHz-SCHs H OCHLCHCHs
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153 |H CHy-CHe-SCHs H OCHzCHCH, |
154 |H CHg-CO-NH, H OCHzCH.CHj
155 |H CHz-CO-OH H OCHzCHZCH,
166 |H CHy-CO-OCHs H OCH;CH,CH,
157 |H CH-CO-OCyH;s H OCH:CH:CHs
158 |H CHz-CO-OCH(CHa)s H OCH;CH.CH,
159 |H CHg-CO-OC(CHa)s H OCH,CH.CHj
180 |H CH;-CH=CO-NH, H OCHgCH:CH,
161 [H CH¢-CHz-CO-OH H OCH;CH.CHjs
1682 |H CHy-CHCO-OCH, H OCHCHCH;
163 [H CHz-CH2-CO-OC:H; H OCH2CHsCH;
184 |H CHy-CH-CO-OCH(CHa)e [H OCHZCH:CH;
165 [H CHyCHe-CO-OC(CHs); |H OCHzCH:CH,
166 |H CH;-OH H OCHzCH,CH;
167 |H CHz-OCH, H OCHzCHsCH,
168 |H CHg-OCH(CHa)e H OCH2CH:zCHs
169 |H CHz-OC(CHa)s H OCHZCH:CHj
170 |H CHCHs-OH H OCH,CH.CH;
171 |H CHCHy-OCHj H OCH;CH.CH,
172 |H CHCHz-OCH(CHy)s H OCH;CH;CH,
173 |H CHCHs-OC(CHa)e H OCHZCH;CH,
174 CHyCHsCH, H OCHCH;CHa
175 CHLCH(OH)CH; H OCH2CHzCH,
176 CHCHyCHzCH; H OCHZCH:CH,
177 |H CH:CH; OCH,CH:CH;
178 |H CHCH:CH;z OCHCH:zCHs
179 |H CH,CH;CH:CH, OCHCH:CH,
180 |H CH2CHzCHCH,CH; OCHCH.CH,
181 |H H H OCHZCH,OCH,
182 |H Phenyi H OCHzCH;OCH,




WO 2006/000436 PCT/EP2003/006855
28~

Nr. |R R? R Y

183 (H CHzindol-3-yi H OCH,CHzOCHj
184 |H CHg-(5-Hydroxyindol-3-y1) |H OCHzCH.OCHj
185 |H CHg-(Imidazol-4-yf) H OCHzCH;OCHj |
166 [H CHg-Phenyl H OCHZCH-OCH;
187 |H CHg-(4-OH-Phenyl) H OCHzCHzOCH, |
188 (H CH-Cyciohexyt H OCHZCH;OCH; |
189 |H CH; H OCH.CH;OCH,
190 |H CH(CHa)s H OCHZCHZOCH,
191 |H CHCH(CHa)2 H OCHCH,OCH;
192 |H CH(CH3)CHzCH; H OCH;CHOCH,
183 [H (S)-CH(CHg)CHoCH, H OCHZCHZOCH,
194 (H (R}-CH(CH,)CHzCHs H OCH,CH,OCHS, |
185 |H CHe-SH H OCHZCHZOCH;
196 |H CHy-CH-SH H OCHzCHOCH;
197 |H CHy-SCH, H OCHzCHzOCHj
168 |H CHy-CH-SCH; H OCHzCH;OCH,
190 |H CHg-CO-NH; H OCH:CHZOCH;
200 |H CH-CO-OH H OCHzCHyOCH,
201 (H CHx-CO-OCH;, H OCHCH;OCH,
202 |H CH-CO-OC;H; H OCHzCHzOCH,
203 |H CHz-CO-OCH(CHy)2 H OCH:CH;OCH,
204 |H CHx-CO-OC(CHa)s H OCH:CHOCH,
205 |H CHy-CHy-CO-NH, H OCHRCH;0CH,
206 |H CHrCHy-CO-OH H OCH,CH,OCH; |
207 |H CHg-CHy-CO-OCH, H OCHCH-OCHs |
208 |H CHey-CHz-CO-OC;H; H OCHZCH,OCH; |
200 [H CHy-CHy-CO-OCH(CHg)a |H OCH;CH,OCHj
210 |H CHy-CHz-CO-OC{CHy)s |H OCHZCH,OCH,
211 |H CHy-OH H OCHLCH,OCH,; |
212 |H CH-OCH,3 H OCH.CH:OCH,
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218 |H CHz-OCH(CHy)s H OCHzCH,OCH;
214 |H CHz-OC(CHa)s H OCHZCH;OCHs |
216 |H CHCH5-OH H OCH.CH:OCHs
216 |H CHCH5z-OCH,3 H OCH;zCH0CH;
217 |H CHCHg-OCH(CHy)s H OCHzCH;OCH;
218 |H CHCHg-OC(CHa)y H ‘OCH,CH,OCH, |
219 CHzCH.CH. H OCHZCHzOCHs
220 CH;CH(OH)CH, H OCH:CH:OCH,
221 CHRCHzCH;CH, H OCHCH.OCH,
222 |H CHCH, . OCH.CH,OCHj
H CH{LCHCH, OCH.CH;OCHs
224 [H CH;CH:CH.CH; OCH.CH,OCH,
225 |H CHzCH;CHzCH,CH, OCHzCHzOCH; |
226 |H H H OC(CHs)s
227 (H Phenyl H OC(CHa)s
228 |H CHz-Indol-3-yi H OC{CHs)s
220 |H CHg(5-Hydroxyindol-3-y1) |H OC(CHs)s
230 |H CHa-(imidazol-4-yf) H OC{CHa)s

231 |H CHy-Phenyl H OC(CHs)s
232 |H CHg-(4-OH-Phenyl) H OC(CHs)s
233 [H CHz-Cyciohexyl H OC(CHa)s
234 |H CHj H OC{CHa)a

235 |H CH(CHa): H OC(CHs)s
238 |H CHCH(CHs)2 H OC(CHa)s
237 |H CH(CHa)CHzCHs H OC(CHa)s
238 |H (S)-CH(CHa)CH:CH, H OC(CHa)s

239 |H (R)-CH({CHa)CH.CH, H OC(CHy)a

240 |H CHz8H H OC(CHa)s

241 |H CHg-CHg-SH H OC{(CHa)s
242 |H CHz-SCH, H OC(CHa)a
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243 |H CH-CHz-SCHy H OC(CHa)s
244 |H CHy-CO-NH; H OC(CHs)a
245 |H CH-CO-OH H OC(CHa)s
248 |H CH-CO-OCHs H OC{CHs)s
247 {H CHg-CO-OC:Hs H OC{CHs)s
248 (H CHz-CO-OCH(CHa)e H OC(CHa)s
249 [H CHg-CO-OC(CHa)s H OC(CHa)s
250 |H CHy-CH-CO-NH; H OC(CHa)s
251 |H CHx-CH-CO-OH H OC{CHa)s
252 |H CHy-CHy-CO-OCH; H OC{CHs)s
253 [H CHy-CHz-CO-OC;Hs H OG(CHy)s
254 (H CHe-CHz-CO-OCH(CHs)2 |H OC(CH;)s
255 [H CHxCH-CO-OC(CHg)s |H OC(CHa)s
256 |H CHy-OH H OC{CHa)s
257 (H CHOCH, H OC(CHs)s
258 [H CHy-OCH(CHg)a H OC(CHa)s
250 (H CHy-OC(CHy)s H OC(CHs)s
260 |H CHCHgs-OH H OC{CHs)s
281 [H CHCH»-OCH, H OC(CHa)s
282 |H CHCHy-OCH(CHa)2 H OC{CHa)s
263 (H CHCH5-OC(CHy)s H OG(CHa)s
2684 CH.CH,CH; H OC(CHg)s
285 CHRCH(OH)CH; H OC{CHa)s
288 CHzCH:CH:CH; H OC(CH)s
267 |H CHzCH; OC{(CHa)a
288 |H CHgCH,CH, OC{CHy)s
269 |H CHzCH,CH,CH, OC(CHa)s
270 |H CHzCH-CHzCH,CH, OC(CHs)s
271 |H H H OCH(CHg)z
272 |H Phenyl H OCH(CHg)s
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273 (H CHg-Indol-3-y1 H OCH(CHs),
274 (H CHg-(5-Hydraxyindo}-3-yl) |H OCH(CHy)s
275 |H CHg{(Imidazol-4-yl) H OCH(CHy),
276 (H CHg-Phenyt H OCH(CHy)z
277 (H CHg-(4-OH-Phenyl) H OCH(CHa)2
278 (H CHz-Cyclohexyl H OCH(CHa):
279 |H CHs; H OCH(CHa)q
280 |H CH(CHa) H OCH(CHa)z
281 |H CHzCH(CHa)e H OCH(CHa):
282 [H CH(CH,)CH:CH; H OCH(CHa)z
283 |H (S}-CH(CH3)CH;CHj H OCH(CHa)z
284 [H (R)-CH(CH3)CHsCHs H OCH(CHy)z
285 [H CHzSH H OCH(CHs),
288 (H CHz-CHy-SH H OCH(CHa)2
287 [H CHg-SCH, H OCH(CHa)e
288 |H CHz-CHx-SCH, H OCH(CHa)z
289 (H CHy-CO-NH; H OCRH(CHa)z
290 |H CHx-CO-OH H OCH(CHa)
201 |H CHy-CO-OCH, H OCH(CH;);
262 [H CHg-CO-~OC;H, H OCH(CHa);
203 |H CHg-CO-OCH(CHg), H OCH(CHa):
204 |H CHz-CO-OC(CHa)s H OCH(CHa)z
295 |H CHx-CHy-CO-NH, H OCH(CHa);
206 |H CHg-CH-CO-OH H OCH(CHjy),
297 |H CHy-CHe-CO-OCH3 H OCH(CHs);
208 |H CHy-CH-CO-OC;H,4 H OCH(CHa)y
208 {H CHz-CHy-CO-OCH(CHg)e |H OCH(CHa),
300 {H CH-CHy-CO-OC(CHa)s |H OCH(CHy);
s01 |H CHOH H OCH{CHa)s
302 |H CHy-OCHj H OCH(CHa)z
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803 [H CH-OCH(CHa)e H OCH(CHa)s
304 |H CHz-OC{CHs)s H OCH(CH)
305 |H CHCHs-OH H OGH(CHa)
306 |H CHCH3-OCH, H OCH(CHs)e
307 |H CHCHs-OCH(CHa): H OCH(CHz):
308 |H CHCHz-OC(CHs)s H OCH(CHa):
309 CH;CHZCHs H OCH(CHa)z
310 CH:CH(OH)CH, H OCH(CHa)e
g1 CHgCHzCHzCH, H OCH(CHs)e
312 |H CHzCH, OCH(CHa)a
313 |H CHeCHCHz OCH(CH)z
314 |H CHCHsCHCHs OCH(CHa)s
315 |H CHoCHCH,CHsCH, OCH(CHa).
316 [H H H OCH:CH=CH,
317 |H Phenyl H OCH;CH=CH,
318 |H CHgIndol-3-y1 H OCH.CH=CH,
318 |H CHg{(5-Hydroxylndol8l) |H OCH;CH=CH,
320 (H CHz-(Imidazol-4-yl) H OCH,CH=CH,
321 |H CHzPhenyl H OCHZCH=CHy,
322 [H CHz {4-OH-Phenyl) H OCH;CH=CH;
23 |H CHe-Cydichexyl H OCH:CH=CH,
324 [H ChH H OGH;CH=CH;
325 |H CH(CHa)z H OCH;CH=CH,
326 |H CHeCH(CHa)e H OCH:CH=CH,
%27 |H CH(CHa)CHeCHs H OCRLCH=Chs
=6 [H () CHICRCHGH,  |H OCHCH=CHs
320 |H (R)CH(CH)CHCHs _ |H OCHCH=CH,
330 |H CHg-SH H OCHZCH=CH,
331 |H CHg-CH-SH H OCH:CH=CH;
332 |H CHeSCHs OCHzCH=CH,
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333 [H CHz-CHg-SCHy H OCHCH=CHj,
334 (H CHg-CO-NH, H OCH,CH=CH,
335 |H CHg-CO-OH H OCHCH=CH,
338 (H CHg-CO-OCH; H OCH.CH=CH,
337 {H CHg-CO-OCzH, H OCH,CH=CH,
338 (H CH3-CO-OCH(CHs)s H OCHRCH=CH;
339 (H CHz-CO-OC(CHa)s H OCH;CH=CH;
340 |H CHz-CH-CO-NH; H OCH;CH=CH;
341 [H CH-CH,-CO-OH H OCH,CH=CH;
342 {H CH-CH-CO-OCHs H OCH;CH=CH,
343 [H CHe-CHe-CO-OCoH, H OCHsCH=CH,
344 |H CHg-CH-CO-OCH(CHy)e |H OCH,CH=CH;
345 |H CHy-CHx-CO-OC(CHa)s |H OCH,CH=CH;
348 |H CH-OH H OCH,CH=CH;
347 [H CHe-OCH, H OCH;CH=CH;
348 [H CHe-OCH(CHa)e H OCH;CH=CH,
349 |H CHz-OC(CHa)s H OCH,CH=CH,
350 |H CHCHs-OH H OCH;CH=CH;
351 |H CHCH,-OCHs H OCH,CH=CH;
352 {H CHCH;-OCH(CHa)s H OCH;CH=CH;
353 (H CHCHy-OC{CHs)s H OCH.CH=CH;
354 CHaCHCHy H OCHzCH=CH,
355 CHyCH(OH)CH, H OCH,CH=CH:
368 CHzCHCH.CH, H OCH;CH=CH,
357 |H CH.CH, OCH;CH=CH,
358 (H CHyCH;CH, OCH,CH=CH,
359 |H CHyCH-CH,CH, OCHgCH=CH,
360 |H CHzCHgCHaCHzCH. OCH:CH=CH,
ag1 |H H H NHCH;

362 |H Phenyl H NHCH,
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363 H CHg-Indol-3-y! H NHCHs
364 |H CHe-(5-Hydroxyindoh-3-yl) |H NHCH,
365 |H CHg-(Imidazok-4-y) H NHCH,
388 |H CHg-Phenyl H NHCH,
367 |H CHz-(4-OH-Phenyl) H NHCH,
368 |H CHe-Cyclohexyl H NHCHs
369 |H CHs H NHCH,
370 |H CH(CHa)z H NHCH,
a71 |H CHeCH(CHz)z H NHCH,
372 |H CH(CHs)CHeCHs H NHCH,
ar3 |H (8)-CH(CHg)CHzCHa H NHCH,
374 |H (R)-CH(CHe)CH;CHs H NHCH,
a76 |H CHa-SH H NHCH,
376 |H CHe-CHzSH H NHCH,
377 |H CHzSCHs H NHCH,
378 |H CHy-CHy-SCH, H NHCH,
a7e |H CHe-CO-NH;z H NHCH,
380 |H CHs-CO-OH H NHCH,
381 |H CHz-CO-OCH, H NHCHs
382 |H CHz-CO-OC;zHs H NHCH,
383 |H CHy-CO-OCH(CHs)2 H NHCH,
384 |H CHa-CO-OC(CHa)s H NHGH,
385 |H CHe-CHz-CO-NH, H NHCH,
286 |H CHx-CH,-CO-OH H NHCH,
387 |H CHe-CHe-CO-OCH, H NHCH,
388 |H CHz-CHz-CO-OCzHs H NHCH,
389 |H CHz-CHg CO-OCH(CHa)2 |H NHCH,
390 |H CHgCHeCO-OC(CHy)s |H NHCHs
ag1 |H CHyOH H NHCH,
392 |H CHeOCH, H NHCH,
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383 [H CHe-OCH(CHg)s H - NHCH,
394 |H CHg-OC(CHa)s H NHCH;4
395 |H CHCHs-OH H NHCH;
398 |H CHCH3-OCHs H NHCH;
397 |H CHCHg-OCH(CHg)a H NHCH,
398 (H CHCH3-OC(CHa)s H NHCH,
age CHCH,CH, H NHCH,
400 CHzCH(OH)CH; H NHCH,
401 CH,CH,CH.CHs H NHCHs
402 |H CHeCH; NHCH;
403 (H CHCH,CH, NHCH,
404 |H CHZCH:CH,.CH, NHCH;
405 |H CHCHzCH:CHCH> NHCH,
408 |CH, H H OCH,
407 |CHs Phenyl H OCHs,
408 |CHs CHgIndot-3-41 H OCH,
409 |CHs CHy-(5-Hydroxyindol-3-i) | H OCH,
410 |CHs CHg~(Imidazol-4-yi) H OCHs
411 |CHs CHe-Phenyl H OCH,
412 [CHs CHa~{4-OH-Phenyl) H OCH»
413 |CHs CHy-Cyclohexyl H OCH,
414 {CHs CHa H OCH,
415 |CH, CH(CHa)e H OCH,
416 |CHs CH.CH(CHg)s - H OCH;
417 |CHs CH(CHa)CH2CHs H OCH,
418 {CH; (S)-CH{CH,)CH;CH, H OCH,
419 |CHs (R)-CH(CH3)CH:CHs H OCH,
420 |CHs CHe-SH H OCH;
421 CI-!, CHx-CHSH H OCH3
422 |CH, CHxSCH; H OCH,
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423 |CHs CHx-CHg-SCHj3 H OCH;
424 [CHy CHg-CO-NH; H OCH;
425 |CHs CH-CO-OH H OCH,
428 (CHs CHCO-OCH;, H OCH,
427 |CHs CHCO-OC;H; H OCH,
428 |CHs CHx-CO-OCH(CHs)a H OCH,
429 |CHs CHz-CO-0OC(CHa)s H OCHs
430 [CHs CH-CH--CO-NH, H OCHs
431 |CHs CH-CH,-CO-OH H OCH;
432 |CHs CHy-CH-CO-OCHs H OCH,
433 |CHs CHz-CHy-CO-OCyH,a H OCH;
434 | CHa CHy-CHz-CO-OCH(CHy)s |H OCH,3
435 |CHs CHy-CHx-CO-OC(CH3)s |H OCHs
438 [CHs CHz-OH H OCH,
437 [CHs CHy-OCH, H OCHs
438 |CHs CHy-OCH(CHy)2 H OCH,
439 |CHa CHyOGC(CHa)s H OCHs
440 |CHs CHCH,-OH H OCH,
441 |[CH, CHCH,-OCH, H OCH,
442 |CHa CHCHy-OCH(CHa)s H OCH,
443 [CHs CHCH;-OC(CHa)s H OCH;
444 [CHs CHsCH; OCH;
445 | CHy CHgCH:CH; OCH,3
448 |CH, CH;CH;:CH:CH; OCH,3
447 |CHa CHCHCH:CHyCH; OCH,
448 |CH; H H OCH:CH,
449 |CHy Phenyi H OCH;CHj
450 |CHs CHg-indol-3-yi H OCH,CH,
451 |CHs CHg(5-Hydroxyindol-3-yl) [H OCHLCH,
452 |CHs CHy-(Imidazol-4-yl) H OCH,CHjy
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453 |CHs CHg-Phenyl H OCH;zCH;
454 |CHy CHz-{4-OH-Phenyl) H OCH,CHs
455 |CHy CHz-Cyclohexyl H OCH;CHs
458 |CHs CHs H OCH,CHs
457 |CHs CH(CHa)s H OCH;CH,
458 [CHs CHsCH(CHa)z H OCH,CHj
459 |CHs CH(CH,;)CH;CHs H OCH:CH;
480 |CHy (S)-CH(CH3)CHzCHs H OCH,CHs
481 |CHs (R)-CH(CHs)CHzCHs H OCH:CHs
482 |CHs CHg-SH H OCH;CH,
483 (CHy CHyCHy-SH H OCH,CHj
484 |CHa CHg-SCHs H OCH,CH,
485 |CHs CHy-CHz-SCH; H OCH:CHs .
468 |CHs CHyCO-NH; H OCHzCHs
467 |CHs CHgCO-OH H OCH:CH;
488 [CH, CHy-CO-OCHs H OCH;CH,
489 |CH, CH,-CO-OC:H; H OCH;CH,
470 |CHs CHgz-CO-OCH(CHa): H OCH;CHs
471 |CH; CHx-CO-OC(CHa)s H OCH:CH,
472 |CHy CHy-CHz-CO-NH; H OCH:CHs,
473 |CHs CHy-CHy-CO-OH H OCHCH;s
474 |CHsy CHz-CH-CO-OCH, H OCHyCHs
475 |CHs CHy-CH-CO-OC;H; H OCH:CH;
476 |CHs CHe-CH,-CO-OCH(CHs)2 |H OCH;CH;
477 |CH» CHaCH,-CO-OC(CHa)s |H OCHCH,
478 |CH, CHy-OH H OCHyCH,
479 |CHs CHy-OCH,4 H OCH;CH;
480 |CHs CH-OCH(CHa)s H OCHzCH,
481 |CHy CHz-OC(CHa)s H OCHLCH;
482 |CHs CHCHy-OH H OCHCH,
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483 |CHs CHCHs-OCH, H OCH:CH;
484 |CH, CHCHy-OCH(CHa)a H OCHzCHa
485 |CHa CHCHz-OC(CHa)s H OCHZCHj
488 |CHs CHzCH, OCHCHs,
487 |CHs CHzCH:CH. OCH;CH,
488 [CHs CHzCHyCHeCHa OCH,CHs
489 |CHs CH.CH:CH;CH,CH, OCH;CH,
490 |CHs H H OC(CHa)s
491 |CHs Phanyl H OC{CHa)a
492 |CHs CHg-Indol-3-yl H OC(CHa)s
483 |CHs CHg«(5-Hydroxyindol-3-yl) |H OC(CHa)a
494 |CHs CHg-(Imidazol-4-y]) H OC(CHa)s
495 |CHa CHy-Phenyl H OC{(CHa)s
498 |CHs CHy{4-OH-Phenyl) H OC(CHa)s
497 |CHs CHz-Cyclohexyl H OC(CHa)s
498 |CHs CH, H OC{CHas)»
499 |CHs CH(CHa)z H OC{CHa)s
500 |CHs CH2CH(CHa)a H OC(CHs)s
501 [CHs CH(CHs)CHsCHs H OC(CHa)s
602 |Cha (S)-CH(CHa)CHCHs  |H OC(CHa)s
503 |CHs (R)}CH(CHo)CH.CHs _ |H OC(CHa)s
504 |CHs CHx-SH H OC{(CHs)s
505 |CHs CHy-CHz-SH H OC(CHs)s
506 |CHs CHr-SCH, H OC(CHy)s
507 |CHs CHz-CHSCH, H OC{CHs)s
508 |CHa CHg-CO-NH, - |H OC(CHa)s
509 |CHs CHrCO-OH H OC(CHa)s
510 |CHs CHx-CO-OCHs H OC(CHa)s
511 [CHy CHCO-OC;H; H OC(CHy)s
512 |CHs CH-CO-OCH(CHa)e H OC(CHa)s
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513 |CHs CHy-CO-OC(CHa)s H OC(CHa)s
514 |CHs CHeCHe-CO-NH; H OC(CHa)s
515 |{CHa CH-CH,CO-OH H OC(CHa)s
516 |CHs CH-CHx-CO-OCH, H OC(CHas)s
517 |CHs CHy-CHy-CO-OC;Hs H OC(CHs)s
518 [CHs CHgz-CHy-CO-OCH(CHa)e [H OC(CHy)s
519 [CHs CHxCH-CO-OC(CHa)s [H OC(CHg)s
520 [CHs CHOH H OC(CHs)s
521 |CHy CHz-OCH;, H OC(CHs)s
522 |CH, CHz-OCH(CHa)z H OC(CHa)s
523 [CHs CHy-OC(CHa)s H OC(CHa)s
524 |CHs CHCHg-OH H OC(CHa)a
525 |CHs CHCH5;-OCH, H OC(CHa)s
526 |CHs CHCHy-OCH(CHa)2 H OC{CHa)s
527 |CHs CHCHy-OC(CHs)s H OC{CHs)s
528 |CHs CH;CH; OC(CHa)s
529 |CH, CHzCH;CH, OC(CHa)s
530 |CHs CHyCH;CH:CH, OC(CHa)s
531 |CHs CHzCHzCHCHCH> OC(CHa)a
632 |CHs H H OCHCH=CH,
533 |CHsy Pheny! H OCH,CH=CH,
584 |CHy CHgindol-3-yl H OCH{CH=CH,
535 |CH, CHz-(5-Hydroxyindol-3-yl) |H OCH,CH=CH;
536 |CH, CHg~(Imidazol-4-i) H OCH,CH=CH,
537 |CHa CHg-Phenyl H OCH,CH=CH,
538 |CHs CHg(4-OH-Phenyl) H OCH;CH=CH,
539 [CH, CHy-Cyclohexyl H OCH;CH=CH,
540 |CH, CH, H OCH;CH=CH,
541 [CH, CH(CHa)a H OCHzCH=CH;
542 |CHy CHZCH(CHz) H OCHCH=CH,
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543 |CHs CH(CHz)CHCH, H OCHgCH=CH,
544 |CH, (S)-CH(CHs)CH<CHs H OCHgCH=CH;
546 |CHs (R)-CH(CHs)CH:CHs H OCHZCH=CH,
548 |CHa CHe-SH H OCHyCH=CH
547 |CHs CHy-CHg-SH H OCHCH=CH,
548 |CHs CHxSCHs H OCHzCH=CH;
549 |CHs CHy-CHz-SCH; H OCHzCH=CH;
550 |CHs CHy-CO-NH; H OCHzCH=CH,
561 |CHs CH.-CO-OH H OCH,CH=CH
552 |CHs CHg-CO-OCHs H OCH;CH=CH,
553 |CHs CHg-CO-OCzHs H OCHLCH=CH,
554 |CHa CHy-CO-OCH(CHs)a H OCHLCH=CH,
555 |CHs CHe-CO-OC(CHa)a H OCHgCH=CH,
568 |CHa CHz-CHz-CO-NH, H OCHZCH=CH,
557 |CHs CHy-CHr-CO-OH H OCH,CH=CH,
558 |CHs CHz-CHy-CO-OCHj H OCHzCH=CH,
550 |CHa CHa-CHe-CO-OC.H; H OCH;CH=CH,
560 |CHs CHg-CHz-CO-OCH(CH,)z |H OCHLCH=CH;
561 |CHs CHe-CHCO-OC(CHs)s |H OCHCH=CH;
562 |CHs CHz-OH H OCHzCH=CH,
563 |CHs CHx-OCH, H OCH;CH=CH,
584 |CHa CH2-OCH(CHg): H OCH:CH=CH,
585 |CHa CHz-OC(CHa)s H OCH,CH=CHj
5668 |CHa CHCHg-OH H OCH,CH=CH;
567 |CHs CHCH3-OCHz H OCH;CH=CH;
588 |CHa CHCH;-OCH(CHa)e H OCHoCH=CH.
568 |CHs CHCHy-OC{CHa)s H OCH.CH=CH,
570 |CHs CHgCHa OCHyCH=CHs
571 |CHs CHCHCH, OCH;CH=CH,
572 |CHs CHzCH3CHzCH, OCHZCH=CH;
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573 [CHs CHzCHgCHsCH CHy OCHgCH=CH,
574 |CHs H H NHCH,
575 |CHa Phenyl H NHCHs
576 |CHs CHg-Indol-3-yi H NHCH,
577 |CHs CHax(5-Hydroxyindol-3-yf) |H NHCHs
578 |CH, CHg-(Imidazol-4-yi) H NHCHs
579 |CHs CHg-Phenyl H NHCH,
580 |CHs CHz-(4-OH-Phenyi) H NHCH;
581 |CHa CHg-Cyciohexyl H NHCH,3
582 |CHs CHs H NHCH,
583 {CHs CH(CHg)x H NHCHs
584 |CH, GH;CH(CHa)a H NHCH,
585 |CHa CH(CHa)CH:CHs H NHCH,
588 |CHs (S)-CH(CH3)CH:CH, H NHCH;
587 |CHs (R)-CH(CH,)CHsCH; H NHCH;
588 |CHa CHg-SH H NHCH,
589 [CHy CHy-CHg-SH H NHCH,
590 |CHs CHz-SCH, H NHCH;
591 [CHs CHxy-CHs-SCH; H NHCH;
592 [CHs CHg-CO-NH, H NHCH,3
503 |CHs CHg-CO-OH H NHCH;
504 |CHy CHy-CO-OCH, H NHCH;
595 |CHa CHz-CO-OC.Hs H NHCH;
586 |CH, CHg-CO-OCH(CHa)e H NHCH,
587 |CHs CH-CO-OC(CHa)s H NHCH,
588 |CH, CHz-CH-CO-NH; H NHCH;
588 |CHs CHy-CHz-CO-OH H NHCH,
800 | CHs CHz-CH-CO-OCH3 H NHCHj
601 |CHs CHz-CHz-CO-OCzH; H NHCHs
602 |CHs CHz-CH-CO-OCH(CHs)e [H NHCH;
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603 |CHa CHgCH-CO-OC(CHa)s |H NHCH;,
604 {CHa CHz-OH H NHCH,
605 |CHa CHzOCH; H NHCH,
606 |CHs CHz-OCH(CHa)2 H NHCHs
807 |{CHs CHz-OC(CHj)s H NHCH,
808 |CHa CHCHs-OH H NHCH,
609 (CHs CHCHy-OCHj H NHCH,
810 |CHs CHCH,-OCH(CHa)z H NHCH,
g11 |CHs CHCH5s-OC(CHa)y H NHCH,
612 [CHa CH,CH; NHCH,
813 |CHs CHzCH;CH> NHCH,
614 [CHa CHoCH;CHCHy NHCH,
815 |CHs CHzCHzCH;CHCH; NHCHs
6i6 |[CHs H NHCH;
817 {H H CH;CH.O*
618 |H H CHyCH;CH;0O *
619 |H H CHzCH;CH.CH,0 *
620 (H H CHaCHoNH *
e21 |H H CHsCHCHoNH *
622 [H H CHzCHCHzCHzNH *
623 |H H CHzCH:NCH,3 *
624 |H H CHzCHyCHoNCH; *
625 |H H CHCH,CH2CH,NCH; *
a26 |CHs H CH,CH,0 *
627 |CHs H CHzCH,CH:0O *
628 [CHs H CHgCHCH,CH;0O *
629 |CHs H CHsCHNH *
830 |CHs H CHzCHzCHoNH *
631 |CHy H CHzCHZCHCH,NH *
632 |CHs H CHgCHeNCH; *
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633 [CHs H CHoCH,CHaNCHs *

834 |CHs H CHzCHoCHCHoNCH; *
635 |H H H N(CHa)z
638 |H Phenyl H N{CHa)2
837 |H CHgindol-3-yl H N(CHa)z
838 |H CHg(5-Hydroxyindol-3-vi) | H N{CHs)2
630 |H CHz-(ImidezoH-4-yl) H N(CHa)2
640 |H CHg-Phenyl H N{(CHa)e
841 |H CHz{4-OH-Phenyl) H N(CHa)s
842 |H CHg-Cyclohexyt H N(CHa).
843 |H ChHs H N(CHa)z
644 |H CH(CHa)2 H N(CHa)»
645 (H CH:CH(CHs): H N(CHs)e
646 |H CH(CH;5)CH:CH; H N(CHjs)2
647 |H (S)-CH(CHg)GHzCH, H N{(CH3)2
648 |H (R)-CH(CHa)CHzCHs H N(CHs)2
849 |H CHrSH H N(CHa)z
850 |H CHeGHzSH H N(CHa)z
851 |H CHz-SCHs H N(Cria)s
652 |H CHy-CHe-SCH; H N(CHa)s
853 |H CHs-CO-NH; H N(CHa)z
654 |H CHe-CO-OH H N(CHa).
655 |H CHCO-OCHj5 H N{CH3):
656 |H CHz-CO-OCzH5 H N(CHa)e
657 |H CHs-CO-OCH(CHa)a H N(CHa)2
858 |H CHz-CO-OC(CHs), H N(CHa)
850 |H CHg-CHz-CO-NH; H N(CHa)e
860 |H CHz-CHs-CO-OH H N(CHa)z
861 |H CHe CHe-CO-OCHs H N(CHa)z
H CHz-CHg-CO-OCyHs H N(CHa)z
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663 [H CHgy-CHe-CO-OCH(CHs)e |H N(CHs)z
884 (H CHg-CHrCO-OC(CHy)s ([H N{CHs)2
885 |H CHz-OH H N(CHs):
688 |H CH-OCH;, H N{CHy)2
es7 |H CH,-OCH(CHs)2 H N(CHa)e
668 |H CHzOC(CHa)s H N(CHs)z
889 (H CHCHzOH H N(CHz):
670 |H CHCHy-OCH, H N(CHa)e
671 |H CHCHs-OCH(CHs)e H N(CHs)a
672 |H CHCHg-OC(CHa)a H N(CHs)z
673 CH:CH;CH,¢ H N(CHa)2
874 CHgCH(OH)CHe H N(CHs):
675 CHCHeCHsCH, H N(CHg)2
878 |H CHeCHa N(CHy).
677 {H CHLCH:CH; N{CHa)2
678 |H CHeCH:CH:CH; N(CHq)2
679 |H CHgCH,CH:CH;CH, N(CHy).
880 |H H H 1-Pyrrolidinyl
681 |H Pheny! H 1-Pyrrolidinyl
ea2 [H CHg-Indol-3-y1 H 1-Pyrrolidinyl
683 [H - CHg{(6-Hydroxyindol-3-yl) |H 1-Pyrrolidinyl
684 [H CHg-(Imidazol-4-yl) H 1-Pyrrolidinyl
685 |H CHg-Phenyl H 1-Pyrrolidinyl
688 |H CHg-(4-OH-Phenyf) H 1-Pyrrolidinyl
687 |H CHg-Cyclohexyl H 1-Pyrrolidinyt
688 |H CH, H 1-Pyrrolidinyl
689 |H CH(CHs)z H 1-Pyrrolidinyl
680 (H CH:CH(CHa)e H 1-Pyrrolidinyt
691 |H CH(CH,)CH.CH, H 1-Pyrrolidinyl
692 |H (S)-CH(CHy)CHCHy H 1-Pyrrolidinyl
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693 [H (R)-CH(CHa)CHzCHj, H 1-Pyrroiidinyl
894 |H CHgSH H 1-Pyrrolidinyl
@85 |H CHz-CHz-SH H 1-Pyrrolidinyl
608 |H CHz-SCHy H 1-Pyrrolidiny!
807 |H CHz-CHz-SCHa H 1-Pyrrolidinyl
688 [H CHeCO-NH; H 1-Pyrrolidinyl
699 |H CH-CO-OH H 1-Pyrrolidinyl
700 |H CH-CO-OCH, H 1-Pyrrolidinyl
701 |H CHg-CO-OC;Hs H 1-Pyrrolidinyl
702 |H CHz-CO-OCH(CHa)e H 1-Pyrrolidinyl
703 [H CHy-CO-OC(CHa)s H 1-Pyrrolidinyt
704 |H CHy-CHy-CO-NH, H 1-Pyrrolidinyl
705 |H CH;-CH,-CO-OH H 1-Pyrrolidinyl
708 [H CHz-CHg-CO-OCH; H 1-Pyrrolidinyl
707 |H CHz-CH-CO-OC;Hs H 1-Pyrrolidiny!
708 {H CHy-CH-CO-OCH(CH3)s |H 1-Pyrrolidinyl
709 {H CHyCH-CO-OC(CHg)s |H 1-Pyrrolidinyl
710 |H CHy-OH H 1-Pyrrolidinyl
7141 {H CHy-OCH;, H 1-Pyrrolidinyl
712 [H CHz-OCH(CHa)e H 1-Pyrrolidinyi
713 [H CHy-OC(CHy)s H 1-Pyrrolidiny!
714 |H CHCHy-OH H 1-Pyrrolidinyl
716 |H CHCHy-OCH, H 1-Pyrrolidinyl
718 |H CHCHy-OCH(CHag)s H 1-Pyrrolidinyl
717 [H CHCHy-OC(CHa)s H 1-Pyrrolidinyl
718 CH,CH;CH; H 1-Pyrrolidinyl
719 CH.CH(OH)CH; H 1-Pyrrolidinyl
720 CH;CH,CHCHq H 1-Pyrrolidiny}
721 |H CHgCH; 1-Pyrrolidinyl
722 |H CHCHCH, 1-Pyrrolidinyt
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723 |H CH2CHZCHsCHy 1-Pyrrolidinyl
724 |H CH:CH,CHJCH;CH, 1-Pyrrolidinyl
725 |H H H 1-Plperidinyl
726 |H Phenyl H 1-Piperidinyl
727 |H CHgIndol-3-yi H 1-Piperidinyl
728 |H CHy-(5-Hydroxyindol-3-yl) |H 1-Plperidinyl
729 (H CH-(Imidazol-4-y) H 1-Piperidinyl
730 |H CHz-Phenyl H 1-Plperidinyt
731 {H CHqx-(4-OH-Phenyl) H 1-Piperidinyl
732 |H CHg-Cyclohexyt H 1-Piperidinyi
733 |H CHj H 1-Piperidinyt
734 {H CH(CHg): H 1-Plperidinyl
735 |H CH:CH(CHg)2 H 1-Piperidinyl
738 |H CH(CH3)CH:CH, H 1-Plperidinyl
737 |H (8)-CH(CHa)CH:CHj H 1-Piperidinyl
738 |H (R)-CH(CHg)CHzCH; H 1-Piperidinyl
739 |H CHy-SH H 1-Piperidinyi
740 |H CHe-CHg-SH H 1-Piperidinyl
741 |H CHx-SCH, H 1-Piperidinyl
742 [H CHg-CH-SCH, H 1-Piperidinyl
743 {H CHy-CO-NH; H 1-Plperidinyi
744 |H CHCO-OH H 1-Piperidinyl-
745 |H CHz-CO-OCH, H 1-Piperidinyl
748 |H CHz-CO-OC;H; H 1-Piperidinyl
747 |H CHr-CO-OCH(CHg). H 1-Piperidinyi
748 |H CHy-CO-OC(CHs)s H 1-Plperidinyl
749 |H CHx-CHp-CO-NH2 H 1-Plperidinyi
750 (H CH-CH-CO-OH H 1-Plperidinyt
761 |H CHz-CH-CO-OCH; H 1-Piperidinyt
752 |H CHz-CHe-CO-OC;H; H 1-Piperidinyl
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758 |H CHg-CHa-CO-OCH(CHg)a |H 1-Piperidinyl
754 |H CHg-CHCO-OC(CHg)s |H 1-Plperidinyl
755 |H CH-OH H 1-Piperidinyl
756 |H CHx-OCH; H 1-Piperidinyl
757 |H CH-OCH(CHa)a H 1-Piperidinyl
758 |H CHx-OC(CHa)a H 1-Piperidinyl
759 |H CHCHy-OH H 1-Pliperidinyl
760 |H CHCHs-OCHs H 1-Plperidinyl
761 |H CHCH;-OCH(CHa)a H 1-Plperidinyl
782 |H CHCHy-OC(CHg)s H 1-Plperidinyt
763 CHyCH,CH, H 1-Plperidinyl
764 CHCH(OH)CH, H 1-Plperidinyl
765 CHzCHzCHzCH; H 1-Plperidinyl
766 |H CHzCH, 1-Piperidinyl
767 |H CHzCH.CH, 1-Plperidinyl
768 |H CHeCHzCH,CH, 1-Piperidinyi
768 |H CHaCHzCH,CHyCH, 1-Piperidinyl
770 |H H H Morpholin-4-yi
771 |H Phenyl H Morpholin-4-yl
772 |H CHg-Indol-3-yl H Morpholin-4-yi
773 (H CHg-(5-Hydroxyindol-3-yl} |H Morphoiin-4-vi
774 |H CHg{Imidazol-4-yl) H Morpholin-4-yi
775 |H CHgy-Phenyl H Morpholin-4-yi
776 |H CHg-(4-OH-Phenyl) H Morpholin-4-yi
777 |H CHg-Cyclohexyl H Morpholin-4-yi
778 {H CHs H Morpholin4-yi
779 |H CH(CH3)a H Morpholin-4-yi
780 |H CH.CH(CHs)s H Morpholin-4-yi
781 |H CH(CH3)CH.CHs H Morpholin-4-vi
782 |H (S)-CH(CHa)CH.CH, H Morpholin-4-yi
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783 |H (R)-CH(CH3)CH:CHj3 H Morpholin-4-yi
784 [H CHzSH H Morpholin-4-yl
785 |H . CHzCHr-SH H Morpholin-4-yi
788 |H CHy-SCH;3 H Morpholin-4-yi
787 |H CHy-CHz-SCH; H Morpholin-4-yl
788 |H CHz-CO-NH; H Morpholin-4-vi
788 |H CHy-CO-OH H Morpholin-4-yi
780 |H CH-CO-OCHj; H Morpholin-4-yi
791 |H CH£CO-OC:Hs H Morpholin-4-yi
792 |H CHr-CO-OCH(CHs)a H Morpholin-4-yl
793 |H CHz-CO-0OC(CHa)s H Morphalin-4-yl
794 |H CHg-CHe-CO-NH; H Morpholin-4-yi
795 |H CHgz-CHe-CO-OH H Morpholin-4-yi
798 |H CHx-CH-CO-OCH;, H Morpholin-4-y1
797 |H CHy-CHe-CO-OCzHs H Morpholin-4-yi
788 |H CHy-CHg-CO-OCH(CHy)s |H Morpholin-4-yi
799 |H CHy-CHy-CO-OC{CHs)s |H Morpholin-4-yl
800 {H CHOH H Morpholin-4-yi
801 |H CHz-OCH; H Morpholin-4-yl
802 |H CHz-OCH(CHa)2 H Morpholin-4-yi
803 [H CHy-OC(CHy)s H Morpholin-4-yl
804 |H CHCH;-OH H Morpholin-4-yl
805 |H CHCHg-OCH; H Morpholin-4-yi
808 |H CHCHy-OCH(CHa)e H Morpholin-4-yi
807 |H CHCH,-OC(CHa)s H Morpholin-4-yi
808 CHCHCH; H Morpholin-4-yi
808 CHLCH(OH)CH, H Morpholin-4-yi
810 CHpCHzCH.CH, H Morpholin-4-yi
811 [H CH:CH, Morpholin-4-yi
812 |H CH;CH;CH, Morphotin-4-y1
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813 |H CHzCH;CH,CH Morpholin-4-yl
814 |H CHzCHZCHLCHZCH, Morpholin-4-yi

* Dag Heteroatom ist an das C-Atom der Carbonylgruppe gebunden
Belsplele fiir bevorzugte erfindungsgeméne Verbindungen der Formel | sind auch die
Enantiomere der Formeln I-L' und |-D’ sowle das Racemat der Formal I-R', worln R” f0r
Wasserstoff oder Methyl ateht, X und L, dle in den Tabellen 1 bis 60 angegebenen

5 Bedeutungen und die Varisblan R', R?, R und Y jewells gemeinsam die in einer der
Zeollen 1 bis 814 der Tabelle A angegebene Badeutung haben:

o F|!1 : o o ]?1 E:a 2
?—-ﬁin,n‘ ' Yy_ﬁ_{n’#
eN"'N \\ L (L) é‘"" § Lm (1-D)
N’ku’ X ’H\N, X
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10 Belsplele flr bevorzugte erfindungsgemaBe Verbindungen der Formel | sind auch dle
Enantiomers der Formein |-L." und I-D" sowle daa Racemat der Formel |-R", worin L,
und X die in den Tabellen 1 bis 60 angegebenen Bedeutungen und die Variabie Y je-
wells gemeinsam die In elner der Zellen 1 bis 18 der Tabelle A' angegebene Bedeu-

tung hat:
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Die erfindungegemaBen Verbindungen kbnnen auf verschiedenen Wegen erhalten
werden. Dle Herstellung dar Verbindungen |, worin X f0r Halogen und W {ir Sauerstoff
stehen (Verbindungen 1.A), erfoigt In der Regel durch Umsetzung von 6,7-Dihalogen-
triazolopyrimidinen der aligemeinen Formel Il mit Aminocarbonsaurederivaten der all-
gemeinen Formel lll gemiM der in Schema 1 dargesteliten Methode:

Schema 1:
Q R'ge
A— R Rt
Hal ?— N—R' %‘A_‘(N'F“
éq"“ L\ b (m H Y (‘_‘N ' L,
J\ - — . /4 /k P
NI NTSNSHa

In Schema 1 haben R' — R?, L, m und Y die zuvor genannten Bedeutungen. Hal steht
for Halogen, Insbesondere Chior. Die Umsetzung von 1| mit Aminocarbonséurederiva-
ten wird vortelihaft bel 0 °C bis 70 °C, bevorzugt 10 °C bis 35 °C durchgefihrt, vor-
zugswelse in Anwesenheit elnes inerten Ldsungsmittels, wie Ether, z. B. Dioxan,
Diethylsther oder insbesondere Tetrahydrofuran, halogenlerte Kohlenwasserstoffe, wie
Dichlormethan und aromatische Kohlenwasserstoffe, wie belsplelswelse Toluol [vgl.
WO 98/46608; WO 02/48151].

Die Verwendung einer Base, wie tertiire Amine, belsplelswelse Trethylamin oder an-
organischen Basen, wie Kallumcarbonat lst bevorzugt; auch Oberschiasige Aminocar-
bonséure der Formel Ill kann als Base disnen.

Die AminosBurederivate der Formel [li sind bekannt und groBtentslls kommerzell ver-
figbar oder kdnnen nach bekannten Methoden zur Herstellung und Derivatislerung
von Aminosuren hergestsiit werden. 5,7-Dihalogentriazolopyrimidine der aligemeinen
Formel |1 sind aus dem eingangs zitlerten Stand der Technlk bekannt oder kdnnen In
Analogle zu den dort beachriebenen Methoden hargestellt werden.

Verbindungen der Formel I, worin X Cyano oder C;-Cs-Alkoxy bedeutet (Formel 1.B),
k&nnen vortellhaft aus Verbindungen [.A nach der in Schema 2 dargestsliten Methode
hergestelit werden.

Schema 2:
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In Schema 2 haben R' — R?, Hal, L, m und Y dle zuvor genannten Bedeutungen. X'
steht fGr Cyanid, C1-C-Alkoxylat oder C,-C,-Halogenelkoxylat. Dle Umsetzung erfoigt
5 vortelihaft In Anwesenhelt elnes Inerten Lisungamittels. Das Kation M in Formsl IV hat

geringe Bedeutung; aus praktischen Grinden sind Oblicherwelee Ammonium-, Tetra-
alkylammonium- oder Alkall- oder Erdalkalimetalisalze bevorzugt. Oblicherweise llegt
dle Reaktionstemperatur bel 0 ble 120 °C, bevorzugt bel 10 bis 40 °C {vgl. J. Hetero-
cydl. Chem., Bd.12, S. 861-883 (1975)). Geelgnete L8sungsmittel umfassen Ether, wle

10 Dioxan, Diethylether und, bevorzugt Tetrahydrofuran, halogenlerte Kohienwasserstoffe
wie Dichlormethan und aromatische Kohlenwasseratoffe, wie Toluol.

Verbindungen |, in densn X flr C4-C,-Alkyl steht (Formel 1.C), kdnnen vortelthaft aus-
gehend von Auagangsstofien der Formel I.A auf den nachfolgend skizzlerten Routen
15 hergestellt werden.

Verbindungen der Formel [.C, in denen X" C;-C,-Alkyl bedeutet, kdnnen belsplelsweise
durch Kupplung von 5-Halogentriazolopyrimidinen der Formel |.A, mit metallorgani-
schen Reagenzien der Formel V erhalten werden (slehe Schema 3). In siner Ausfiih-

20 rungsform dieses Verfahrens erfoigt dieese Umsetzung unter Ubergangsmetallkatalyse,
z. B. In Gegenwart katalytisch wirksamer Mengen an Ni- oder Pd-Verbindungen.

Schema 3:
iy g2
%—A—k:‘:# %—A—krn‘
Y Ll'n w(x-)v Y Lm
&N v 29
s NS SHal NI g

in den Formein [.C und V steht X" fiir C,-C,-Alkyl und M fr ein Metallion der Wertigkeit

Y, wie belsplelsweise B, Zn oder Sn. Diese Reaktion kann beleplelewslse analog fol-

gender Methoden durchgefilihrt werden: J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1187 (1904),
30 ebenda 1, 2345 (1996); WO 89/41255; Auet, J. Chem., Bd. 43, 5.733 (1990); J. Org.
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Chem., Bd. 43, S.358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. S.868 (1979); Tetra-
hedron Lett., Bd. 34, 5.8267 (1893); ebenda, Bd. 33, 8.413 (1992).

Vearbindungen der Formel |, in denen X fr C,-C,-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl steht
(Formel 1.C), kBnnen vortellhaft auch auf foigendem, In Schema 4 dargestsiiten Syn-
theseweg hergestellt worden:

Schema 4.
R
o m H L,
~NH + N
NH, WV RV N - VIl
Hal
. L m
AL
viil _mAY é‘j‘\\ —_— L.C
NSNS IX

In Schema 4 haben R' — R?, L, m und Y dle zuvor genannten Badeutungen. Hal steht
inabesondere flr Chlor oder Brom, X" fir C,-C,-Alkyl oder C-Cs-Halogenalkyl und R
steht {0r C1-C,-Alkyl, Insbesondere fiir Methyl oder Ethyl.

In einem ersten Schiitt sislit man nach an sich bekannten Verfahren durch Umsetzung
von 5-Aminotriazol VI mit dem Ketoester Vil eln 5-Alkyl-7-hydroxy-8-phenyitriazolo-
pyrimidin VIl her [vgl. Chem. Pharm. Bull,, 9, 801, (1981)). Das eingessizte 5-Amino-
triazol V1 ist kommerziell erhéltich. Dle Herstellung der Ausgangsverbindungen VI
erfolgt vortslihaft unter den aus EP-A 10 02 788 bekanntsn Bedingungen.

Die so erhaltensn 5-Alkyl-7-hydroxy-8-phenyttiriazolopyrimidine VIil werden In elnem
zwelten Schritt mit Halogenierungamittein [HAL] zu 7-Halogenotriazolopyrimidinen der
Formel IX umgesetzt. Bevorzugte Halogenlerungasmittel eind Chlorierungs- oder Bro-
misrungemittel wie Phosphoroxybromid, Phoephoraxychiorid, Thionyichlorid, Thionyl-
bromid oder Sulfuryichiorid eingessetzt. Die Umsetzung kann In Substanz oder In Ge-
genwart eines L8sungsmittels durchgeflhrt werden. Ubliche Reaktionatemperaturen
betragen von 0 bis 150 °C odsr vorzugswelse von 80 bls 125 °C.

Dle Umsetzung des 7-Halogenotriazolopyrimidin IX mit dem Aminocarbonsurederivat
der Formel Ill wird vortellhaft bei 0 °C bis 70 °C, inabesondere 10 °C bis 35 °C durch-
gefahrt. Vorzugawelee fOhrt man die Umsetzung In Anwesenhelt elnes inerten L5-
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sungsmittels, wie einem Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder Insbesondere Tetra-
hydrofuran, einem halogenlerten Kohlenwasesretoff, wie Dichlormethan, einem aroma-
ische Kohlenwasserstoff, wie belsplelswsise Toluol, Xylole etc. durch [vgl.
WO 98/48608].

Dle Verwendung elner Base, wie tertiare Amine, belaplelsweise Triethylamin oder an-
organiachen Basen, wie Kallumcarbonat let bevorzugt; auch Gberschissiges Amino-
carbonsfiurederivat der Formel Il kann ale Base dienen.

Verbindungen der Forme! |.C, kdnnen altematlv auch durch Umsetzung von Verbin-
dungen LA und Malonsduredialkylestern der Formel X und anschlleBende Decarboxy-
llerung nach der in Schema 5 dargesteliten Methode hergestsiit werden [vgl.

US 5 994 360].

Schema 5:

R?
%‘—A—‘(:tlf

xlll Y 8 I-m
o N
ae O — ¢ :
OR OR N’LN, X
x) ROOC COOR XI)

Xi e

(1.C"

In Schema 5 haben R* — R®, L, m und Y dle zuvor genannten Bedeutungen. X steht
far Wasserstoff, C;-Cs-Alkyl oder C,-Cs-Halogenalkyl und R fdr C,-C-Alkyl.

In elnem ersten Schritt wird die Verbindung 1.A mit elnem Malonsaurediatkylester der
Formel X, vorzugsweise In Gegenwart einer Base, oder mit dem Satz von X umge-
getzt. Hlerbel erhlt man die Verbindung Xi. Die Umsetzung kann In Analogle zu dem
in US 5 984 360 beschrisbenen Verfahren durchgefilhrt werden. Die Malonate X sind
In der Literatur bekannt [J. Am. Chem. Soc., Bd. 84, 2714 (1942); J. Org. Chem., Bd.
39, 2172 (1874); Helv. Chim. Acta, Bd. 61, 1585 (1978)] oder kSnnen gemAas der 2itler-
ten Literatur hergestsiit werden.
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Die anschlleBende Verseifung des Esters X| erfoigt unter aligemein blichen Bedin-
gungen [vgl. US 5 884 360]. In Abhéingigkeit der verachledenen Strukturelements kann
die alkallsche oder die saure Verseifung der Verbindungen XI vortellhaft sein. Unter
den Bedingungen der Esterverselfung kann dle Decarboxyllerung zu 1.C’ bereits ganz
oder teliwelse erfolgen. Die Decarboxyllerung erfolgt Oblicherwelse bel Temparaturen
von 20 °C bla 180 °C, vorzugswelse 50 °C bis 120 °C, In elnem Inerten L3sungsmitts],
gegebenentalls in Gegenwart einer SAure. Geelgnets S8uren sind Salzadure, Schwe-
felsfiure, Phoaphorséure, Amelsenséure, Essigsiure, p-Toluolsulfoneiure. Geelgnete
Lasungsmittel sind Wasser, aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Haxan,
Cyclohexan und Petrolather, aromatiasche Kohlenwaeserstoffe wie Toluol, o-, m- und
p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chloroform und Chior-
benzol, Ether wie Diethylether, Dilsopropylether, tert.-Butylmethylether, Dloxan, Anisol
und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propionitril, Ketone wie Aceton, Methyl-
ethylketon, Diethylketon und tert.-Butyimethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol,
n-Propanol, leopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol, sowle Dimethyisulfoxid,
Dimethyiformamid und Dimethylacetamid, besonders bavorzugt wird die Reaktion in
Salzsdure oder Essigsiure durchgeflhrt. Es k3nnen auch Gemische der genannten
L&sungsmittel verwendet werden.

Dle nach den in den Schemata 1 bia 5 dargestsiiten Methoden erhaltenen Reaktions-
gemische werden in Oblicher Welse aufgearbeitet, z. B. durch Mischen mit Waaser,
Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Relnigung der Roh-
produkte. Die Zwischen- und Endprodukie fallen z. T. In Form farbloser oder schwach
bréunlicher, ziher Ole an, die unter vermindertern Druck und bsl maBig erh8hter Temn-
peratur von filichtigen Antellen beireit oder gereinigt werden. Sofern dle Zwischen- und
Endprodukte ale Featstoffe erhalten werden, kann die Relnigung auch durch
Umkristaliisleren oder Digerieren erfolgen.

Sofemn einzeaine Verbindungen | nicht auf den voranstehend beschriabenen Wegen
zuganglich eind, kdnnen sle durch Derivatislerung anderer Verbindungen | hergesteilt
werden.

Sofern bel der Syntheee lsomerengemiache anfallen, ist im Aligemelnen jedoch eine
Trennung nicht unbedingt erforderlich, da sich die einzelinen laomere teilwbise wih-
rend der Aufbereitung fir dle Anwendung oder bel der Anwendung (z.B. unter Licht-,
Saure- oder Basenelnwirkung) ineinander umwandaln knnen. Enteprechende Um-
wandlungen kBnnen auch nach der Anwendung, belsplelewelse bel der Bshandlung
von Pflanzen In der behandeiten Pflanze oder Im zu bekAmpfenden Schadpiiz erfol-
gen.
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Die Verbindungen | eignen eich als Fungizide. Sle zaelchnen sich aus durch eine her-
vorragende Wirksamkelt gegen ein breites Spektrum von pfilanzenpathogenen Plizen,
Insbesondere aus der Klasse der Ascomycsten, Deuteromyceten, Oomyceten und
Baslidiomycetsn. Sle sind zum Tell systemlsch wirksam und kénnen Im Pflanzenschutz
als Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt werden.

Besonders Bedeutung haben sle fiir die Bek&mpfung einer Vielzahl von Plizen an ver-
schledenen Kulturpfianzen wie Welzen, Roggen, Gerate, Hafer, Rels, Mals, Gras, Ba-
nanen, Baumwolle, Soja, Kaffee, Zuckermohr, Wein, Obst- und Zlerpflanzen und Ge-
misepflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kdrbisgewfichsen, sowie
an den Samen dieser Pflanzen.

Spezlell eignen sle sich zur Bekimpfung folgender Pflanzenkrankhetten:

e Altemaria-Arten an Gemise und Obst,

e Bipolaris- und Drechailsra-Arten an Getrelde, Rels und Rasen,

e Biumeria graminis (echter Mehitau) an Getrelde,

e Botrytls cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemiise, Zlerpflanzen und Reben,
o Erysiphe cichoracsarum und Sphaerotheca fuliginea en Kirblsgewdichsen,
o Fusarium- und Verticillum-Arten an verechledenen Pflanzen,

e Mycosphaerelia-Arten an Getrelde, Banenen und Erdndssen,

» Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten,

s Plasmopara viticola an Reben,

e Podosphaera leucotricha an Apfein,

* Pseudocercosporelia herpotrichoidas an Welzen und Gerste,

e Pssudoperonospora-Arten an Hopfen und Gurken,

e Puccinia-Arten an Getrelide,

e Pyricularia oryrae an Rels,
e Rhboctonia-Arten an Baumwolle, Rels und Rasen,

e Septoria tritici und Stagonospora nodorum an Welzen,
o Uncinula necator an Reben,

» Ustilago-Arten an Getrelde und Zuckermohr, sowle

e Venturia-Arten (Schorf) an Apfeln und Bimen.

Dle Verbindungen | eignen sich auBerdem zur Bekimpfung von Schadplizen wle
Paecllomyces variotll im Materlalschutz (z. B. Holz, Papler, Dispersionen fOr den An-
strich, Fasem bzw. Gewebe) und im Vomratsschutz.

Die Verbindungen | werden angewendet, indem man die Plize oder dle vor Pllzbefall zu
schilizenden Pflanzen, Saatgiter, Materiallen oder den Erdboden mit einer funglzd
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wirksamen Menge der Wirkstoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch
nach der Infektion der Materiellen, Pflanzen oder Samen durch dle Plize erfolgen.

Die fungiziden Mittel enthalten im alilgemeinen zwiechen 0,1 und 95, vorzugeweise
zwischen 0.5 und 90 Gew.-% Wirkstoff.

Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung Im Pflanzenschutz Je nach Art dee
gewinschten Effektes zwiachen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha.

Bel der Saatgutbehandiung werden Im aligemetnen Wirkstofimengen von 0,001 bis
0,1 g. vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kllogramm Saatgut bendtigt.

Bel der Anwendung Im Material- bxw. Vorratsachutz richtet sich die Aufwandmenge an
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebletes und des gewlnschten Effekts. Ubliche
Aufwandmengen sind im Materlalachutz belspielswelse 0,001 g bls 2 kg, vorzugswelse
0,005 g bia 1 kg Wirkstoff pro Kublkmeter behandetten Materials.

Die Verbindungen | kdnnen in dle dblichen Formullerungen GberfGhrt werden, z. B.
Lasungen, Emulsionen, Suspensionen, StAube, Pulver, Pasten und Granulats. Die
Anwendungsform richist sich nach dem Jewelligen Verwendungazweck; sle soll In je-
dem Fall eine feine und gleichmiiBige Verteflung der erfindungegeméen Verbindung
gewdhrielsten. :

Dle Formullerungen werden In bekannter Welee hergestelit, z. B. durch Verstracken
des Wirkstoffs mit Ldsungamittein und/oder Trgerstoffen, gewlnschtenfalls unter
Verwendung von Emulglermittein und Disperglermitteln. Als Lasungsmittel / Hilfsstoffe
kommen daflr im wesentlichen In Betracht:

- Wasser, aromatische L8sungsmittel (z. B. Solveaso Produkise, Xylol), Paraffine
(z. B. Erddlifraktionen), Alkohole (z. B. Mathanol, Butanol, Peritanol, Benzylal-
kohol), Ketone (z B. Cyclohexanon, gamme-Butryolacton), Pyrrolidone (NMP,
NOP), Acetate (Glykoldiacetat), Glykole, Dimethylfettsiureamide, Fettsfiuren
und Fettsluresster. Grundedtziich kdnnen auch Lisungsmittelgemische ver-
wondet warden,

- TrAgerstoffe wie natiiriche Gesteinemehle (z. B. Kaoline, Tonerden, Talkum,
Krelde) und synthetische Gestelnamehle (z. B. hochdisperse Klaselafiure, Siii-
kate); Emulglermittel wie nichtionogene und anlonlsche Emulgatoren (z. B. Po-
lyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, Alkylsulfonate und Arylsulfonate) und Disper-
glermittel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methyicellulose.
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Ale oberflachenaktive Stoffe kommen Alkall-, Erdalkall-, Ammoniumsalze von Lignin-
sulfonsiure, Naphthalinsulfonsiure, Phenolsulfonséure, Dibutyinaphthalinsulfonséure,
Alkylarylsulfonats, Alkylsulfate, Alkyisulionate, Fettalkoholsulfate, Fettsduren und
suifatierts Fettalkoholglykolether zum Elnsatz, ferner Kondensationsprodukte von
sulfonlertem Naphthalln und Nephthalinderivaten mit Formaidehyd,
Kondensationeprodukte dea Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfons@ure mit Phenol

und Formaldshyd, Polyoxysthylenoctyiphenolather, ethoxyllertes lsooctylphenol,
Octyiphenol, Nonylphenol, Alkyiphenolpolyglykolsther, Tributylphenylpolyglykolether,
Tristearyiphenyipolyglykolether, Alkylaryipolyetheralkohole, Alkohol- und
Fettalkoholethylenoxid-Kondensate, sthoxyllertea Rizinusdl, Polyoxyethylenalkylether,
ethoxyllertes Polyoxypropylen, Laurylalkoholpolyglykoletheracetal, Sorbltester,
Ligninsulfitablaugen und Methylcellulose in Betracht.

Zur Herstsllung von direkt versprihbaren Lésungen, Emulsionen, Pasten oder Oldls-
peraionen kommen Mineraldifraktionen von mittierem bis hohem Siedepunkt, wie Ke-
rosin oder Dieseldl, femer Kohlenteerdle sowie Oie pflanzichen oder tlerischen Ur-
sprungs, afiphatische, cycllache und aromatische Kohlenwasserstoffe, z. B. Toluol,
Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkyllerte Naphthaline oder deren Derivate, Me-
thanol, Ethanol, Propancl, Butanol, Cyclohexanol, Cyclohexanon, Isophoron, stark po-
lare L3sungsmittel, z. B. Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrolidon oder Wasser in Betracht.

Puiver-, Streu- und Stubemittel kdnnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen
der wirkeamen Substanzen mit elnem festen Trigerstoff hergestelit werden.

Granulate, z. B. Umhilllunge-, Imprignierungs- und Homogengranulate, kdnnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Trigerstoffe hergestelit werden. Feste Trigerstoffe
gind z. B. Mineralerden, wie Kleseigele, Siikats, Talkum, Kaolin, Attaclay, Kalkstsin,
Kalk, Krelde, Bolus, L33, Ton, Dolomit, Diatomeanerde, Calclum- und Magnesiumsul-
fat, Magneeslumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dingemiitel, wie z. B. Ammoniumsulfat,
Ammonlumphosphat, Ammonlumnitrat, Hamstoffe und pflanzliche Produkte, wie Ge-
treidemehi, Baumrinden-, Holz- und Nussschalenmehl, Cellulosepulver und andere
feste Tragerstoffe.

Die Formullerungen enthaiten im aligemeinen zwischen 0,01 und 85 Gew.-%, vorzugs-
weise zwischen 0,1 und 80 Gew.-% des Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabel In
elner Relnhelt von 80% bis 100%, vorzugswelee 85% bis 100% (nach NMR-Spektrum)
eingesetzt.

Beisplele {0r Formullerungen umfassen Produkte zur Verdinnung Iin Waasser, 2. B.
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Wasseridsliche Konzentrate (SL):

10 Qew.-Telle elner erfindungsgemiiBen Verbindung werden In Wasser oder
ainem wasseridslichen L3sungsmitiel geidst. Altematlv werden Netzmiits! oder
andere Hifemittal zugefQgt. Bel der Verdlnnung In Wasser 18st sich der Wirk-
shoff;

Disperglerbare Konzentrate (DC):

20 Gew.-Telle elner erfindungegeméBen Verbindung werden In Cycliochexanon
unter Zusaiz einea Disperglermittsis z. B. Palyvinyipyrrolidon geldst. Bel Ver-
dGnnung In Wasser ergibt sich eine Disperalon;

Emuiglerbare Konzentrate (EC):

15 Gew.-Telle elner erfindungsgeméiBen Verbindung werden in Xylol unter Zu-
satz von Ca-Dodecyibenzolsulfonat und Ricinusdiethoxylat (jewells 5 %) geldet.
Bei der Verdinnung in Wasser ergibt aich eine Emulsion;

Emulsionen (EW, EO): .

40 Gew.-Telle siner erfindungsgeméBen Verbindung werden In Xylol unter Zu-
satz von Ca-Dodecylbenzolsulfonat und RicinusBiethoxyiat (Jewslls 5 %) gelSst.
Diese Mischung wird mittels einer Emulgiermaschine (Uliraturax) In Wasser
singebracht und zu elner homogenen Emulsion gebracht. Bel der Verdnnung
in Wasser ergibt sich elne Emuision,

Suspenslonsn (SC, OD):

20 Gew.-Telle elner erfindungagemanBen Verbindung werden unter Zusatz von
Digpergler- und Netzmittein und Wasser oder einem organischen Lsungsmitiel
in elner Rlhrwerkskugelmilhle zu einer felnen Wirkstoffeuspension zerkleinert.
Bal der Verdinnung In Wasser ergibt alch eine stabile Suspenelon des Wirk-
etoffs;

Wasserdigpergierbare und wasseridsliche Granulate (W@, SG):

50 Gew.-Telle einer erfindungsgeméBen Verbindung werden unter Zusatz von
Diepergler- und Netzmittein fein gemahien und mittels technischer Geriite (z. B.
Extrusion, Sprihturm, Wirbelschicht) als wasserdisperglerbare oder wasseriSs-
liche Granulate hergesteilit. Bel der Verdinnung in Waseer erglbt sich eine sta-
blle Dispersion oder L8sung des Wirkstoffe;

Wasserdisperglerbare und wasseridsliche Pulver (WP, SP):
75 Gew.-Telle siner arfindungageméBben Verbindung werden unter Zusatz von
Diepergler- und Netzmitieln sowle Kleseladiuregel In einer Rotor-Strator Mihle
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vermahlen. Bel der Verddnnung In Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion
oder L8sung des Wirkstoffe;

eowie Produkte fr dle Direktapptikation, z. B,

H Sthube (DP): .
5 Gew.-Telle einer srfindungsgeméBen Verbindung werden fein gemahien und
mit 856 % feintslligem Kaolin innig vermischt. Man erhélt dadurch ein Staubemit-
tel;

| Granulate (GR, FG, GG, MG):
0,5 Gew.-Telle einer erfindungsgemiBen Verbindung werden fein gemahilen
und mit 85.5 % Trigersioffe verbunden. Géngige Verfahren sind dabel dle
Extruslon, die Sprihtrocknung oder die Wirbelschicht. Man erhilt dadurch ein
Granulat far die Direktapplikation;

J ULV- Laaungen {UL);
10 Qew.-Telle einer erfindungsgeméBen Verbindung warden In eilnem organi-
schen Ldsungemitiel z. B. Xylol gelst. Dadurch erhéiit man ein Produkt fir dle

Direktappilkation.

Dle Wirkstoffe kdnnen ale soiche, In Form Ihrer Formulierungen oder den daraus berel-
teten Anwendungsformen, z B. In Form von direkt veraprihbaren Ldsungen, Pulvemn,
Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Qldispersionen, Pasten, StAubemiitein,
Streumittain, Granulaten durch Verspriihen, Vemebein, Verstiuben, Verstreuen oder
GleBen angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver-
wendungazwecken; sie sollten In jedem all maglichst dle telnste Verisllung der erfin-
dungsgemiiBen Wirkstoffe gewdihrielsten.

Wassrige Anwendungsformen kdnnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz-
baren Pulvem (Spritzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasaer bereltet wer-
den. Zur Herstellung von Emulgionen, Pasten oder Oidispersionen kénnen dle Sub-
stanzen ala soiche oder in einem Ol oder Leungemittsl geidst, mittels Netz-, Haft-,
Dispergler- oder Emuigiermittel In Wasser homogenialert werden. Ea k8nnen aber
auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, Dispergler- oder Emulglermittel und even-
tuell L3sungamittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestelit werden, dle zur Ver-
dinnung mit Wasser geeignet sind.
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Dle Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereitungen kdnnen In
groBeren Bereichen varllert werden. im allgemeinen llegen sie zwischen 0,0001 und
10 %, vorzugswelse zwischen 0,01 und 1%.

Die Wirkstoffe kdnnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Vertahren (ULV)
verwendet werden, wobel es migiich lst, Formulierungen mit mehr als 95 Gew.-%
Wirkstoff oder sogar den Wirkatoff chne Zusétze auszubringen.

Zu den Wirkstotfen k3nnen Ole verschiedenen Type, Netamiitel, Adjuvants, Herbizide,
Fungizide, andere Schidlingsbekmpfungsmittel, Bakterizide, gegebenentfalls auch
erst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmix), zugesetzt werden. Diese Mittel kdnnen
2u den erfindungsgeméBen Mitteln Im Gewichtsverhdlinls 1:10 bls 10:1 zugemischt
werden.

Die erfindungsgeméfen Mittel kdnnen in der Anwendungsfonm als Fungizide auch
zusammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der z. B. mit Herblziden, Insektiziden,
Wachstumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit DOngemittein. Belm Vermischen der
Verbindungen | bzw. der sie enthaltenden Mittel In der Anwendungsform als Funglzide
mit anderen Funglziden erhilt man In vielen Fallen eine Vergréi3erung dees fungiziden
Wirkungsspeldrums.

Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen dle erfindungsgeméBen Verbindungen
gemeinsam angewendet warden kdnnen, eoll dle Kombinationsmbglichkelten erldu-
tem, nicht aber einschrénken:

+ Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadbxyl,

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

¢ Anliinopyrimidine wie Pyrimethanil, Mepanipyrim oder Cyrodinyl,

» Antiblotika wie Cycloheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Natamyein, Polyoxin oder
Streptomyein,

s Azole wie Bltertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dinitrocona-
zol, Epoxdconazol, Fenbuconazol, Fluquinconazol, Flusllazol, Hexmconazol, Imaza-
lil, Matconazol, Myclobutanii, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz, Prothiocona-
zol, Tebuconazol, Trladimefon, Triadimenol, Triflumizol, Triticonazol,

* Dicarboxdmide wie Iprodion, Myclozolln, Procymidon, Vinclozolin,

o Dithlocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Propl-
neb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb,

¢ Haterooylische Verbindungen wie Anllazin, Benomyi, Boscalld, Carbendazim, Car-
boxin, Oxycarboxin, Cyazotamid, Dazomet, Dithlanon, Famoxadon, Fenamidon,
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Fenarimol, Fuberidazol, Flutolanli, Furametpyr, lsoprothiolan, Mepronil, Nuarimol,
Probenazol, Proquinazid, Pyritenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Slithiofam, Thiaben-
dazol, Thifluzamid, Thiophanat-methyi, Tiadinll, Tricyclazol, Triforine,

« Kupferfunglzide wie Bordeaux Brihe, Kupferacetat, Kupferoxychlorid, baslsches
Kupfersulfat, _

e Nitrophenyiderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, Nitrophthal-isopropyl

» Phenyipyrrole wie Fenplcionll oder Fludiaxonii,

e Schwefel

o Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl, Benthlavalicarb, Carpropamid, Chio-
rothalonll, Cyflufenamid, Cymoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet, Diethofen-
carb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil, Ferimzone,
Fluazinam, Fosetyl, Foesetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexachlorbenzol, Metrafenon,
Pencycuron, Propamocarb, Phthalld, Tolociofos-methyl, Quintozene, Zoxamid

» Strobllurine wie Azoxystrobin, Dimoxyatrobin, Fluoxastrobin, Kresoxim-methyl,
Metomninostrobin, Orysastrobin, Plcoxystrobin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin,

« Sulfensiurederivate wie Captafol, Captan, Dichlofluanid, Folpet, Tolylfluanid

* ZimtsAureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph.

Synthesebelaplelo

Dile In den nachstshenden Synthesebeleplelen wiedergegebenen Vorschriften wurden
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangeverbindungen zur Gewinnung weito-
rer Verbindungen benutzt. Die so erhaltenen Verbindungen sind In den anschileBen-

den Tabellen mit phyalkallschen Angaben aufgefiihrt.

Belspiel 1:

CH,
) F F

Zu elnem Gemisch aus 75 mg (0,235 mmol) 5,7-Dichlor-8-(2,4,8-irifluorphenyl)-
[1.2,4]triazolo[1,5-a]pyrimidin und 44 mg (0,235 mmol) 2-Amino-4-methyipentansaure-
tert-butyleater In 2 ml Dichlormethan gab man bel Raumtemperatur 32,67 p!

(0,235 mmol) Triethylamin. Man rihrte das Reakiionsgemisch (ber Nacht bel Raum-
temperatur. Danach extrahlerte man das GQemisch zwelmal mit Je 5 ml 5%lger Koch-
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salzidsung. Man trennte die organische Phase ab, trocknete und engte unter vermin-
dertem Druck ein, wobel man die Tislverbindung in einer Ausbeute > 80 % erhisit.

Nach der f{r Belsplel 1 angegebenen Vorschrift wurden die in den nachfolgendsn Ta-
bellen B und C angegebsnen Verbindungen der allgemeinen Formein la (Verbindun-
gen |, X fOr Chior und A flr elne chemische Bindung stehen) und Ib (Verbindungen I, X
far Chior und A f0r elne Gruppe CHR’ stehen) hergestalit.

Alle Produkte wurden durch kombinlerte HPLGC/Massenapekirometrie charakterisiert.
Fir die HPLC wurde eine analytieche RP-18 Saule (Chromolith Speed ROD der Fa.
Merck KGaA, Deutschiand) verwendet dis bel 40°C betrieben wurde. Als Eluent diente
Acstonltril mit 0,1 Vol.-% Trifluoressigs&ure und 0,1 Vol.-% Trifluoressigs@ura/Wasser-
Gemisch (Das Verhélinis Trifluoressigséure/Wasser wurde Innerhalb 5 min von 5:85
bis 85:5 gedndert). Die Massenapekirometrie wurde mittels eines Quadrupol-Massen-
spektrometars mit Eiekirospray-lonisation bel 80V Im Positiv-Modus durchgefahrt.



Tabelle B

3K

1 3
Nax N):‘L L
é‘w = f (la)
Nﬁl\N, - L

Bep |R' R R Y [ £ ]*" [mn®/miz® |
1 |H CHzCH(CHa) H OC(CHz)s F F F |rac [4,08/470,10
2 |[H H H OC{CHs)s F F F |- [337/414,00
3 |H (S) GH(CHg)CH.CH,* H OCHs F F F |S |361/428,00
4 |H CH(CHy), H OCH, F F F |s [341/428,00
5 |H CHy H OCH, F F F |s ]2,98/388,00
6 |[H CHeCH(CHa)2 H OCH, F F F (S |[356/428,00
7 |H CHyIndol-3-yi H OCH;, F F F |S |246/501,00
8 |H CHz-Phenyl H OCH, F F F |S |354/462,00
8 |[H CH(CHg)z H OC(CHa)s F F F [S |[3,86/458,00
10 |[H H H OCH;CHs F F F |- |267/388,00
11 [H CHzCHx-SCH, H OCH, F F F |rac {3,17/448,00

9£7000/900T OM
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Bsp |R' Rt R Y L e L *" min®/mz2?
12 |H CHyCHy-CO-OCH,3 H OCH, F F F 2,05/ 458,00
13 |CH, H H OCH,CHj F F F [- [a08/400,00
14 |CHs H H NHCH, F F F |- 240738500
15 |H (S) CH(CH)CHCHs®  |H OCH;CH=CH, |F F F |s |[s74/45400
18 |H CHgindok3-yl H OCH,CH F F F |s [362/51500
17 |H CHz-Phenyl H OCH;CH, F F F |s [369/47800
18 |[H CH, H OC(CHa)s F F F |rac [3,60/428,00
19 |[H CHy-CHzSCHa H OC(CHa)s F F F  |rac |3,78/488,00
20 [H CH(CHy)e H OC(CHa)s F F F (s [308/456,10
21 |H Phenyl H OCH,s F F F |rac [3.49/448,00
2 |[H CHx-CHy-SCH, H OCH, F F F |rac {3.25/448,00
23 [H CH,CH, OCH, F F F |rac [8,07/412,00
24 |H CHz-CHzCO-OC(CHg); [H OCH;, F F F [S |354/48600
25 |H CHe-Cycichexyl H OCH, F F F |S [s84/488,00
28 |H CHzCHzSCHy H OCHCH=CH; |F F F |8 [s41/472,00
27 [H (S) CH(CHs)CH,CHs®  [H OCHgPhenyt [F  [F F |S |3.87/50410
28 [H CH(CHa)s H OC(CHa)s F F F [S |a8s5/45800

9£$000/900T OM
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Bsp |R' R R Y [N e *" |min®/mz?
29 |H CHzOC(CHs)s H OCH, F F F |s |3,51/458,00
30 CH(CHa)a H OCH;CH, F F F |s [36t/441
a1 CH,CH,CH;CH, H OCH, F F H |rac [—

2 [H H CHCH:.CH:CH:NH®  [F F F |[rac |274/410
33 H H H OH F F F - 2,35/357
34 [H CH,CH;CH,CH; OCHZCHs F F F [~ [3,66/454
35 |CHeCeHs [H H OCHCHy F F F [~ la72/475
8 [H CHeCH(CHa) H OCHCH.CHs  |F F F (8 [390/455
37 |H CH{(CHa)e H OCH;CH, F F F |s |353/427
38 |CHs CH(CH)2 H OCHLCHLCH:,  [F F F (s [s22/469
89 [H (S) CH(CHa)CHCHa H OCH:CHCHs  |F F F |S [391/455
4 [H CH(CHa) H OCHCH:CHs  |F F F (R [8,78/441
4 [H CHeCH, H OCH, F F F ([mc [3,14/308
42 |H CH(CHg)s H OCH, F H c [s [s.38/411
4 [H CH:CH(CHa)s H OCH, F H cl |s [as87425
44 |H (S) CH(CHy)CH,CHs®  [H OCHs F [H c [s Jse1r42s
4 |[H CH(CHy). H OCH, ¢ |oCH, |[H |s |[s42/428

9€¥000/500Z OM
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Bsp |R' R R Y L L Y | min®/ mz®
48 |H CH:CH(CHs)s H OCH, c [ocH, |[H |s |357/437
41 |H (S) CH{CHa)CHCH,* H OCH, ¢ |ocHs [H |8 [s64/437
48 [H CH(CHy) H OH o |ocH, [H |s [342/428
49 [H CH;CH(CHy) H OCH,CH, F F F |[R [363/441
50 |H CHZCH(CHs) H OCHCHLCHy,  [F F F |R |8Bi/455
51 [H CH(CHa)e H OCHCH:CHs  [F F F (8 |[874/441
82 |H CH(CHa)s H OCH; F F F |[R |sss/413
53 |[H CH;CH(CHa)z H OCH;, F F F [R |344/427
54 |H C(CHa)a H NHCH, F F F |rac [205/428
§5 |[H (S) CH(CH,)CH,CH H OCH;CHy F F F |s [s70/441
58 |CH.CH:CH.CH. H OCH, F F F |rac |3,53/424
57 |[H H CH,CH,0® F F F a0 [2,64/382
58 [CHs CH(CHa), H OCH, F F F |8 [870/441
59 [CHs (S) CH(CHs)CHCH H OCHj, F F F |8 |[370/441
80 |CHs CH(CHa)e H OCH, F F F |R [aei/47
61 [H C(CHa)s H OCH, F F F [mc [356/427
62 |[H CF, H H F F F |rac [2,85/425

9E1000/900Z OM
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1) Konfiguration am a-Kohlenstoffatom

2) Retentionszeit in HPLC-Analytik In Minuten

3) m/zdes [M+H] Peaks

4) Konfiguration des chiralen C-Atoms In der Seitenkette R*
5 5) Heteroatom an Carbonyigruppe gebunden

Nach der fir Beisplel 1 angegabenen Vorschnit wurden die In der nachfolgenden Tabelle C angegebenen Verbindungen der aligemelnen
Formel Ia' hergestslit (Verbindungen 1, worin Ly, 2,4,6-trilfluor, X fir Chior und A fr eine CHR'-Gruppe stehen)

10 Tabelle C
AL
KAF F
N
R’(‘
SN
4
N’iu’ a ¢
Bsp |R' R R® % 0 min® / miz ¥
CHCHCH,  |H H |OCHCH; |rac|3de
64 [H H CHs H |OCHs - |2,70/386
65 [H H H H |OCHCH; [rac|321/414

(1a)

9£$000/900T OM
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Bsp (R R’ R R Y M min®/ mz ¥
68 [H H H H |oc(CHys |- [3487428
& [H H Phenyl H |ocHs rac|3,50 / 448
68 |H H 4-sopropylphenyl H |OCH, rac)3,95 /504
89 |H H 4-Fluorphenyl H [OCH, rac|3,45 / 480
70 |H H 4-Methyiphenyl H |OCH, rac|3,60 / 476
71 [H H 2-Naphthyl H |OCH, rac)3,69 /512

1) Konfiguration am a-Kohlenstoffatom
2) Retentionszelt in HPLC-Analytlk in Minuten

3) mzdes [M+H]" Peaks

9E¥000/9007 OM
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Retsentionszsit in HPLC-Analytik in Minuten: 3,42.
m/z: 482 [M+HT

Die Wirkstoffe wurden als Stammi8sung aufbereitet mit 0,25 Gew.-% Wirkstoff in Ace-
ton oder DMSO. Dieser L3sung wurde 1 Gew.-% Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel
mit Emulgler- und Disperglerwirkung auf der Basis ethoxylierter Alkylphenole) zuge-
setzt und entsprechend der gewilinschten Konzentration mit Wasser verddnnt.

Anwendungsbelsplsl 1 - Wirksamkelt gegen die Dirrfleckenkrankhelt verursacht durch
Altermnaria solani

Blatter von Tomatenpflanzen der Sorte "Goldene Prinzessin* wurden mit elner whssrigen
Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfn&sse
bespritht. Am néchsten Tag wurden die behandelten Pflanzen mit einer
Sporenaufschwemmung von Alternaria solan, in einer 2 %igen wissrigen Blomalzideung
mit elner Dichte von 0,17 x 10" Sporern/ml Infiziert. AnschileBend wurden die
Versuchspflanzen In einer mit Wasserdampf geséttigten Kammer bel Temperaturen von
20 bls 22 °C aufgestelit. Nach 5 Tagen hatte sich dle Krankhelt auf den unbehandelten,
jedoch Infizierten Pflanzen so stark entwickeit, dass der Befall visuell ermitteit werden
konnte.

In dlesem Test zeigten die mit 250 ppm der Wirkstoffe aus den Belaplelen 3, 4, 37, 42,
52, 586, 13, 30, 43, 45, 48, 47 behandelten Pflanzen keinen oder nur einen geringen
Befall bla maximal 15 %, withrend dle unbehandelten Pflanzen zu 80 % befallen waren.

Anwsndungsbelsplel 2 - Wirksamkeit gegen den Grauschimmel an Paprikablattomn,
verursacht durch Boirylis cinensa bel protekiiver Anwendung
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Paprikabiatter der Sorte "Neusiedler Ideal Elite" wurden, nachdem sich 2 bis 8 Biéttar gut
entwickeit hatten, mit elner wssrigen Suapension in der unten angegebenen Wirk-
gtoffikonzentration bis zur Tropfnisss bespriiht. Am néchsten Tag wurden die
behandsiten Pflanzen mit elner wissrigen Sporensuspension von Botrytis cinerea In
elner 2 %ligen wiserigen Blomalzisung mit einer Dichte von 0,17 x 10° Sporen/mi
inokullert. AnschlleBend wurden die Pflanzen In einer Klimakammer be! Temperaturen
zwischen 22 und 24 °C und hoher Lufifeuchtigkeit aufgesteilt. Nach 5 Tagen wurde das
Ausman des Pilzbefalls vieuell anhand des Befalls der BlattfiAche ermittelt.

In diesemn Test zelgten die mit 250 ppm der Wirkstoffe aus den Belsplelen 3, 4, 6, 11,
15, 25, 28, 30, 39, 35, 37, 39, 40, 41, 42, 43, 44, 46, 48, 47, 51, 52, 54, 55, 58, 60, 61
behandeltan Pflanzen kelnen oder nur einen sehr geringen Befall, d. h. unter 10 %,
wéhrend dle unbehandelten Pflanzen zu wenigstena 80 % befallen waren.

Anwendungsbelsplel 3 - Kurative Wirkeamkeit gegen Welzenbraunrost verursacht durch
Puccinia recondita

Die Wirkstoffe wurden als Stammlbaung aufbereitet, wobel 26 mg Wirkstoff mit einem
Gemiasch aus Aceton und/oder DMSO und dem Emuigator Uniperol® EL (Netzmittel
mit Emulgler- und Dieperglerwirkung auf der Basis athoxyllerter Alkyiphenols) Im
Volumenverhéltnie Ldsungsmittel-Emulgator von 89 zu 1 bis zu einem Gesamtvolumen
von 10 ml vermischt wurden und die Mischung ansohlieBend mit Wasser bls auf

100 mi verdinnt wurde. Diese StammiBsung wurde mit dem beschriebanen
L3sungsmittel-Emulgator-Wasser Gemisch zu der unten angegeben
Wirkstoffkonzentration verdinnt.

Blatter von In Topfen gewachsenen Welzensdmlingen der Sorte "Kanxer® wurden mit
einer Sporensuspension des Braunrostes {Puccinia reconda) inokullert. Danach wurden
die Topfe fir 24 Stunden in eine Kammer mit hoher Luftfeuchtigkett (80 bis 85 %) und 20
bis 22 ° C gaeetalit. Wahrend dieser Zeit kelmten die Sporen aus und die Keimschlduche
drangen In das Blatigewsbe ein. Die Infizierten Pflanzen wurden am néchsten Tag mit
elner witssriger Suspension In der unten angegebenen Wirkstoifkonzentration ble zur
Tropindase bespriht. Die Suspension oder Emulaion wurde wie oban beachrieben
hergestellt. Nach dem Antrocinen des Spritzbelages wurden die Versuchspflanzen Im
Gewiichshaus bel Temperaturen zwischen 20 und 22 ° C und 85 bls 70 % relativer
Luftfeuchts fiir 7 Tage kultiviert. Dann wurde das AuemaB der Rostpllzenwickiung auf
den Biitbarn ermitteit.
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In diesern Test zelgten die mit 250 ppm der Wirkstoffe aus den Belepielen 80, 81
behandelten PRlanzen kelnen Befall, wihrend dle unbshandeltan Pflanzen zu 80 %
befallen waren.
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Patentanspriiche

1. Subgtitulerte Trazolopyrimidine der Formel |

R’
“§—A—‘<:jn‘

Y
| [ }Lm
~NT : ()
(’:’in’ X

X  far Halogen, Cyano, C;-Cs-Allyl, C;-C4-Halogenalkyi, C,-C-Alkoxy oder
C,-CHalogenalkoxy steht;

worln:

W  Sauerstoff oder Schwefel bedeutst;

Y  for O-R* oder elne Gruppe NR°R® steht;

A  for eine chemiache Bindung oder elne Gruppe CR’R® steht;

L unabhiinglg vonelnander Halogen, C;-Cg-Alkyl, C-Ce-Alkenyl,
C;-CeHalogenalkyl, Cy-Ce-Alkaxy, Nitro, Amino, NHR, NR;, Cyano,
S(=0).A' oder C(=0)A® bedeutet, worin

R  unabhéinglg voneinander C-Cs-Alkyl oder C-Cg-Alkylcarbonyl bedeu-
tet;

A' Wasserstoff, Hydroxy, C,-Cy-Alkyl, NH,, C;-Ca-Alkylamino oder
DIH{C1-Cs-alkyl)amino bedeutst;

n 0, 1 oder 2 bedeutst;

A% Cp-CgAlkenyi, Cy-Cy-Alkoxy, C-Cy-Halogenalkoxy, Wasserstoff,
Hydroxy, C-Cy-Alkyl, NH;, Ci-Cy-Alkylamino oder
Di-(C+-Cg-alkyl)amino bedsutet;

m fOr 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5 steht;
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s

Waseerstoff, C,-C,-Alkyl, Formyi, C,-C-Alkylcarbony! oder
C,-CoAlkoxycarbonyl bedeutet oder gemeinsam mit R® fOr Ca-Cy-Alkylen
steht, worin 1 C-Atom durch eln Sauerstoffatom oder eln Schwefelatom er-
seizt seln kann und das gegebenentalls 1, 2, 3, oder 4 C,-C,-Alkylgruppen
und/oder 1 oder 2 Reste R" tragen kann;

R% Halogen, OH, C,-C.-Alkoxy oder C,-C-Alkoxycarbonyi;

Wasserstoff, C,-Cs-Alkyl, das einen Rest R® aufwelsen kann,
Cy-CoHalogenalkyl, C,-C,-Alkoxy, C3-Ce-Cysioalkyl ader Phenyl, das ge-
gebenenfalls 1, 2 oder 3 Reste R° iréigt, bedeutst;

R™ OR® SR'", NR''R'2, COOR'", CONR"R", NHC(=NR'®)NRR",
Phenyl, das gegebenenfalls 1, 2 oder 3 Aeste R° trigt, 5~ oder
6-glledriges Heteroaryl, das 1 Stickstoffatom und gegebsnenfalls 1
oder 2 weltere, unter O, S und N ausgewdhite Heteroatome als Ring-
glleder aufwelst und das gegebenenfalls 1 oder 2 Reste RP tréigt oder
einen ankondenslerten Phenylring aufweleen kann, der selnerseits 1
oder 2 Reste R° aufweisen kann, oder flir Cs-Ce-Cycloalkyl steht;

R% Halogen, C;-Cs-Alkyl, C4-C,Halogenalkyl, OH, C-C-Alkoxy oder
C,-Cs-Alkoxycarbonyf; .

Wasserstoff, C,-C-Alkyl oder C,-Cs-Alkoxy bedeutet oder gemeinsam mit
R? far Cz-Cy-Alkylen steht, worin 1 C-Atom durch eln Sauerstoffatom cder
ein Schwefelatom ersetzt sein kann und das gegebenentalls 1, 2, 3 oder 4
C-C4-Alkyigruppen und/oder 1 oder 2 Reate R* tragen kann;

Wasserstoff, Ci-Cg-Alkyl, Hydroxy-C:-C,-alkyl, Ci-Cs-Alkoxy-C4-C-alkyl,
Hydroxy-C-C-alkoxy-Cy-Cy-alkyl, Ci-Ce-Halogenalkyl, Cz-Cy-Alkenyl,
Cr-Ce-Halogenalkenyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, C3-Co-Cyoloalkyl-Cy-C,-alkyl,
Cy-Ce-Halogencycloalkyl, Cs-Ca-Cycloalkenyl, Phenyl, Phenyl-C,-C,-alkyl
bedeutst, wobel Phaenyl In den belden letztgenanntan Resten 1, 2 oder 3
der nachfolgenden Substituenten R? aufwelsen kann:

R% Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino, Carboxyi, Amino-
carbonyl, Aminothiocarbonyl, C,-C,-Alkyl, C,-Cy-Haloalkyl,
C1-C4'A|k°xy. cl'crHﬂbQ‘nalkoxV- cl'cln'Nkymlol
C:-CAlkylamino, C,-C,-Dialkylamino, C,-Cs-Alkylcarbonyl,
Cy-C-Alkylsulfonyl, C,-C,-Alkylsulfinyl, C,-C,-Alkoxycarbonyl,
C,-C-Alkylcarbonyloxy, C,-C,-Alkylaminocarbonyl,
C;-C-Dialkylaminocarbonyl,
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oder R* mit einem der Reste R’, R%, R oder R” fir Cx-Cg-Alkylen eteht,
worin 1 C-Atom durch eln Sauersioffatom oder ein Schwefelatom ersetzt
sein kann und das gegsbenenialis 1, 2, 3 oder 4 Reste, ausgewdhit unter
Halogen und C,-C.-Alkyl und/oder 1 oder 2 Reste R* tragen kann;

R® R® unabhénglg vonsinander fir Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, Ca-Co-Cycloalkyl,
C3-Gs-Cycloalkyl-C,-C,-alkyl stehen oder gemeinsamn mit dem Stickstoff-
atom, an das sie gebunden, sind einen gesdttigten 5-, 8- oder 7-glledrigen
Stickstoffheterocycius bliden, der gegebenenfalls ein welteres, unter O, S
und N ausgewihites Heteroatom als Ringglied aufweist und der gegebe-
nenfalls 1, 2, 3 oder 4 C,-C,-Alkylgruppen trigt;

oder einer der Reste R® oder R® mit einem der Reste R, R, R? oder R? fiir
C-Ce-Alkylen steht, worin 1 C-Atom durch ein Sauerstoifatom oder eln
Schwefelatomn ersetzt sein kann und das gegebenenfalla 1, 2, 3 oder 4
Reste, ausgewéhit unter Halogen und C,-C,-Alkyl und/oder 1 oder 2 Reste
R" tragen kann;

R?, R® unabhingig vonelnander Wasserstotf, C,-C-Alkyl oder C-C,-Alkoxy be-
deutsn oder einer der Reste R oder R® gemensam mit elnem der Reste R’
oder R® fir C-Cye-Alkylen steht, worin 1 C-Atomn durch ein Sauerstoffatom
oder ein Schwefelatom ersetzt sein kann und das gegebenenfalls 1, 2, 3,
oder 4 C,-C,-Alkyigruppen und/oder 1 oder 2 Reste R* tragen kann;

R® Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, Formyl oder Cy-Cq-Alkyicarbonyl bedeutet;
R Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl bedeutst;

R", R' unabhanglg vonelnander fiir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, Cy-Cs-Cycloalkyl,
Cx-Cs-Cycloalkyl-C,-Cy-alkyl, stehen oder gemeinsam mit dem Stickstofi-
atomn, an das sie gebunden, sind elnen geséttigten 5-, 8- oder 7-glledrigen
Stickstoffheterocyciue bliden, der gegebenenfalls ein weiteras, unter O, S
und N ausgewlhiies Heteroatom als Ringglied aufwelst und der gegebe-
nenfalle 1, 2, 3 oder 4 C,-C,-Alkyigruppen tragt, wobel einer der Reste R",
R™ auch fOr Formyl, C,-Cy-Alkylcarbonyl oder Ci-Cg-Alkyithiocarbonyl ste-

hen kann;

R' Wasserstoff, C,-Cs-Alkyl, Hydroxy-Cy-C,-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-Cy-C-alkyl,
" Hydroxy-Cy-C-alkoxy-Cy-C-alkyl, Cy-Cy-Halogenalkyl, Cx-Cy-Alkenyl,
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Cz-Cs-Halogenalkenyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalityl-Ci-Cy-alkyl,
Cx-Cy-Halogencycloalkyl, Cy-Cs-Cycloalkenyl, Phenyl, Phenyl-C4-Ce-alkyi,
wobel Phenyl In den belden letztgenannten Resten 1, 2 oder 3 der zuvor
genannten Subsittuenten R aufwelsen kann;

R, R'® unabhéinglg voneinander fir Wasserstoff, Cy-Cg-Alkyl, Co-Cs-Cycloalkyl,
Cs-Cy-Cycloalkyl-C,-C,-alkyl stshen oder gemelnsam mit demn Stickstoff-
atom, an das sle gebunden, sind einen gesdttigten 5-, 8- oder 7-glledrigen
Stickstottheterocyclus bliden, der gegebenenfalls ein welteras, unter O, S
und N ausgewdhites Heteroatom ale Ringglied aufwelst und der gegebe-
nenfalls 1, 2, 3 oder 4 G,-C,-Alkylgruppen trigt;

R'™ Wasserstoff, C,-C.-Alkyl oder C,-C-Alkoxy bedeutet;
und die landwirtschatftiich vertréglichen Salze der Verbindungen |
Verbindungen der Formel | gem&B Anspruch 1, in der X Halogen bedeutet.

Verbindungen der Formel | gemén Anepruch 1 oder 2, worin A elne chemleche
Bindung bedeutst.

Verbindungen der Formel | gem&R einem der vorhergehenden Anaprlche, worin
Y for eine Gruppe O-R* steht, worin R* dle zuvor genannten Bedeutungen auf-
welst.

Verbindungen der Formel | gem#3 Anspruch 4, worin R* fOr C-C~Alky! oder
Cx-Ca-Alkenyl steht.

Verbindungen der Formal | gemAf elnem der vorhergehenden Anspriiche, worin
R? fir Wasserstoff steht und R? fiir C-Ce-Alkyl oder Trifluormethyi steht oder R’
gemeinsam mit R® fir Co-Ca-Alkylen steht. -

Verbindungen der Formel | gomAaB einem der Anepriiche 1 bls 5, worin R? eine
Gruppe (CHy)x-R® bedelrst, worin k fir 1 oder 2 steht und R® die zuvor genann-
ten Bedeutungen aufwelst.

Verbindungen der Formel | gem&f elnem der vorhergehendsn Anspriiche, worin
R® for Wasserstoff steht, W Sauerstoff bedeutet und Y fiir eine Gruppe OR* steht,
und worin dle Gruppe der Formel
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10.

11.

12.

13.

von einer a-Aminos&ure oder einem Ester davon abgeleitst Ist, wobel dle
a-Aminoséure ausgewahit ist unter Prolin, Plpecolinefiure, Leucin, Isoleucin,
Methionin, Phenyialanin, Tyrosin und Valin.

Verbindungen der Formel | geméf elnem der vorhergshenden Anepriiche, worin
m fir 1, 2, 3 oder 4 steht und L ausgewghit Ist unter Halogen, Cyano, Nitro,

C+-CrAlkyl, C4-Cy-Halogenalkyl, Ci-Ce-Alkoxy und C;-Cy-Alkoxycarbonyl.

Verbindungen der Formel |, gem@B Anspruch 8, In der dle durch L, substitulerta.
Phenyligruppe f0r eine Gruppe der Formel

ateht, worin # die VerinOpfungestsile mit dem Triazolopyrimidin-Qerist Ist und
L' PRuor, Chlor, CH; oder CFg

L2L* unabhangig voneinander Wasserstoff oder Fiuor;

L® Wasserstoff, Fluor, Chior, Cyano, CHs, OCH3 oder COOCH;; und

L*  Wasserstolf, Fluor oder CH, bedeuten.

Verwendung einer Verbindung der aligemeinen Formel | geméf3 elnem der vor-
hergehenden Anspriche zur BekAmpfung von pflanzenpathogenen Pllzen.

Zur BekAmpfung von Schadpilzen geeignetes Miitel, enthaltend elnen festen
oder fldssigen Tragerstoff und eine Verbindung der Formel | geméan einem der
Anspriche 1 ble 10,

Verfahren zur Bek&mpfung von pflanzenpathogenen Plizen, dadurch gekenn-
zelchnet, dase man die Plize oder dle vor Plizbefall zu schiitzenden Materiallen,
Pfianzen, den Boden oder Saatgiiter mit einer wirksamen Menge elner Verbin-
dung der Formel | geméB einem der Anspriiche 1 bla 10 behandelt.

O
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20739
COMPUESTOS DE TRIAZOLOPIRIMIDINA Y SU USO PARA
CONTROLAR HONGOS NOCIVOS

Descripcion

La presente invencién se refiere a nuevos compuestos de
triazolopirimidina y a su uso en el control de hongos dafiinos y también a
compuestos para la proteccion de cultivos, que comprende dichos
compuestos como ingredientes activos.

Los documentos EP-A 71792, US 5.994.360, EP-A 550113, WO~
A 94/20501, EP-A 834.513, WO-A 98/46608 y WO 03/080615
describen triazolo[1,5a]pirimidinas con actividad fungicida que lleva un
grupo fenilo opcionalmente sustituido en la posicion 6 del anillo
azolopirimidina y NHa o un grupo amino primario o secundario en la
posicion 7.

Respecto de su accion fungicida, algunas de las triazolopirimidinas
conocidas del arte previo y con un grupo amino en la posicién 7 no son
totalmente satisfactorias, o tienen propiedades indeseadas, tales como
escasa compatibilidad con plantas utiles.

En consecuencia, es un objeto de la presente invencién
proporcionar compuestos nuevos con mayor actividad fungicida y/o
mayor compatibilidad con plantas itiles.

Sorprendentemente, este objeio se logra mediante compuestos

triazolopirimidinas de la férmula I



L
N " 0
< _I .
NZSNZ X
en donde:
X  es halégeno, ciano, alquilo C;—C,, haloalquilo C;—C,, alcoxi C,—C,

A,
Y
A

o haloalcoxi C,—C;;
es oxigeno o azufre;
es O-R* 0 un grupo NR’R’;

es un enlace quimico o un grupo CR'R%

los radicales L independientemente uno de otro son halogeno, C,—Ce—

alquilo, alquenilo C,~Cg, haloalquilo C—Cg, alcoxi C;—Cq, nitro,

amino, NHR, NR?, ciano, S(=0),A' 0 C(=0)A?, en donde

R  independientemente uno de otro es alquilo C;—Cg o
alquilcarbonilo C; —Cs;

A' es hidrégeno, hidroxilo, alquilo C;-Cs, NH, alquilamino C;-
Cs o di(alquil C,—Cg)amino;

n ¢0,162;

A? es alquenilo Cg—Cs alcoxi C;—Cs, haloalcoxi C—Cs,
hidrégeno, hidroxilo, alquilo C,—Cgs, NH,, alquilamino C,—
Cs o di(alquil C;—Cg)amino;

es061,2,3,465;

es hidrgeno, alquilo C—C,, formilo, alquilcarbonilo C,—C; o

alcoxicarbonilo C,—C,; o junto con R? es alquileno C;—Cg donde 1

dtomo de carbono puede ser reemplazado por un dtomo de oxigeno

o un atomo de azufre y que opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 grupos

2-
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alquilo C\—C, y/o 1 6 2 radicales R";

R" es halégeno, OH, alcoxi C,—4—o0 alcoxicarbonilo C,—Cy;

es hidrégeno, alquilo C;—Cs que pueden tener un radical R,

haloalquilo C;—C,, alcoxi C,—C,, cicloalquilo C;—C;s o fenilo que

opcionalmente lleva 1, 2 6 3 radicales R%;

R e OR’, SR NR'R?, COOR", CONR"R",
NHC(=NR'®)NR“R", fenilo que opcionalmente lleva 1,2 6
3 radicales R°, heteroarilo de 5 6 6 miembros que tiene 1
dtomo de nitrégeno y opcionalmente 1 6 2 otros
heterodtomos seleccionado del grupo que consisteen O, S y
N como miembros del anillo y que opcionalmente lleva 1 6
2 radicales R® o lleva un anillo fusionado que por su parte
puede tener 1 6 2 radicales R, o es cicloalquilo Cy—Cs;

R®: es halégeno, alquilo C,—C,, halocalquilo C,—C,, OH, alcoxi
C—C, o alcoxicarbonilo C,—C,;

es hidrégeno, alquilo C;-C; o alcoxi C,—C4 o junto con R? es

alquileno C,-Cs, en donde 1 dtomo de carbono puede ser

reemplazado por un dtomo de oxigeno o un dtomo de azufre y que

opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 grupos alquilo C,—Cy y/o 1 6 2

radicales R®.

es hidrégeno, alquilo C,—C, hidroxialquilo C;—C,, alcoxi C\—Cy—

alquilo C,—C,, hidroxialcoxi C,—C,-alquilo C,-C,, haloalquilo C,—

Cs, alquenilo C;—C;, haloalquenilo C;~Cj, cicloalquilo Cs;—Cs,

cicloalquil C;—Ce~ alquilo C,—C,, halocicloalquilo C;—Cs,

cicloalquenilo C3—C;, fenilo, fenilalquilo C,—C,, en donde fenilo en

los dos 1ltimos mencionados radicales puede tener 1, 2 6 3 de los

sustituyentes R? siguientes:

5
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R%: es halégeno, ciano, nitro, hidroxilo, mercapto, amino,
carboxilo, aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alquilo C;—
Cs, haloalquilo C,—C,, alcoxi C,—C,, haloalcoxi C,~C,,
alquiltio C,—C,, alquilamino C,—C,, dialquilamino C,—C,,
alquilcarbonilo C,—C,, alquilsulfonilo C;~C,, alquilsulfinilo
C,—C,, alcoxicarbonilo C,—C,, alquilcarboniloxi C,—C,,
alquilaminocarbonilo C,-C,, dialquilaminocarbonilo C—C,,
oR* junto con uno de los radicales RLRL R oR"es alquileno C—
Cs, en donde un dtomo de carbono puede ser reemplazado por un
atomo de oxigeno o un dtomo de azufre y que opcionalmente lleva
1, 2, 3 6 4 radicales seleccionados del grupo que consiste en
halégeno y alquilo C;—Cs—y/0 1 6 2 radicales R";

R} RS independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C;—Cs,

cicloalquilo C;—Cs, cicloalquil C3—Cs—alquilo C;—Cy4, o junto con el
dtomo de nitrégeno al que estin unidos forman un heterociclo
saturado de nitrégeno de 5, 6 6 7 miembros que opcionalmente
tiene otro heteroatomo seleccionado del grupo que consiste en O, S
y N como miembro del anillo y que opcionalmente lleva 1,2, 3 6 4
grupos alquilo C,—C,;
o uno de radicales R’ o R®junto con uno de los radicales R, R, R’
o R es alquileno C,~Cg, en donde 1 dtomo de carbono puede ser
reemplazado por un dtomo de oxigeno o un dtomo de azufre y que
opcionalmente lleva 1, 2, 3 0 4 radicales seleccionado del grupo
que consiste en halégeno y alquilo C;—C, y/o 1 6 2 radicales R%;

R’, R? independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C;~C4 o
alcoxi C;—C, o uno de los radicales R’ o R® junto con uno de los

radicales R' o R%es alquileno C,—C;, en donde 1 4tomo de carbono
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se puede reemplazar por un &tomo de oxigeno o un atomo de
azufre y que opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 grupos alquilo C,~C4
y/o 1 6 2 radicales R*; '

es hidrégeno, alquilo C,—Cs, formilo o alquilcarbonilo C,—Cs;

es hidrégeno o alquilo C,—C,;

R'", R” independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,—Cs,

Rl3

cicloalquilo C3~C;, cicloalquil C;—Ce—alquilo C;—C4, o junto con el
dtomo de nitrégeno al que estdn unidos forman un heterociclo
saturado de nitrdgeno de 5, 6 6 7 miembros que opcionalmente
tiene otro heterodtomo seleccionado del grupo que consiste en O, S
y N como miembro del anillo y que opcionalmente lleva 1,2,3 6 4
grupos alquilo C;-C,, en donde uno de los radicales R'!, R"
también puede ser formilo, alquilcarbonilo C-C; o
alquiltiocarbonilo C,—Cs;

es hidrégeno, alquilo C,—Cs, hidroxialquilo C—C,, alcoxi C,—Cy-
alquilo C,—C,, hidroxialcoxi C,~C¢—alquilo C;—C,, haloalquilo Cy—
Cs, alquenilo C-C;, haloalquenilo C—-Cjs, cicloalquilo C;—Cq,
cicloalquil C;—Cgalquilo C;—C;, halocicloalquilo C;—Cg,
cicloalquenilo C3—C;, fenilo, fenilalquilo C;—Cy, en donde el fenilo
en los dos tltimos radicales mencionados puede tener 1,2 6 3 de

los sustituyentes R® anteriores;

R"™, R" independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,—C;,

cicloalquilo C;—C;, cicloalquil C3~Ce—alquilo C—C;, o junto con el
atomo de nitr6geno al cual estdn unidos forman un heterociclo
saturado de nitrégeno de 5, 6 6 7 miembros que opcionalmente
tiene otro heterodtomo seleccionado del grupo que consiste en O, S

¥y N como miembro del anillo y que opcionalmente lleva 1,2, 3 6 4

4



grupos alquilo C,—Cy;
R'" es hidrégeno o alquilo C—Cy;
y por las sales de los compuestos I aceptables en agricultura.

La presente invencién en consecuencia provee los compuestos
triazolopirimidina de la férmula I y sus sales aceptables en agricultura.

La presente invencién también provee el uso de los compuestos
triazolopirimidina de la férmula I, sus tautdmeros y sus sales aceptables
- en agricultura para el control de hongos fitopatégenos (= hongos
dafiinos), y también un método para controlar hongos fitopatdgenos, en
donde dicho método comprende tratar los hongos o los materiales,
plantas, el suelo o las semillas que se desea proteger contra el ataque de
hongos, con una cantidad efectiva de un compuesto de la férmula I, un
tautémero de I y/o con una sal de aceptacion en agricultura de I o uno de
sus tautémeros.

La presente invencién provee composiciones para controlar hongos
dafiinos, en donde las composiciones comprenden al menos un
compuesto de la férmula I, un tautomero de I y/o una de sus sales
aceptables en agricultura o uno de sus tautémeros y al menos un portador
liquido o sélido. Segiin el patrén de sustitucién, los compuestos de la
formula I y sus tautémeros pueden tener uno o més centros de quiralidad,
en cuyo caso se presentan como enantidémeros puros o diasteredmeros
puros 0 como mezclas de enantiomeros o diasteredmeros. La invencion
provee enantiémeros o diasteredmeros puros y también sus mezclas.

Las sales dtiles adecuadas desde un punto de vista agricola son
especialmente las sales de los cationes o las sales dcidas de adicién de los
dcidos cuyos cationes y aniones, respectivamente, no tienen efectos

adversos sobre la accién fungicida de los compuestos I. En consecuencia,

\



los cationes adecuados son en particular los cationes de metales alcalinos,
de preferencia sodio y potasio, de los metales alcalinotérreos, de
preferencia calcio, magnesio y bario, y de los metales de transicién, de
preferencia manganeso, cobre, zinc y hierro, y también el ion amonio que
si se desea puede portar uno a cuatro sustituyentes alquilo C,—C,4 y/o un
sustituyente fenilo o bencilo, de preferencia diisopropilamonio,
tetrametilamonio, tetrabutilamonio, trimetilbencilamonio, también iones
fosfonio, iones sulfonio, de preferencia tri(alquil C,—C4)sulfonio, e iones
sulfoxonio, de preferencia tri(alquil C—C,)sulfoxonio.

Los aniones de sales dcidas de adicién son principalmente cloruro,
bromuro, fluoruro, sulfato de hidrégeno, sulfato, fosfato de dihidrégeno,
fosfato de hidrégeno, fosfato, nitrato, carbonato de hidrégeno, carbonato,
hexafluorosilicato, hexafluorofosfato, benzoato, y también los aniones de
dcido alcanoico C;—C,, de preferencia formiato, acetato, propionato y
butirato. Se pueden formar al hacer reaccionar I con un acido del anién
correspondiente, de preferencia de acido clorhidrico, 4cido bromhidrico,
dcido sulfiirico, dcido fosférico o 4cido nitrico.

En las definiciones de las variables dadas en las foérmulas
anteriores se usan términos colectivos que generalmente son
representativos de los sustituyentes en cuestion. El término C,—C,, denota
la cantidad de dtomos de carbono posibles en cada caso en el sustituyente
o el residuo del sustituyente:
halégeno: flior, cloro, bromo y yodo;
alquilo y todos los residuos alquilo en alcoxi, alquiltio, alcoxialquilo,
alcoxialcoxi, slquilamino y dialquilamino: radicales hidrocarbonatos
saturados de cadenas lineales 0 ramificadas con 1 a 4,2 6,a8 o a 10

dtomos de carbono, por ejemplo alquilo C—Cq, tal como metilo, etilo,
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propilo, l-metiletilo, butilo, 1-metilpropilo, 2-metilpropilo, 1,1~
dimetiletilo, pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3—metilbutilo, 2,2-di~-
metilpropilo, l-etilpropilo, hexilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2~
dimetilpropilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentilo, 4~
metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3—dimetilbutilo, 2,2
dimetilbutilo, 2,3—dimetilbutilo, 3,3—dimetilbutilo, l-—etilbutilo, 2-
etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-{rimetilpropilo, 1-etil-1-
metilpropilo y 1—etil-2—-metilpropilo;

haloalquilo: grupos alquilo de cadena lineal o ramificadacon l a40a 6
dtomos de carbono (como se menciond antes), en donde algunos o todos
los 4tomos de hidrégeno de estos grupos pueden ser reemplazados por
dtomos de halégeno como se mencioné antes, por ejemplo haloalquilo
C—C,, tal como clorometilo, bromometilo, diclorometilo, triclorometilo,
fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, clorofluorometilo,
diclorofluorometilo, clorodifluorometilo, 1—loroetilo, 1-bromoetilo, 1~
fluoroetilo, 2—fluoroetilo, 2,2—difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2—cloro—
2-fluoroetilo, 2—cloro-2,2—difluoroetilo, 2,2—dicloro—2—fluoroetilo,
2,2,2-tricloroetilo, pentafluoroetilo y 1,1,1-trifluoroprop—2-ilo;
alquenilo: radicales hidrocarbonatos monoinsaturados de cadena lineal o
ramificadacon2 a4, a 6, a 8 o a 10 4&tomos de carbono y un doble enlace
en cualquier posicién, por ejemplo alquenilo C,—Cg, tal como etenilo, 1-
propenilo, 2-propenilo, l1-metiletenilo, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-
butenilo, 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-
propenilo, 2-metil-2—propenilo, 1—pentenilo, 2-pentenilo, 3—pentenilo,
4-pentenilo, 1-metil-1-butenilo, 2-metil-1-butenilo, 3—metil-1-
butenilo, |-metil-2-butenilo, 2-metil-2-butenilo, 3—metil-2-butenilo,
1-metil-3-butenilo, 2-metil-3-butenilo, 3-metil-3-butenilo, 1,1-
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dimetil-2—propenilo, 1,2—dimetil-1—propenilo, 1,2—dimetil-2—propenilo,
l—etil-1-propenilo, 1-etil-2-propenilo, 1-hexenilo, 2-hexenilo, 3~
hexenilo, 4-hexenilo, 5-hexenilo, 1-metil-1-pentenilo, 2-metil-1--
pentenilo, 3—metil-1-pentenilo, 4-metil-1-pentenilo, 1-metil-2—
pentenilo, 2-metil-2—pentenilo, 3-metil-2—pentenilo, 4-metil-2—
pentenilo, 1-metil-3—pentenilo, 2-metil-3—pentenilo, 3-metil-3-
pentenilo, 4-metil-3—pentenilo, 1-metil-4-pentenilo, 2-metil-4—
pentenilo, 3-metil-4—pentenilo, 4—metil-4-—pentenilo, 1,1-dimetil-2—
butenilo, 1,1-dimetil-3—butenilo, 1,2—dimetil-1-butenilo, 1,2—dimetil-
2-butenilo, 1,2—dimetil-3-butenilo, 1,3—dimetil-1-butenilo, 1,3-
dimetil-2-butenilo, 1,3—dimetil-3-butenilo, 2,2—dimetil-3—butenilo,
2,3—dimetil-1-butenilo, 2,3—dimetil-2-butenilo, 2,3—dimetil-3—-butenilo,
3,3—dimetil-1-butenilo, 3,3—dimetil-2-butenilo, 1—etil-1-butenilo, 1--
etil-2-butenilo, 1—etil-3-butenilo, 2—etil-1-butenilo, 2—etil-2-butenilo,
2—etil-3-butenilo, 1,1,2—trimetil-2—propenilo, 1—etil-1—-metil—2-
propenilo, 1—etil-2—-metil-1—propenilo y 1-etil-2—metil-2—propenilo;

alcadienilo: radicales hidrocarbonatos diinsaturados de cadena lineal o
ramificada con 4 a 10 4tomos de carbono y dos dobles enlaces en
cualquier posicion, por ejemplo 1,3-butadienilo, 1-metil-1,3~
butadienilo, 2—metil-1,3-butadienilo, penta—1,3—dien—1—ilo, hexa—1,4—
dien—1-ilo, hexa—-1,4—-dien-3—ilo, hexa—1,4-dien—6—ilo, hexa—1,5—dien—
1-ilo, hexa-1,5-dien—3-ilo, hexa—1,5-dien—4-ilo, hepta—1,4—dien—1-ilo,
hepta—1,4-dien-3-ilo, hepta-1,4-dien—6-ilo, hepta—1,4—dien—7-ilo,
hepta—1,5-dien—1-ilo, hepta—1,5-dien—3—ilo, hepta—1,5-dien—4-ilo,
hepta—1,5-dien—7—ilo, hepta—1,6-dien—1-ilo, hepta—1,6—dien—3—ilo,
hepta—1,6-dien—4—ilo, hepta—1,6-dien—5—ilo, hepta—1,6-dien—2-ilo,

octa—1,4—dien—1-ilo, octe—1,4—dien—2—ilo, octa—-1,4-dien—3-ilo, octa—

Ve



1,4—dien—6—-ilo, octa—1,4—dien—7-ilo0, octa—1,5—dien—1-ilo, octa—1,5-
dien—3-ilo, octa—1,5—dien—4-ilo, octa—1,5—dien—7-ilo, octa—1,6—dien—1—
ilo, octa—1,6-dien—3-ilo, octa—1,6-dien—4-ilo, octa—1,6-dien—5-ilo,
octa—1,6-dien—2—ilo, deca-1,4—dienilo, deca-1,5—dienilo, deca—1,6-
dienilo, deca—1,7—dienilo, deca-1 ,8—dienilo, deca—2,5—dienilo, deca—2,6—
dienilo, deca—2,7—dienilo, deca—2,8—dienilo y similares;

alquinilo: grupos hidrocarbonatos de cadena lineal o ramificada con 2 a
4,2a6,22a802a 10 dtomos de carbono y un ttiple enlace en cualquier
posicion, por ejemplo alquinilo C—Cg, tal como etinilo, 1-propinilo, 2—
propinilo, 1-butinilo, 2-butinilo, 3-butinilo, 1-metil-2—propinilo, 1-
pentinilo, 2—pentinilo, 3—pentinilo, 4—pentinilo, 1-metil-2-butinilo, 1-
metil-3-butinilo, 2-metil-3-butinilo, 3—metil-1-butinilo, 1,1-dimetil-
2—propinilo, 1-etil-2—propinilo, 1-hexinilo, 2-hexinilo, 3—hexinilo, 4-
hexinilo, 5-hexinilo, 1-metil-2—pentinilo, 1-metil-3—pentinilo, 1-metil-
4—pentinilo, 2-metil-3—pentinilo, 2-metil-4—pentinilo, 3-metil-1-
pentinilo, 3—metil-4-pentinilo, 4-metil-1—pentinilo, 4-metil-2-
pentinilo, 1,1-dimetil-2-butinilo, 1,1-dimetil-3-butinilo, 1,2—-dimetil-3—
butinilo, 2,2-dimetil-3—butinilo, 3,3—dimetil-1-butinilo, 1—etil-2-
butinilo, 1-etil-3-butinilo, 2-etil-3-butinilo y l-—etil-1-metil-2-
propinilo;

cicloalquilo: grupos hidrocarbonados monociclicos saturados con 3 a 8,
de preferencia a 6, miembros en el anillo carbonado, tales como
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo;

cicloalquenilo: grupos hidrocarbonados monociclicos monoinsaturados
con 3 a 8, de preferencia a 6, miembros en el anillo carbonado, tales
como ciclopenten—1-ilo, ciclopenten—3—ilo, ciclohexen—1-ilo,

ciclohexen—3—ilo y ciclohexen—4—ilo;
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bicicloalquilo: un radical hidrocarbonato biciclico con 5 a 10 dtomos de
carbono, tal como biciclo[2.2.1]hept-1—-ilo, biciclo[2.2.1]hept—2—ilo,
biciclo[2.2.1 ]hept-7-ilo, biciclo[2.2.2]oct-1-ilo, Biciclo[2.2.2]Joct—2~
ilo, biciclo[3.3.0]octilo y biciclo[4.4.0]decilo;

alquilamino: un grupo alquilo grupo adosado a través de un grupo NH,
en donde alquilo es uno de los radicales alquilo antes mencionados, en
general con 1 a 6 y en particular 1 a 4 dtomos de carbono, tales como
metilamino, etilamino, n—propilamino, isopropilamino, n—butilamino y
similares;

dialquilamino: un radical de la férmula N(alquilo),, en donde alquilo es
uno de los radicales alquilo antes mencionados, en generalcon 1 a6 y en
particular 1 a 4 é4tomos de carbono, por ejemplo dimetilamino,
dietilamino, metiletilamino, N—-metil-N—propilamino y similares;

alcoxi C,—C,: un grupo alquilo, adosado a través de oxigeno, con 1 a 4
dtomos de carbono: por ejemplo metoxi, etoxi, n—propoxi, 1-metiletoxi,
butoxi, 1-metilpropoxi, 2-metilpropoxi o 1,1-dimetiletoxi;

alcoxi C—Cq: alcoxi C;—C, como se menciondé antes, y también, por
ejemplo, pentoxi, l-metilbutoxi, 2—metilbutoxi, 3—metilbutoxi, 1,1-
dimetilpropoxi, 1,2-dimetilpropoxi, 2,2-dimetilpropoxi, 1-etilpropoxi,
hexoxi, 1-metilpentoxi, 2—-metilpentoxi, 3—metilpentoxi, 4-metilpentoxi,
1,1-dimetilbutoxi, 1,2—dimetilbutoxi, 1,3—dimetilbutoxi, 2,2—
dimetilbutoxi, 2,3—dimetilbutoxi, 3,3—dimetilbutoxi, l—etilbutoxi, 2-
etilbutoxi, 1,1,2-trimetilpropoxi, 1,2,2—{rimetilpropoxi, 1-etil-1-
metilpropoxi o 1—etil-2—metilpropoxi;

haloalcoxi C,—C,: un radical alcoxi C,—C4 como se menciond antes, que
estd parcialmente o total mente sustituido con fldor, cloro, bromo y/o

yodo, de preferencia con fluor, es decir, por ejemplo, OCH,F, OCHF,,
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OCF;, OCH,Cl OCHCI,, OCClIs, clorofluorometoxi, diclorofluorometoxi,
clorodifluorometoxi, 2—fluoroetoxi, 2—cloroetoxi, 2-bromoetoxi, 2-
yodoetoxi, 2,2—difluoroetoxi, 2,2,2-trifluoroetoxi, 2—cloro-2~-
fluoroetoxi, 2—cloro—2,2—difluoroetoxi, 2,2—dicloro—2—fluoroetoxi, 2,2,2—
tricloroetoxi, OC,Fs, 2—fluoropropoxi, 3—fluoropropoxi, 2,2
difluoropropoxi, 2,3—difluoropropoxi, 2—cloropropoxi, 3-cloropropoxi,
2,3—dicloropropoxi, 2-bromopropoxi, = 3-bromopropoxi, 3,3,3-
trifluoropropoxi, 3,3,3—tricloropropoxi, OCHy-C,Fs, OCF:-C,Fs, 1-
(CH,F)-2—fluoroetoxi, 1(CH,Cl)-2—cloroetoxi, 1{(CH;Br)-2~
bromoetoxi, 4—fluorobutoxi, 4-—clorobutoxi, 4-bromobutoxi o
nonafluorobutoxi;

haloalcoxi C,—Cg: haloalcoxi C,—C,; como se menciond antes, y también,
por ejemplo, S5—fluoropentoxi, S5—cloropentoxi, S—bromopentoxi, 5—
yodopentoxi, undecafluoropentoxi, 6—fluorohexoxi, 6—clorohexoxi, 6~
bromohexoxi, 6-yodohexoxi o dodecafluorohexoxi;

alqueniloxi: alquenilo como se menciond antes, adosado a través de un
dtomo de oxigeno, por ejemplo alqueniloxi C;—Csg, tal como viniloxi, 1--
propeniloxi, 2—propeniloxi, 1-metileteniloxi, 1-buteniloxi, 2-buteniloxi,
3-buteniloxi, 1-metil-1-propeniloxi, 2—-metil-1—propeniloxi, 1-metil-2-
propeniloxi, 2—metil-2—propeniloxi, 1—penteniloxi, 2-penteniloxi, 3
penteniloxi, 4—penteniloxi, 1-metil-1-buteniloxi, 2—-metil-1-buteniloxi,
3—-metil-1-buteniloxi, 1-metil-2-buteniloxi, 2—metil-2-buteniloxi, 3-
metil-2-buteniloxi, 1-metil-3-buteniloxi, 2-metil-3-buteniloxi, 3-
metil-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-propeniloxi, 1,2—dimetil-1-propeniloxi,
1,2—dimetil-2—propeniloxi, 1-etil-1-propeniloxi, 1-etil-2—propeniloxi,
1-hexeniloxi, 2-hexeniloxi, 3-hexeniloxi, 4-hexeniloxi, 5-hexeniloxi,

1-metil-1-penteniloxi, 2-metil-1-penteniloxi, 3—metil-1—penteniloxi,



4—metil-1-penteniloxi, 1-metil-2-penteniloxi, 2-metil-2—penteniloxi,
3—metil-2—penteniloxi, 4-metil2—penteniloxi, 1-metil-3—penteniloxi,
2-metil-3—penteniloxi, 3-metil-3—penteniloxi, 4-metil-3—penteniloxi,
1-metil-4—penteniloxi, 2-metil-4—penteniloxi, 3-metil-4—penteniloxi,
4—metil-4—penteniloxi, 1,1-dimetil-2—buteniloxi, 1,1-dimetil-3—-
buteniloxi, 1,2—dimetil-1-buteniloxi, 1,2-dimetil-2-buteniloxi, 1,2--
dimetil-3-buteniloxi, 1,3—dimetil-1-buteniloxi, 1,3—dimetil—2-
buteniloxi, 1,3—dimetil-3-buteniloxi, 2,2—dimetil-3-buteniloxi, 2,3-
dimetil-1-buteniloxi, 2,3—dimetil-2-buteniloxi, 2,3—dimetil-3—
buteniloxi, 3,3—dimetil-1-buteniloxi, 3,3—dimetil-2-buteniloxi, 1—etil-
1-buteniloxi, l-—etil-2-buteniloxi, 1-etil-3-buteniloxi, 2-etil-1-
buteniloxi, 2—etil-2-buteniloxi, 2—etil-3—buteniloxi, 1,1,2-trimetil-2—-
propeniloxi, 1-etil-1-metil-2—propeniloxi, 1—etil-2—metil-1—-propeniloxi
y 1—etil-2—metil-2—propeniloxi,

alquiniloxi: alquinilo como se mencioné antes, adosado a través de un
dtomo de oxigeno, por ejemplo alquiniloxi C;—Cs tal como 2-
propiniloxi, 2-butiniloxi, 3-butiniloxi, 1-metil-2—propiniloxi, 2~
pentiniloxi, 3—pentiniloxi, 4—pentiniloxi, 1-metil-2-butiniloxi, 1-metil-
3-butiniloxi, 2-metil-3-butiniloxi, 1—etil-2—propiniloxi, 2-hexiniloxi,
3—hexiniloxi, 4-hexiniloxi, S5-hexiniloxi, 1-metil-2—pentiniloxi, 1-
metil-3—pentiniloxi y similares;

alquileno: una cadena hidrocarbonada saturada lineal con 2 a 6 y en
particular 2 a 4 4tomos de carbono, tal como etano-1,2—diilo, propano-
1,3—diilo, butano-1,4—diilo, pentano—1,5—diilo o hexano—1,6—diilo;

un heterociclo de cinco o seis miembros saturado o parcialmente
insaturado que contiene uno, dos, tres o cuatro heteroitomos del

grupo que consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre como miembros
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del anillo: por ejemplo heterociclos mono y biciclicos (heterociclilo) que
contienen, ademés de los miembros del anillo de carbono, uno & tres
dtomos de nitrégeno y/o un dtomo de oxigeno o de azufre, o uno o dos
dtomos de oxigeno y/o de azufre, por ejemplo 2—tetrahidrofuranilo, 3—
tetrahidrofuranilo, 2—tetrahidrotienilo, 3—tetrahidrotienilo, 1-pirrolidinilo,
2—pirrolidinilo, 3-pirrolidinilo, 3—isoxazolidinilo, 4—isoxazolidinilo, 5—
isoxazolidinilo, 3—isotiazolidinilo, 4—isotiazolidinilo, 5—isotiazolidinilo,
3—pirazolidinilo, 4—pirazolidinilo, 5-pirazolidinilo, 2—oxazolidinilo, 4-
oxazolidinilo, S5-oxazolidinilo, 2-tiazolidinilo, 4-tiazolidinilo, 5—
tiazolidinilo, 2—-imidazolidinilo, 4-imidazolidinilo, 1,2,4—oxadiazolidin—
3-ilo, 1,2,4-oxadiazolidin—5—ilo, 1,2,4tiadiazolidin—3—ilo, 1,2,4-
tiadiazolidin—5—ilo, 1,2,4-triazolidin—3—-ilo, 1,3,4—oxadiazolidin—2-ilo,
1,3,4-tiadiazolidin—2-ilo, 1,3,4-triazolidin—2~ilo, 2,3—dihidrofur—2-ilo,
2,3—dihidrofur—3—ilo, 2,4—dihidrofur-2-ilo, 2,4-dihidrofur-3-ilo, 2,3~
dihidrotien—2—ilo, 2,3—dihidrotien—3-ilo, 2,4—dihidrotien—2-ilo, 2,4
dihidrotien-3—-ilo, 2-pirrolin-2—ilo, 2—pirrolin—3—ilo, 3—pirrolin—2-ilo,
3~pirrolin—3—ilo, 2—-isoxazolin—3—ilo, 3-isoxazolin—3—ilo, 4—isoxazolin—
3—-ilo, 2—-isoxazolin—4—ilo, 3—isoxazolin—4—ilo, 4—-isoxazolin—4—ilo, 2—-
isoxazolin-5-ilo, 3—isoxazolin—5—ilo, 4—isoxazolin—5-ilo, 2-isotiazolin—
3—ilo, 3—isotiazolin—3—ilo, 4—isotiazolin—3—ilo, 2—isotiazolin—4—ilo, 3—
isotiazolin—4—ilo, 4—isotiazolin—4—ilo, 2—isotiazolin—5—ilo, 3—isotiazolin—
5-ilo, 4—-isotiazolin~5—ilo, 2,3—dihidropirazol-1-ilo, 2,3—dihidropirazol—-
2-ilo, 2,3-dihidropirazol-3—ilo, 2,3-dihidropirazol4-ilo, 2,3-
dihidropirazol-5-ilo, 3,4—dihidropirazol-1-ilo, 3,4—dihidropirazol-3—ilo,
3,4—dihidropirazol-4-ilo, 3,4-dihidropirazol-5—ilo, 4,5-dihidropirazol—
l-ilo, 4,5-dihidropirazol-3—ilo, 4,5-dihidropirazol-4—ilo, 4,5-
dihidropirazol-5—-ilo, 2,3—dihidrooxazol-2—ilo, 2,3—dihidrooxazol-3—ilo,
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2,3—dihidrooxazol-4—ilo, 2,3—dihidrooxazol-5—ilo, 3,4—dihidrooxazol—2-
ilo, 3,4-dihidrooxazol-3—ilo, 3,4—dihidrooxazol—4-ilo, 3,4-
dihidrooxazol-5—ilo, 3,4—dihidrooxazol-2-ilo, 3,4—dihidrooxazol-3-ilo,
3,4-dihidrooxazol-4-ilo, 1-piperidinilo, 2-piperidinilo, 3—piperidinilo,
4-piperidinilo, 4-morfolinilo, 1,3—dioxan—5-ilo, 2—tetrahidropiranilo, 4-
tetrahidropiranilo, 2-tetrahidrotienilo, 3-hexahidropiridazinilo, 4-
hexahidropiridazinilo, 2-hexahidropirimidinilo, 4-hexahidropirimidinilo,
5-hexahidropirimidinilo, 2—piperazinilo, 1,3,5-hexahidrotriazin—2—ilo y
1,2,4-hexahidrotriazin—3—ilo y también los correspondientes radicales —
ilideno;

un heterociclo de siete miembros saturado o parcialmente insaturado
que contiene uno, dos, tres o cuatro heteroitomos del grupo que
consiste en oxigeno, nitrégeno y azufre como miembros del anillo: por
ejemplo heterociclos mono y biciclicos con anillos de 7 miembros que
contienen, ademis de los miembros del anillo carbonado, uno a fres
dtomos de nitrégeno y/o un dtomo de oxigeno o de azufre o uno o dos
dtomos de oxigeno y/o de azufre, por ejemplo tetra— y
hexahidroazepinilo, tal como 2,3,4,5-tetrahidro[1H]azepin—1—, —2—, —3—,
—4-, —5-, 46— o —7-ilo, 3,4,5,6-tetrahidro[2H]azepin—2—, —3—, 4—, —5—,
—6— 0 —7-ilo, 2,3,4,7—tetrahidro[ 1H}azepin—1—, -2—, 33—, 4, -5—,—6-0
—7-ilo, 2,3,6,7-tetrahidro[ 1H]azepin-1-, —2—, —3—, —4-, =5—, -6— 0 -7~
ilo, hexahidroazepin—1-, —2—, —3— 0 —4-ilo, tetra— y hexahidrooxepinilo,
tal como 2,3,4,5-tetrahidro[ 1 Hloxepin—2~, —3—, -4—, —5—, -6~ 0 —7-ilo,
2,3,4,7tetrahidro[ 1H]Joxepin— 2—, —3—, 4, —5—, -6— o0 —7-lo, 2,3,6,7-
tetrahidro[ 1H]joxepin—2—, —3—, —4—, -5—, —6— o0 ~7—ilo, hexahidroazepin—
1-, ~2—, -3~ o0 —4-ilo, tetra— y hexahidro—1,3—diazepinilo, tetra— y
hexahidro—1,4—diazepinilo, tetra— y hexahidro—1,3—oxazepinilo, tetra— y
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hexahidro—1,4—oxazepinilo, tetra— y hexahidro—1,3—dioxepinilo, tetra— y
hexahidro—1,4—dioxepinilo y los correspondientes radicales —ilideno;
un heterociclo aromético de cinco o seis miembros que contiene uno,
dos tres o cuatro heteroitomos del grupo que consiste en oxigeno,
nitrégeno y azufre: heteroarilo mono o biciclico, por ejemplo heteroarilo
de cinco miembros unido a través de un carbono y que contiene uno a
tres d4tomos de nitrégeno o uno o dos 4tomos de nitrégeno y un dtomo de
azufre o de oxigeno como miembros del anillo, tal como 2—furilo, 3-
furilo, 2-tienilo, 3-tienilo, 2—pirrolilo, 3—pirrolilo, 3—isoxazolilo, 4-
isoxazolilo, 5—-isoxazolilo, 3—isotiazolilo, 4-isotiazolilo, 5—isotiazolilo,
3—pirazolilo, 4-pirazolilo, 5—pirazolilo, 2-oxazolilo, 4—oxazolilo, 5-
oxazolilo, 2-tiazolilo, 4—tiazolilo, 5-tiazolilo, 2-imidazolilo, 4-
imidazolilo, 1,2,4—oxadiazol-3—ilo, 1,2,4-oxadiazol-5—lo, 1,2,4-
tiadiazol-3—ilo, 1,2,4-tiadiazol-5—lo, 1,2,4-triazol-3—-ilo, 1,3,4-
oxadiazol-2-ilo, 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y 1,3,4triazol-2-ilo; heteroarilo
de 5 miembros que se adosa a través de nitrégeno y contiene uno a tres
dtomos de nitrégeno como miembros del anillo, tales como pirrol—1-ilo,
pirazol-1-ilo, imidazol-1-ilo, 1,2,3—triazol-1-ilo y 1,2,4-triazol-1-ilo;
heteroarilo de 6 miembros que contiene uno a tres dtomos de nitrégeno
como miembros del anillo, tales como piridin—2-ilo, piridin-3-ilo,
piridin—4-ilo, 3-piridazinilo, 4-piridazinilo, 2-pirimidinilo, 4-
pirimidinilo, 5-pirimidinilo, 2—pirazinilo, 1,3,5triazin—2-ilo y 1,2,4-
triazin—3—ilo.

Desde el punto de vista del uso de los fungicidas, se prefieren los
compuestos de la férmula I, en donde las variables y X, A, W, R, R RY,
m y L independientemente entre si y en particular en combinacién son

como se define a continuacién.
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es halégeno, especialmente cloro, o alquilo C;—C,, especialmente
metilo, con particular preferencia halégeno y con muy particular
preferencia cloro;

es un enlace quimico o CHj, en particular un enlace quimico;

es oxigeno;

es hidrégeno o alquilo C,—Cs, o R! junto con R? forma un grupo
alquileno C,-Cs lineal o ramificado, en particular un grupo
alquileno C;—C,;

es alquilo C;~Cs, trifluorometilo o un grupo (CHz)—R™ ©* "k es
1 6 2 y R°es como se defini6 antes;

es hidrégeno;

es 1,2, 3 6 4, en particular 1,2 6 3;

es halégeno, ciano, alquilo C,—Cg, haloalquilo C—Cs, alcoxi C1—Cs

alcoxicarbonilo C;—Cs, en particular flGor, bromo, ciano, alquilo
C1—C4, haloalquilo C,—C,, alcoxi C,—C, o alcoxicarbonilo C,—C,,
de preferencia particular fldor, cloro, alquilo Ci—-C,, tal como
metilo o etilo, fluoroalquilo C,—C,, tal como trifluorometilo, alcoxi
C,-C,, tal como metoxi, o alcoxicarbonilo C,—C,;, tal como
metoxicarbonilo. Ademaés, se da preferencia a los compuestos I, en
donde al menos un grupo L se ubica en la posicién orto respecto
del punto de fijacién al esqueleto de triazolopirimidina.

En una forma de realizacién de preferencia, Y es un grupo O-R*,

en donde R* es como se defini6 antes. Aqui, R* es en particular alquilo

C,—C,, alcoxi C,—C4— alquilo C,—C; o alquenilo C;—C, y en particular H,

metilo, etilo, n—propilo, 2—-metoxietilo, 2—etoxietilo o 2—propenilo (=

alilo). En una forma de realizacién de mayor preferencia, Y es un grupo



O-R* 1 donde R4 junto con el radical R?, es un grupo alquileno C;~C,.

En otra forma de realizacién de preferencia, Y es un grupo N-
R°R®, en donde R?, R® son como se defini6 antes. Aquf, R’ es en particular
H, alquilo C,—C, o alquenilo C;—C, y en particular metilo, etilo, n—propilo
o n—propenilo. R®es en particular H, alquilo C;—C4 0 alquenilo C;~C; y en
particular H, metilo, etilo o n—propilo. R® y R® junto con el &tomo de
nitrégeno al que estan adosados también pueden formar un heterociclo de
nitrégeno saturado de S a 7 miembros, que opcionalmente tiene otro
heterodtomo seleccionado del grupo que consiste en O, S y N como
miembro del anillo y que opcionalmente lleva 1 a 4 grupos metilo: aqui
Y es 1-pirrolidinilo, 1-piperidinilo, 4-morfolinilo, 4-tiomorfolinilo o 4-
metilpiperazin—1—il. En una forma de realizacién de especial preferencia,
Y es un grupo N-R*R®, en donde R?, junto con el radical R?, es un grupo
alquileno C;~C, y R® es hidrégeno.

Entre los compuestos de la férmula I, se da particular preferencia a
aquellos, en donde el grupo fenilo sustituido con L, es el grupo de la

férmula

L4
L2 L3
# L2
L1

en donde # es el punto de unidn al esqueleto de triazolopirimidina y

L' es fldor, cloro, CH; 0 CF;;

| D Oy independientemente uno de otro son hidrégeno, cloro o flor, en
donde L* también puede ser NO;;

L es hidrégeno, flior, cloro, ciano, NO,, alquilo C,-C,,
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especialmente CHj, alcoxi C—C4, en especial OCHj3, o CO(A2 , en

donde A? es OH, alcoxi C;—Cs, en especial OCH;, NH,,

alquilamino C,—Cy; y
L’ es hidrégeno, flior, cloro o alquilo C;—Cs, en especial CH;.

Entre los compuestos I se da particular preferencia a aquellos, en
donde R' es hidrégeno o R' junto con R? forma un grupo lineal o
ramificado alquileno C;—Cg, en particular un grupo alquileno C;—C;
lineal. Aqui, R® es en particular hidrégeno.

También se da particular preferencia a los compuestos de la
férmula I, en donde R? es alquilo C;~Cs. Aqui, R’ es en particular
hidrégeno. En este caso, de modo similar, R' es en particular hidrégeno.

Entre ellos, se da preferencia a los compuestos de la férmula I, en
donde R’ es hidrogeno, W es oxigeno e Y es un grupo OR*! con los
significados aqui mencionados y en particular los significados preferidos,
y los radicales R' y R? corresponden a los de los siguientes aminoécidos:
prolina, écido pipecolinico, leucina, isoleucina, metionina, fenilalanina,
tirosina y valina. En otras palabras, el grupo de la férmula

o) R?
o A< R’
R*-0 !il

deriva de uno de los c—aminodcidos antes mencionados o un éster, en
particular un éster alquilo C,—C, un éster alquenilo C;—C,.

Otra forma de realizacién de preferencia de la invencidn se refiere
a compuestos I, en donde RZes un grupo (CHz)k—Rb, endondekes162
y R® es como se defini6 antes. Aqui, R’ es en particular hidrégeno. En

este caso, de modo similar, R' es en particular hidrégeno. Aqui, R° tiene
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en particular los siguientes significados: fenilo, 4-hidroxifenilo, 3,4—
dihidroxifenilo, imidazol4—ilo, indol-3—ilo, 5-hidroxindol-3—ilo,
alquiltio C,—C,, en especial S—-CHj, alcoxi C,~C, o alcoxicarbonilo C,—
Cs.

Si Y en la formula I es un grupo NR’RS, R’ y RS
independientemente uno de otro tienen los siguientes significados: H o
alquilo C,—C,4.

En los grupos OR’, SR, NR''R"?, C(O)OR", CONR"R" y
C(=N-R'9)NR"R", NHC(W)R'S, C(W)R!" y NR"R", las variables
tienen en particular los siguientes significados:

R’ es en particular H, alquilo C,—C,, C(O)H o alquilcarbonilo C,—Cq;

R’ esen particular H o alquilo C,-Cy;

R'"' y R"? es en particular H, alquilo C,~Cs, alquilcarbonilo C;~C, o
alquil(tiocarbonilo) C,—~C;. NR''R'? es en particular NH,, NHCH;,
NHC,Hs, N(CH,),, N(C;Hs)CH3;, NHC(O)CH; o NHC(O)H.

R" es en particular alquilo C,—C,.

R' es in particular H o alquilo C,—Ci.

R" es en particular H o alquilo C;~Cs.

R'€ es en particular H o alquilo C;~C.

Entre los ejemplos de compuestos de preferencia de la férmula I de
acuerdo con la invenci6én son los enantiomeros, listados en las tablas 1 a
60 siguientes, de las férmulas I-L y I-D, y también los racematos de la
férmula I-R, en donde los variables R', R%, R} e Y en cada caso tienen

juntos el significado dado en una de las hileras 1 a 814 de la tabla A:
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Tabla 1

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2—fluoro—6—<cloro y la combinacién de Y, R!, R? y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 2

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ln es 2,6—difluoro y la combinacién de Y, R, R? y R} para un compuesto
correspohde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 3

Compuestos de las féormulas I-D, I-L y [-R, en donde X es cloro,
L, es 2,6-dicloro y la combinacién de Y, R', R*y R’ para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 4 _

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ly es 2~-fluoro—6—metilo y la combinacién de Y, R', R? y R® para un

compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A



Tabla 5

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2,4,6-trifluoro y la combinacion de Y, R, R’y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 6

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2,6—difluoro—4-metoxi y la combinacién de Y, R, R? y R para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 7

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es pentafluoro y la combinacién de Y, R', R?y R’ para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
' Tabla 8

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Lmn es 2-metil<4—fluoro y la combinacién de Y, R!, R? y R para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 9

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2-triflucrometilo y la combinacién de Y, R', R? y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 10

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ly es 2-metoxi—6—fluoro y la combinacién de Y, R!, R? y R’ para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 11

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,

Ly es 2—cloro y la combinacién de Y, R', R? y R? para un compuesto



corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 12

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2—fluoro y la combinacién de Y, R', R* y R’ para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 13

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L es 2,4—difluoro y la combinacién de Y, R, R? y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 14

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ly, es 2—fluoro—4—cloro y la combinacién de Y, R!, R? y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 15

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L. es 2—cloro-4—fluoro y la combinacién de Y, R', R y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 16

Compuestos de las férmulas [-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es 2,3—difluoro y la combinacién de Y, R!, R?y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A
Tabla 17

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es 2,5-difluoro y la combinacién de Y, R', R’y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 18

Compuestos de las formulas [-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,



Ln, es 2,3,4-trifluoro y la combinacién de Y, R!, R? y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 19

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Lm, es 2—metilo y la combinacién de Y, R, R? y R? para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A. )
Tabla 20

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L, es 2,4-dimetilo y la combinacién de Y, R!, R?y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 21

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ln es 2-metil4—<cloro y la combinacion de Y, R!, R’y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 22

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ly es 2—fluoro—4—metilo y la combinacién de Y, R!, R* y R® para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 23

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Lp es 2,6—dimetilo y la combinacion de Y, R, R? y R} para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 24

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ln es 2,4,6-trimetilo y la combinacién de Y, R', R* y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.

Tabla 25
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Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
Ly es 2,6—difluoro—4—ciano y la combinacién de Y, R!, R? y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 26

Compuestos de las formulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es 2,6-difluoro—4—metilo y la combinacién de Y, R', R?y R® para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 27

Compuestos de las férmulas [-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es 2,6—difluoro-4-metoxicarbonilo y la combinacién de Y, R!, R?y
R’ para un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla
A
Tabla 28

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y [-R, en donde X es cloro,
L., es 2—trifluorometil-4—fluoro y la combinacién de Y, R', R’y R® para
un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 29

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L es 2—trifluorometil-5—fluoro y la combinacién de Y, R!, R? y R para
un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 30

Compuestos de las férmulas I-D, I-L y I-R, en donde X es cloro,
L., es 2-trifluorometil-5—cloro y la combinacién de Y, R!, R’y R’ para
un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 31

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L, es 2—fluoro—6—cloro y la combinacién de Y, R!, R? y R® para un



compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 32

Compuestos de las formulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L es 2,6—difluoro y la combinacién de Y, R', R?y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 33

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2,6—dicloro y la combinacion de Y, R!, R?y R} para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 34

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ly es 2—fluoro—6-metilo y la combinacién de Y, R', R*y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 35

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2,4,6-trifluoro y la combinacién de Y, R', R? y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 36

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L, es 2,6-difluoro—<4-metoxi y la combinacién de Y, R', Ry R’ para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 37

Compuestos de las formulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ly es pentafluoro y la combinacién de Y, R', R’y R? para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 38

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,

2



Lmn s 2—metil4—fluoro y la combinacion de Y, R!, R® y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 39

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L, es 2—trifluorometilo y la combinacién de Y, R!, R? y R® para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 40

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L. es 2—-metoxi—6—fluoro y la combinacién de Y, R, R? y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 41

Compuestos de las formulas [-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L, es 2—cloro y combinacién de Y, R!, R? y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 42

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2—flior y la combinacién de Y, R', R? y R® para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 43

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y [-R, en donde X es metilo,
Ly, es 2,4difliior y la combinacién de Y, R', Ry R? para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 44

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L es 2—fluoro—4—cloro y la combinacién de Y Y, R', R’y R para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.

Tabla 43

15



Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2—cloro-4-fltor y la combinacién de Y, R', R* y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 46

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L., es 2,3—difltior y la combinacién de Y, R', R*y R? para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 47

Compuestos de las férmulas [-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ly, es 2,5-difldior y la combinacién de Y, R!, Ry R? para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 48

Compuestos de las formulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2,3,4trifldor y la combinacién de Y, R', R? y R® para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 49

Compuestos de las formulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2—-metilo la combinacién de Y, R', R? y R} para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 50

Compuestos de las formulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2,4—dimetilo y la combinacién de Y, R', R? y R’ para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 51

Compuestos de las férmulas [-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L. es 2-metil-4—cloro y la combinacién de Y, R!, R? y R para un

compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
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Tabla 52

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L, es 2—fluoro4—metilo y la combinacién de Y, R', R* y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 53

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y [-R, en donde X es metilo,
L, es 2,6-dimetilo y la combinacién de Y, R!, Ry R’ para un compuesto
corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 54

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ly es 2,4,6-trimetilo y la combinacién de Y, R!, R y R para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 55

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ln es 2,6—difluoro—4—ciano y la combinacién de Y, R! R? y R} para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 56

Compuestos de las formulas I-L, [-D y I-R, en donde X es metilo,
L es 2,6-difluoro—4-metilo y la combinacién de Y, R', R*y R? para un
compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 57

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
Ly es 2,6-difluoro4-metoxicarbonilo y la combinacién de Y, R', Ry
R? para un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla
A.
Tabla 58

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
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L es 2-trifluorometil4—flGor y la combinacién de Y, R, R’y R} para
un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 59

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L. es 2-trifluorometil-5—flGor y la combinacién de Y, R', R?y R® para
un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.
Tabla 60

Compuestos de las férmulas I-L, I-D y I-R, en donde X es metilo,
L es 2-trifluorometil-5—cloro y la combinacién de Y, R!, R’y R® para

un compuesto corresponde en cada caso a una hilera de la tabla A.

Tabla A:

N° |R R’ R’ Y
1 H H H OH
2 |H Fenilo H OH
3 H CH;-Indol-3-ilo H OH
4 H CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OH
5 H CH;-(Imidazol-4-ilo) H OH
6 |H CH;-Fenilo H OH
7 |m CH,~(4-OH-Fenilo) H OH
8§ |H CH,-Ciclohexilo H OH
9 H CH; H OH
10 |H CH(CH;), H OH
11 |H CH,CH(CHs), H OH
12 {H CH(CH;)CH,CH; H OH
13 |H (S)-CH(CH,)CH,CHj H OH
14 [H (R)-CH(CH;)CH,CH, H OH
15 |H CH,;-SH H OH
16 |H CH,-CH;-SH H OH
17 |H CH,-SCH, H OH
18 |H CH,-CH,-SCH; H OH
19 |H CH,-CO-NH;, H OH
20 |H CH,;-CO-OH H OH
21 |H CH,-CO-OCH, H OH
22 |H CH;-CO-OC;H; H OH
23 |H CH,-CO-OCH(CH;); H OH




N° |R R? R’ Y

24 |H CH,-CO-OC(CHs)s H OH
25 |H CH;-CH,-CO-NH; H OH
26 |H CH,-CH,-CO-OH H OH
27 |H CH,-CH,-CO-OCH; H OH
28 |H CH,-CH;-CO-OC,H; H OH
29 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH;3); H OH
30 |H CH,-CH,-CO-OC(CH:); H OH
31 |H CH,-OH H OH
32 |H CH,-OCH; H OH
33 |H CH,-OCH(CH;), H OH
34 |H CH,-OC(CHs) H OH
35 |H CHCH;-OH H OH
36 |H CHCH;-OCH; H OH
37 |H CHCH;-OCH(CHs) H OH
38 |H CHCH;,-OC(CHs)s H OH
39 CH,CH,;CH, H OH
40 CH,CH(OH)CH, H OH
41 CH,CH,CH,CH; H OH
42 |H CH,CH;, OH
43 |H CH,CH,CH, OH
4 |H CH;CH,CH,CH, OH
45 |H CH,CH,CH,CH,CH, OH
46 |H H H OCH;
47 |H Fenilo H OCH;
48 |H CH,-Indol-3-ilo H OCH;
49 |H CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H OCH;
50 |H CHa~«(Imidazol-4-ilo) H OCH;
51 |H CH,-Fenilo H OCH;
52 |H CH,~(4-OH-Fenilo) H OCH;
53 |H CH,-Ciclohexilo H OCH,
54 |H CH, H OCH;
55 |H CH(CHs) H OCH;
56 |H CH,CH(CHs), H OCH;
57 |H CH(CH;)CH,CH, H OCH;
58 |H (S)-CH(CH;)CH,CH,3 H OCH;
59 |H (R)-CH(CH;)CH,CHj H OCH;
60 |H CH,-SH H OCH;
61 |H CH,-CH,-SH H OCH;
62 |H CH,-SCH, H OCH;




N |R! R’ R’ Y

63 |H CH,-CH,-SCH; H OCH,

64 |H CH;-CO-NH; H OCH,

65 |H CH,-CO-OH H OCH,

66 (H CH,;-CO-OCH; H OCH;

67 |H CH»-CO-OC;H; H OCH;

68 |H CH>-CO-OCH(CHj): H OCH;

69 |H CH>-CO-OC(CH;); H OCH;

70 |H CH;-CH;-CO-NH; H OCH;

71 |H CH:-CH;-CO-OH H OCHj;

72 |H CH,;-CH,-CO-OCH,; H OCH,

73 |H CH,;-CH,-CO-OC,H; H OCH,3

74 |H CH;-CH;-CO-OCH(CH;); H OCH;

75 |H CH,-CH,-CO-OC(CH3); H OCH;

76 |H CH,-OH H OCH;

77 |H CH,-OCH, H OCH;

78 |H CH,;-OCH(CH;); H OCH;

79 |H CH;-OC(CH;), H OCH,;

80 |H CHCH;-OH H OCH,

81 |H CHCH;3-OCH; H OCH,

82 |H CHCH;-OCH(CH3), H OCH,

8 |H CHCH;-OC(CH;)s H OCH,

84 CH.CH,CH; H OCH,

85 CH,CH(OH)CH, H OCH;

86 CH;CH.CH,CH, H OCH,;

87 |H CH,CH, OCH,

88 |H CH,CH,;CH; OCH;

89 |H CH,CH,;CH;CH; OCH;

9% |H CH,;CH,CH,;CH,CH, OCH;

91 |H H H OCH,CH,
92 |H Fenilo H OCH;CHj,
93 H CH:-IDdOl-3-i]0 H OCH;CH;
94 |H CH;-(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OCH,CH;
95 |H CH,-(Imidazol-4-ilo) H OCH;CH;
9% |H CH;-Fenilo H OCH;CHj;
97 |H CH;-(4-OH-Fenilo) H OCH;CH;
98 |H CH,-Ciclohexilo H OCH;CH;,
99 |H CH; H OCH,CH;
100 |H CH(CH;); H OCH,CH;,
101 |H CH,CH(CHj;); H OCH;CH,




N R R? R’ Y
102 |H CH(CH3)CH,CH, H OCH,CHs
103 |H (S)-CH(CH,)CH;CH, H OCH,CH,3
104 |H (R)-CH(CH,)CH,CH, H OCH,CH;
105 |H CH,-SH H OCH,CH;
106 |H CH,-CH;-SH H OCH,CH;
107 |H CH,-SCH; H OCH;CH;
108 |H CH,-CH,-SCH; H OCH;CH;
109 |H CH,-CO-NH; H OCH,CH;
110 |H CH,-CO-OH H OCH2CH;
111 |H CH,-CO-OCH;3 H OCH,CH;
112 |H CH,-CO-OC;H;s H OCH,CH;
113 |H CH,-CO-OCH(CH;); H OCH,CH;
114 |H CH;-CO-OC(CHs); H OCH,CH;,
115 |H CH,-CH,-CO-NH; H OCH;CH;
116 |H CH,-CH,-CO-OH H OCH,CH;
117 {H CH,-CH,-CO-OCH,4 H OCH;CH;
118 |H CH,-CH-CO-OC;H; H OCH,CH;
119 |H CH;-CH,-CO-OCH(CH3); H OCH,CH;
120 |H CH,-CH,-CO-OC(CHa); H OCH,CH,
121 |H CH,-OH H OCH;CH;
122 |H CH;-OCH; H OCH;CH,
123 [H CH;-OCH(CH;); H OCH;CH,
124 |H CH,-OC(CHy)s H OCH;CH;
125 |H CHCH;-OH H OCH,CH;
126 |H CHCH;-OCH; H OCH,CH;
127 |H CHCH;-OCH(CH;); H OCH,CH;
128 |H CHCH;-OC(CHs); H OCH,CH;
129 CH,;CH,CH; H OCH,CH;
130 CH,CH(OH)CH; H OCH,CH;
131 CH,CH,CH,CH; H OCH,;CH;
132 |H CH.CH; OCH;CHj;
133 |H CH,CH,CH; OCH,CH,
134 |H CH,CH,CH,CH, OCH;CH;
135 {H CH,CH,CH,CH;CH; OCH,CH,3
136 |H H H OCH,CH,CH;
137 |H Fenilo H OCH;CH,;CH;
138 |H CH,-Indol-3-ilo H OCH,CH,;CH;
139 |H CH,-(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OCH,CH;CH,
140 |H CH,-(Imidazol-4-ilo) H OCH,CH,CH,

433
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141 |H CH;-Fenilo H OCH,;CH,CH;
142 |H CH,-(4-OH-Fenilo) H OCH,CH;CH;
143 |H CH,-Ciclohexilo H OCH;CH;CH;
144 |H CH; H OCH;CH,CH;
145 |H CH(CH,) H OCH,CH,CH;
146 |H CH,CH(CHs), H OCH,CH,CHj
147 |H CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH;CH,
148 |H (S)-CH(CH;3)CH,CH, H OCH,;CH;CH;
149 (H (R)-CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH;CH;
150 |H CH;-SH H OCH,CH,CH;
151 |H CH,-CH,-SH H OCH:CH:CH;
152 |H CH,-SCH; H OCH,;CH,CH;
153 |H CH,;-CH;-SCH; H OCH.CH,CH;
154 |H CH,-CO-NH, H OCH,CH;CH;
155 |H CH,-CO-OH H OCH,CH,CH,
156 |H CH,-CO-OCH; H OCH,;CH;CH;
157 |H CH,-CO-OC,Hs H OCH,CH.CH;
158 |H CH,-CO-OCH(CHs), H OCH;CH;CH;
159 (H CH,;-CO-OC(CHj)s H OCH,CH,CH;
160 |H CH,;-CH,-CO-NH, H OCH,;CH,CH;
161 |H CH,-CH,-CO-OH H OCH,CH;CH;
162 |H CH,-CH,-CO-OCHjs H OCHCH;CH,
163 |H CH,-CH,-CO-OC;H; H OCH,CH,CH;
164 |H CH,-CH,-CO-OCH(CHs), H OCH,CH,CH;
165 [H CH;-CH,-CO-OC(CHs); H OCH,CH,CHj
166 |H CH,-OH H OCH;CH,CHj3
167 |H CH,-OCHj H OCH,CH;CH;
168 |H CH,-OCH(CH;), H OCH,CH,CH;
169 |H CH,-OC(CH3); H OCH,;CH,CH;
170 |H CHCH;-OH H OCH,CH;CH;
171 |H CHCH;-OCH; H OCH;CH;CH;
172 |H CHCH;-OCH(CH;) H OCH,CH;CH;
173 |H CHCH;-OC(CH,), H OCH,CH,CH;
174 CH,CH,CH, H OCH;CH;CH;,
175 CH,CH(OH)CH, H OCH.CH;CH;
176 CH,CH;CH,;CH; H OCH,CH;CH;
177 |H CH,CH, OCH,CH;CH;
178 |H CH,CH,CH, OCH;CH;CH;
179 |H CH,CH,CH;CH, OCH;CH,CH;
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180 |H CH:CH,CH,CH;CH> OCH,CH,CH,

181 |H H H OCH;CH;0CH;
182 |H Fenilo H OCH,;CH;OCH,
183 |H CH:-Indol-3-ilo H OCH,CH,0CH,
184 |H CHz<(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OCH,CH;OCH;
185 |H CH;«(Imidazol 4-ilo) H OCH,CH,0CH;
186 |H CH,-Fenilo H OCH;CH,OCH;3
187 |H CH~(4-OH-Fenilo) H OCH;CH,0CH;
188 |H CH;-Ciclohexilo H OCH;CH,OCH,
189 |H CH, H OCH,;CH,0CH;
190 [H CH(CH:); H OCH,CH;OCH;
191 [H CH;CH(CHs), H OCH,CH,OCH,
192 |H CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH,OCH,
193 |H (S)-CH(CH3)CH2CHj, H OCH;CH,0CH;
194 |H (R)-CH(CH,)CH;CH; H OCH;CH,0CH,
195 |H CH,-SH H OCH:CH,0CH;
196 |H CH,-CH,-SH H OCH;CH;0CH;
197 |H CH;-SCH; H OCH;CH,0CH;
198 |H CH,-CH,-SCH; H OCH;CH,OCH,
199 |H CH,-CO-NH; H OCH;CH;OCH;
200 |H CH;-CO-OH H OCH,CH,OCH,
201 |H CH,-CO-OCH; H OCH;CH;0CH;
202 |H CH2-CO-OC;H;s B OCH,CH,0OCH;3
203 |H CH,-CO-OCH(CHa); H OCH;CH;OCH;,
204 |H CH,-CO-OC(CHx) H OCH,CH;0CH,
205 |H CH,-CH,-CO-NH; H OCH;CH;OCH,
206 |H CH,-CH;-CO-OH H OCH,CH;OCH,
207 |H CH,-CH,-CO-OCH; H OCH;CH,OCH;
208 |H CH,-CH;-CO-OC,Hs H OCH;CH,OCH,
209 |H CH;-CH;-CO-OCH(CHs); H OCH;CH;0OCH,
210 [H CH,-CH,-CO-OC(CH), H OCH,CH;OCH,;
211 |H CH,-OH H OCH;CH;OCH;
212 |H CH,;-OCH; H OCH,CH,OCH,
213 |H CH,-OCH(CH;); H OCH,CH;OCH,
214 |H CH;-OC(CH,); H OCH;CH;OCH;
215 |H CHCH;-OH H OCH;CH,0CH,
216 |H CHCH;-OCHj; H OCH,CH,OCH;
217 [H CHCH;-OCH(CH3), H OCH,CH;0CH,;
218 [H CHCH;-OC(CHj), H OCH,CH;OCH;
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219 CH,CH,CH; H OCH,;CH,;0CH,
220 CH,CH(OH)CH, H OCH;CH,0CH;,
221 CH,CH,CH,CH; H OCH,CH;0CH,
222 |H CH,CH, OCH,CH;0CH,
223 |H CH;CH,CH; OCH,CH,0CH;
224 |H CH,CH,CH;CH, OCH,CH;OCH,
225 |H CH,CH,CH,CH;CH; OCH,CH;OCH,
226 |H H H OC(CH;);

227 |H Fenilo H OC(CH;);

228 {H CH;-Indol-3-ilo H OC(CH,)

229 |H CH,<(5-Ridroxiindol-3-ilo) |H OC(CH;);

230 |H CHa~(Imidazol-4-ilo) H OC(CHs);

231 |H CHa-Fenilo H OC(CH;);
232 |H CH,-(4-OH-Fenilo) H OC(CH;);

233 |H CH,-Ciclohexilo H OC(CH3);
234 |H CH; H OC(CH)s

235 |H CH(CH,), H OC(CH:3)
236 |H CH,CH(CH.), H OC(CH;);

237 {H CH(CH;)CH,CH; H OC(CHs);

238 |H (S)-CH(CH;)CH,CH; H OC(CH; )

239 (H (R)-CH(CH3)CH,CH, H OC(CH:)

240 |H CH,-SH H OC(CHy)

241 |H CH,-CH,-SH H OC(CH:)s
242 |H CH,-SCH; H OC(CH:)

243 |H CH;-CH,-SCH; H OC(CH:)

244 |H CH,-CO-NH, H OC(CHa);

245 |H CH,-CO-CH H OC(CH;):

246 |H CH;-CO-OCH; H OC(CH;);

247 |H CH,-CO-OC,H; H OC(CH;3);

248 |H CH,-CO-OCH(CH,), H OC(CH;);

249 |H CH,-CO-OC(CH;); H OC(CH;)s

250 |H CH,-CH,-CO-NH; H OC(CHj)s

251 |H CH,-CH;-CO-OH H OC(CH;);
252 |H CH,-CH,-CO-OCH; H OC(CH:;)

253 |H CH,-CH,-CO-OC,;H; H OC(CH;)
254 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH3), H OC(CH;)

255 |H CH;-CH,-CO-OC(CHa)s H OC(CH:)
256 {H CH,;-OH H OC(CH;)

257 |H CH,-OCHj, H OC(CH:)s
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258 |H CH,-OCH(CH,); H OC(CH3)3
259 |H CH,-OC(CHs) H OC(CH3);
260 |H CHCH,;-OH H OC(CHa)
261 |H CHCH,;-OCH; H OC(CHa)s
262 |H CHCH;-OCH(CHs), H OC(CH:):
263 |H CHCH;-OC(CHj); H OC(CH:)
264 CH,CH,;CH; H OC(CH:)
265 CH,CH(OH)CH; H OC(CHs)s
266 CH,CH,CH;CH; H OC(CH;);
267 |H CH,CH, OC(CH:);
268 |H CH,CH,CH, OC(CH:);
269 |H CH,CH,CH,CH; OC(CHs)s
270 |H CH,CH,CH,CH,CH, OC(CH:)
271 |H H H OCH(CHs),
272 |H Fenilo H OCH(CHs)
273 |H CH;-Indol-3-ilo H OCH(CHs)
274 |H CH,«(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H OCH(CH;)
275 |H CH,~(Imidazol-4-ilo) H OCH(CHs),
276 |H CH,-Fenilo H OCH(CHs),
277 |H CH,~(4-OH-Fenilo) H OCH(CH;)
278 |H CH,-Ciclohexilo H OCH(CHs)
279 |H CH, H OCH(CHa),
280 |H CH(CHs) H OCH(CH3)
281 |H CH,CH(CH:), H OCH(CH;)
282 |H CH(CH,)CH,CH, H OCH(CH:)
283 |H (S)-CH(CH3)CH,CH, H OCH(CH3)»
284 |H (R)-CH(CH;)CH,CH; H OCH(CHs).
285 |H CH,-SH H OCH(CH;),
286 |H CH,-CH;-SH H OCH(CH;)
287 |H CH,-SCH; H OCH(CHs)
288 |H CH,-CH,-SCHj H OCH(CH;)
289 |H CH,-CO-NH; H OCH(CHs),
290 |H CH,-CO-OH H OCH(CHs)
291 |H CH,-CO-OCH; H OCH(CHs),
292 |H CH,-CO-OC,Hs H OCH(CHs),
293 |H CH,-CO-OCH(CH,), H OCH(CH;),
294 |H CH,-CO-OC(CH3): H OCH(CHjy),
295 |H CH,-CH,-CO-NH; H OCH(CHj),
296 |H CH,-CH,-CO-OH H OCH(CHs),
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297 |H CH,-CH;-CO-OCH, H OCH(CHs),
298 |H CH,-CH,-CO-OC;H:; H OCH(CH;)
299 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH;), H OCH(CH;),
300 |H CH,-CH,-CO-OC(CHs); H OCH(CH;s),
301 |H CH,-OH H OCH(CHs)
302 |H CH,-OCH;,3 H OCH(CH;),
303 |H CH,-OCH(CH;), H OCH(CHs)
304 (H CH,;-OC(CH;) H OCH(CH;),
305 |H CHCH;-OH H OCH(CHs)
306 |H CHCH;-OCH; H OCH(CHs)
307 |H CHCH;-OCH(CH;), H OCH(CHs),
308 |H CHCH;-OC(CHj3) H OCH(CHs),
309 CH,CH,CH, H OCH(CH;),
310 CH,CH(OH)CH, H OCH(CH;)
311 CH,CH,CH,CH, H OCH(CHs),
312 |H CH,;CH, OCH(CH;);
313 |H CH,CH,CH; OCH(CH;),
314 |H CH,CH,CH;CH, OCH(CH;),
315 |H CH,CH;CH,CH;CH, OCH(CH.),
316 |H H H OCH,CH=CH,
317 |H Fenilo H OCH,CH=CH,
318 |H CH,-Indol-3-ilo H OCH,CH=CH,
319 |H CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) {H OCH,CH=CH,
320 |H CH,-(Imidazol-4-ilo) H OCH,CH=CH,
321 |H CH,-Fenilo H OCH,CH=CH,
322 |H CH,~(4-OH-Fenilo) H OCH,CH=CH,
323 |H CH,-Ciclohexilo H OCH;CH=CH,
324 |H CH; H OCH,CH=CH,
325 |H CH(CH;) H OCH,CH=CH,
326 (H CH,CH(CH;) H OCH,CH=CH,
327 |H CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH=CH,
328 |H (S)-CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH=CH,
329 |H (R)-CH(CH,)CH,CH, H OCH,CH=CH,
330 |H CH,-SH H OCH,CH=CH,
331 |H CH,-CH,-SH H OCH,CH=CH,
332 |H CH,-SCH; OCH,CH=CH,
333 |H CH,-CH,-SCH; H OCH,CH=CH,
334 |H CH,-CO-NH, H OCH,CH=CH,
335 |H CH,-CO-OH H OCH,CH=CH,
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336 |H CH,-CO-OCH; H OCH,CH=CH,
337 |H CH,-CO-OC;H; H OCH,CH=CH,
338 |H CH,-CO-OCH(CHa) H OCH,CH=CH,
339 |H CH,-CO-OC(CH)s H OCH,;CH=CH,
340 |H CH,-CH,-CO-NH; H OCH,CH=CH;
341 |H CH,-CH,-CO-OH H OCH,CH=CH,
342 |H CH,-CH,-CO-OCH; H OCH,CH=CH,
343 |H CH,-CH,-CO-OC;H; H OCH,CH=CH,
344 |H CH,-CH,-CO-OCH(CHs); H OCH,CH=CH,
345 |H CH,-CH,-CO-OC(CHa)s H OCH,CH=CH,
346 |H CH,-OH H OCH,CH=CH,
347 |H CH,-OCHj, H OCH,CH=CH,
348 |H CH,-OCH(CH3), H OCH,CH=CH,
349 |H CH,-OC(CHs); H OCH,CH=CH,
350 |H CHCH;-OH H OCH,CH=CH,
351 |H CHCH;-OCH; H OCH;CH=CH,
352 |H CHCH;3-OCH(CH;), H OCH,CH=CH,
353 |H CHCH;-OC(CH;); H OCH,CH=CH,
354 CH,CH,CH, H OCH,CH=CH,
355 CH,CH(OH)CH, H OCH,CH=CH,
356 CH,CH,CH;CH, H OCH,CH=CH,
357 |H CH;CH; OCH,CH=CH,
358 |H CH,CH,CH; OCH,CH=CH;
359 |H CH,CH,CH,CH; OCH;CH=CH,
360 |H CH,CH,CH,CH,CH, OCH,CH=CH,
361 |H H H NHCH,3

362 |H Fenilo H NHCH,3

363 |H CH_-Indol-3-ilo H NHCH;

364 |H CH,«(5-Hidroxiindol-3-ilo) {H NHCH;

365 |H CH,~(Imidazol-4-ilo) H NHCH;

366 |H CH;z-Fenilo H NHCH;

367 |H CH,~(4-OH-Fenilo) H NHCH;

368 |H CH,-Ciclohexilo H NHCH;

369 |H CH, H NHCH;

370 |H CH(CH;), H NHCH,

371 |H CH.CH(CH;), H NHCH,

372 |H CH(CH;)CH,CHj H NHCH;

373 |H (S)-CH(CH,)CH,CH, H NHCH;

374 |H (R)-CH(CH,)CH,CH; H NHCH,
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375 |H CH,-SH H NHCH;
376 |H CH,-CH;-SH H NHCH;
377 |H CH,-SCH; H NHCH;
378 |H CH,-CH,-SCH; H NHCHj
379 |H CH;-CO-NH, H NHCH;
380 |H CH,-CO-OH H NHCH,
381 |H CH,-CO-OCH; H NHCH;3
382 (H CH,-CO-OC;H; H NHCH,
383 |H CH,-CO-OCH(CHs), H NHCH;
384 |H CH,-CO-OC(CH3)s H NHCH,3
385 |H CH,-CH,-CO-NH, H NHCH,
386 |H CH,-CH,-CO-OH H NHCH;
387 |H CH,-CH,-CO-OCHj H NHCH;
388 |H CH,-CH,-CO-OC;H; H NHCH,;
389 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH:). |H NHCH,
390 |H CH,-CH,-CO-OC(CH;); H NHCH;
391 [H CH,-OH H NHCH;
392 |H CH,-OCH; H NHCH;
393 |H CH,-OCH(CHs), H NHCH;
394 |H CH,-OC(CH;)s H NHCH;
395 |H CHCH;-OH H NHCH;
396 |H CHCH;-OCH, H NHCH;
397 (H CHCH;-OCH(CH;), H NHCH;
398 (H CHCH;-OC(CHs)s H NHCH;
399 CH,CH,CH, H NHCH,
400 CH,CH(OH)CH; H NHCH;
401 CH,CH,CH,CH, H NHCH;
402 |H CH,CH, NHCH;
403 |H CH,CH,CH, NHCH,
404 |H CH;CH,CH,;CH; NHCH;
405 |H CH,CH,CH,CH,CH, NHCH;
406 |CH; H H OCH,
407 |CH, Fenilo H OCH,
408 |CH; CH,-Indol-3-ilo H OCH;
409 |CH;, CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H OCH,
410 |CH, CH,-(Imidazol4-ilo) H OCH,
411 |CHs CH,-Fenilo H OCH;
412 |CH; CH;-(4-OH-Fenilo) H OCH;
413 |CH; CH,-Ciclohexilo H OCH,
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414 |CH CH, H OCH,
415 |CHs CH(CH;), H OCH;
416 |CHs CH,;CH(CH;), H OCH;
417 |CHs CH(CH;)CH,;CH; H OCH;
418 |CHs (S)-CH(CH;)CH,CHj H OCH;
419 |CH; (R)-CH(CH,;)CH,CH3 H OCH;
420 |CH; CH,-SH H OCH;
421 |CHs CH,-CH;-SH H OCH,
422 |CH, CH;-SCH, H OCH;,
423 |CH; CH;-CH,-SCH; H OCH,
424 |CHy CHz-CO-NH; H OCH;
425 |{CH, CH;-CO-OH H OCH,;
426 |CH;, CH;-CO-OCH; H OCH;
427 |CH; CH,-CO-OC;H; H OCH,
428 |CH; CH,-CO-OCH(CH;) H OCH;
429 |CH; CH,-CO-OC(CHy); H OCH;
430 |CH; CH,-CH,;-CO-NH, H OCH,
431 |CH; CH,-CH,-CO-OH H OCH,
432 |CH; CH2-CH,-CO-OCH; H OCH,
433 |CH, CH;-CH,;-CO-OC,Hs H OCH,
434 |CHs CH,-CH,;-CO-OCH(CHs), H OCH,
435 |CHs CH,-CH,-CO-OC(CHj)s H OCH,
436 |CH; CH,;-OH H OCH,;
437 |CH;3 CH2-OCH, H OCHj;
438 |CH, CH,-OCH(CH;); H OCH;
439 |CH; CH;-OC(CH;); H 0CH3
440 |CH; CHCH,;-OH H OCH;
441 |CH; CHCH;3-OCH; H OCH;
442 |CH, CHCH;-OCH(CH,); H OCH;
443 |CH, CHCH,-OC(CH3)s H OCH;
444 | CH, CH;CH; OCH;
445 |CH, CH,;CH;CH; OCH,;
446 |CH, CH,CH,;CH,CH, OCH;
447 CHJ CHzCHzCHzCHzCHz OCH3
448 |CH; H H OCH,CH;
449 |CH; Fenilo H OCH,CH,
450 |CH, CH;-Indol-3-ilo H OCH;CH;3
451 |CHs CH,<(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OCH;CH,
452 |CHs CHz~(Imidazol-4-ilo) H OCH.CH,
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453 |CH; CH;-Fenilo H OCH;CH3;
454 |CH; CH;~<(4-OH-Fenilo) H OCH,CH,
455 |CHs CH;-Ciclohexilo H OCH,CHj,3
456 |CH, CH; H OCH,CH;
457 |CHs  |CH(CH:), H OCH,CH;
458 [CH;  [CH,CH(CHs) H OCH,CH;
459 |CHy  [CH(CH:;)CH,CH; H OCH,CH;
460 |CH, (S)-CH(CH3)CH;CHj, H OCH,CH;
461 CH3 (R)-CH(CH;)CH:CH; H OCHQCI'I;
462 |CH, CH,-SH H OCH,CHj;
463 |CH, CH,-CH,;-SH H OCH,CH;
464 |CH, CH;-SCH; H OCH,CH;
465 |CHs CH;-CH,-SCH; H OCH;CH;
466 |CHs CH,-CO-NH; H OCH>CH;
467 |CH, CH;-CO-OH H OCH,CH,
468 |CH CH,-CO-OCH, H OCH,CH;3
469 |CH, CH3-CO-OC;Hs H OCH,CH;
470 |CH CH;-CO-OCH(CH;), H OCH,CH;
471 [CH CH-CO-OC(CH3)s H OCH,;CH,
472 |CH3 CH,-CH;-CO-NH; H OCHxCH;
473 (CHs CH,-CH,-CO-OH H OCHxCH;
474 |CH, CH>-CH,-CO-OCH; H OCH;CH;
475 |CHs CH,-CH;-CO-0OC;H;s H OCH,CH,
476 |CH, CH>-CH;-CO-OCH(CH3): H OCH;CH;3
477 |CHs CH>-CH,-CO-OC(CHs)s H OCH,CH,4
478 |CH, CH;-OH H OCH,;CH;
479 |CH; CH,-OCH, H OCH,CH;
480 (CH, CH>-OCH(CH;3)x H OCH,CH;
481 CHS CH;-OC(CH;;); H 0CH1CH3
482 |CH, CHCH;-OH H OCH,CH;
4383 |CH; CHCH;-OCH; H OCH,;CH;,3
4384 |CH; CHCH;-OCH(CH,), H OCH,CH,
485 (CH, CHCH,-OC(CH;); H OCH,CH;,3
486 |CHs CH,CH, OCH,CH;
487 |CH, CH,CH.CH; OCH,CH;
488 |CH; CH;CH,;CH,;CH; OCH,CH;,4
489 |CH, CH;CH,CH.CHa.CH; OCH,;CH,;
490 [CHs [H H OC(CHy);
491 |CHs  |Fenilo H OC(CHa)s
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492 |CH; CHz-Indol-3-ilo H OC(CH3)s
493 |CH; CH;-(5-Hidroxiindol-3-ilo) H OC(CHas);
494 [CHs  |CH,~(Imidazol-4-ilo) H OC(CH3);
495 |CH; CH;-Fenilo H OC(CH;)3
496 [CHs | CHy{(4-OH-Fenilo) H OC(CH;);
497 [CHs | CH,-Ciclohexilo H OC(CH:);
498 | CH, CH, H OC(CH;);
499 [CH;  |CH(CH:) H OC(CHa);
500 |CHs CH,CH(CH;), H OC(CHs)s
501 |CH; CH(CH;)CH2CH, H OC(CH,)s
502 |CH; | (S)-CH(CH;)CH,CH; H OC(CH3);
503 |CHs (R)-CH(CH3)CH,CH;,3 H OC(CH3)s
504 |CH; |CH,-SH H OC(CH,);
505 |CH; CH,-CH,-SH H OC(CH3)
506 |CH; CH,-SCH; H 0C(CH3);|
507 |CH; CH,-CH,-SCH; H OC(CH3);
508 |CH;s CH;-CO-NH, H OC(CH3)
509 |CH; CH,-CO-OH H OC(CH;)s
510 [CHi  |CH,-CO-OCH, H OC(CH;);
511 |CH; CH>-CO-0OC,H; H OC(CHs)
512 |CH, CH,-CO-OCH(CHj;), H OC(CH,);
513 |CH; CH,-CO-OC(CH3)3 H OC(CH;);
514 |CH;s  |CH;-CH»-CO-NH, H OC(CHa)s
515 |CH, CH,-CH,-CO-OH H OC(CHs)s
516 |CHs CH,-CH,-CO-OCHs; H OC(CH3)
517 |CHs | CH;-CH2-CO-OC,H; H OC(CH:);
518 |CH, CH,-CH>-CO-OCH(CH;) H OC(CH;);
519 |CH, CH;-CH,-CO-OC(CHj)s H OC(CHs)s
520 {CH, CH;-OH H OC(CHj3)s
521 [CH; CH,-OCH,; H OC(CH;);
522 |CHs CH;-OCH(CHjy), H OC(CH3)s
523 |CHs  |CH;-OC(CH;) H OC(CH:);
524 |CHs  |CHCH,-OH H OC(CHa);
525 [CHi |CHCH;-OCH, H OC(CH;)s
526 [CHs |CHCH;-OCH(CHs) H OC(CHy)s
527 [CHs  |CHCH;-OC(CHs), H OC(CH;),
528 [CH, CH;CH; 0C(CH3)3
529 |CH, CH,CH,CH, OC(CH3)
530 |CH; CH,CH,CH,CH, OC(CHs)s
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531 |CH, CH,CH,CH,CH,CH, OC(CHs)
532 |CH; H H OCH,CH=CH,
533 |CH, Fenilo H OCH,CH=CH,
534 |CH; CH;-Indol-3-ilo H OCH,CH=CH,
535 |CH;, CH,<(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H OCH,CH=CH,
536 |CH, CH,<(Imidazol-4-ilo) H OCH,CH=CH,
537 |CHs CH,-Fenilo H OCH,CH=CH,
538 |CH, CH,-(4-OH-Fenilo) H OCH,CH=CH,
539 |CH, CH,-Ciclohexilo H OCH,CH=CH;,
540 |CH, CH, H OCH,CH=CH,
541 |CH, CH(CHj;), H OCH,CH=CH,
542 |CH, CH,CH(CH3), H OCH,CH=CH;,
543 {CH, CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH=CH,
544 |CH; (S)-CH(CH;)CH,CH; H OCH.CH=CH,
545 |CH; (R)-CH(CH;)CH,CH; H OCH,CH=CH,
546 |CH; CH;-SH H OCH,CH=CH,
547 |CH, CH,-CH,-SH H OCH,CH=CH,
548 |CH; CH,-SCH; H OCH,CH=CH,
549 |CH; CH,-CH,-SCH;,3 H OCH,CH=CH,
550 |CH; CH,-CO-NH, H OCH,CH=CH,
551 |CH, CH,-CO-OH H OCH,CH=CH,
552 |CH; CH,-CO-OCH; H OCH,CH=CH,
553 [CH; CH,-CO-OC;H; H OCH,CH=CH,
554 |CH, CH;-CO-OCH(CH;); H OCH,CH=CH,
555 |CH; CH,-CO-OC(CH,), H OCH,CH=CH;,
556 |CH; CH,-CH,-CO-NH; H OCH;CH=CH;
557 |CH; CH,-CH,-CO-OH H OCH,CH=CH,
558 |CH; CH,-CH,-CO-OCH;,3 H OCH,;CH=CH;
559 |CH; CH,-CH,-CO-0OC;H; H OCH,CH=CH;
560 |CH, CH,-CH,-CO-OCH(CHs), H OCH,CH=CH;
561 |CH, CH,-CH,-CO-OC(CH;) H OCH,CH=CH,
562 |CH; CH;-OH H OCH,;CH=CH;
563 |CH, CH,-OCH; H OCH,CH=CH;
564 |CH; CH,;-OCH(CH,), H OCH,CH=CH,
565 |CH; CH,-OC(CH;)s H OCH,CH=CH;
566 |CH; CHCH;-OH H OCH,CH=CH,
567 |CH CHCH;-OCH;,3 H OCH,CH=CH,
568 |CH, CHCH;-OCH(CHj3), H OCH,CH=CH,
569 |CH; CHCH;-OC(CH»); H OCH,CH=CH,
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570 |CH; CH,CH, OCH,CH=CH,
571 |CHs CH,CH,CH, OCH;CH=CH;
572 |CH, CH,CH,CH,CH; OCH;CH=CH,
573 |CHs CH,CH,CH,CH,CH; OCH;CH=CH,
574 {CH, H H NHCH;

575 |CH, Fenilo H NHCH;

576 |CHs CH,-Indol-3-ilo H NHCH;

577 |CH, CH,<(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H NHCH;3

578 |CH, CH;<(Imidazol-4-ilo) H NHCH,3

579 {CH, CH,-Fenilo H NHCH;3

580 {CHs CH;~(4-OH-Fenilo) H NHCH;

581 |CH, CHa-Ciclohexilo H NHCH;

582 {CHy CH, H NHCH;

583 |CHs CH(CHs), H NHCH;

584 |CH; CH,CH(CHs), H NHCH;

585 |CHj CH(CH;)CH,CH, H NHCH;

586 |CHs (S)-CH(CH;)CH,CH; H NHCH;3

587 |CHs (R)-CH(CH3)CH,CH; H NHCH;

588 |CH; CH,-SH H NHCH,

589 |CH; CH,-CH,-SH H NHCH;

590 |CHj CH,-SCH; H NHCH;

591 |CH; CH,-CH,-SCH; H NHCH;

592 |CH;s CH,-CO-NH, H NHCH;

593 |CH; CH,-CO-OH H NHCH;

594 |CH, CH,-CO-OCH; H NHCH,;

595 |CH, CH,-CO-OC;H; H NHCH;

596 |CHs CH,-CO-OCH(CH;), H NHCH;

597 |CH, CH,-CO-OC(CHs)3 H NHCH;

598 |CHs CH,-CH,-CO-NH; H NHCH,

599 |CHs CH,-CH,-CO-OH H NHCH;

600 |CHs CH,-CH,-CO-OCH; H NHCH,

601 |CH; CH,-CH,-CO-OC,H; H NHCH;

602 |CHs CH,-CH,-CO-OCH(CH;), H NHCH,;

603 |CH; CH,-CH,-CO-OC(CHa); H NHCH;

604 |CH; CH>-OH H NHCH;

605 |CHs CH,-OCH; H NHCH;

606 |CHs CH,-OCH(CH:), H NHCH;

607 |CHs CH,-OC(CH;)s H NHCH;

608 |CH; CHCH,-OH H NHCH;
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609 |CH; CHCH;-OCH; H NHCH;
610 |CH; CHCH;-OCH(CH3), H NHCH;
611 |CH; CHCH;-OC(CH3z) H NHCH;
612 (CHs CH,CH, NHCH;
613 |CH; CH,CH;CH, NHCH;
614 |CH; CH;CH;CH;CH; NHCH;
615 CHS CH:CH;CH;CH:CH: NI'ICH3
616 |CH; H NHCH;
617 |H H CH,CH,O *

618 |H H CH;CH,CH,O *

619 |H H CH;CH;CH,CH;O *
620 |[H H CH,CH,NH *

621 ([H H CH,CH;CH;NH *

622 |H H CH;CH;CH,CH;NH *
623 |H H CH,CHaNCH; *

624 |H H CH,CH,CH;NCH; *
625 |H H CH,CH,CH,CH;NCH, *
626 |CH; H CH;CH,O *

627 |CH; H CH,CH,CH;O *

628 |CH, H CH,CH,CH,;CH,0 *
629 |CH, H CH,CH;NH *

630 |CH; H CH,CH,;CH;NH *

631 |CH;, H CH,CH,CH,CH,NH *
632 {CH, H CH,CH2NCH, *

633 |CH, H CH;CH;CH,NCH; *
634 [CH; H CH,CH,CH,CH,;NCH,; *
635 |H H H N(CHy)
636 |H Fenilo H N(CH3)
637 |H CH;-Indol-3-ilo H N(CHx)
638 |H CH,-(5-Hidroxiindol-3-ilo) H N(CH;),
639 |H CH;-(Imidazol-4-ilo) H N(CH: »
640 |H CH;-Fenilo H N(CHy),
641 |H CH,+(4-OH-Fenilo) H N(CH;)
642 |H CH,-Ciclohexilo H N(CH,),
643 |H CH; H N(CH;),
644 |H CH(CH;3); H N(CH;)2
645 |H CH;CH(CH,), H N(CHj3),
646 |H CH(CH;3)CH,CH,3 H N(CHy),
647 |H (S)-CH(CH;)CH;CHj H N(CH;3);
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648 [H (R)-CH(CH,)CH;CHj H N(CH;)
649 |H CH,;-SH H N(CHs);
650 |H CH;-CH;-SH H N(CH:)

651 |H CH;-SCH; H N(CH3)
652 |H CH,-CH,-SCH; H N(CHs),
653 |H CH,-CO-NH, H N(CH:),
654 |H CH,-CO-OH H N(CH:);
655 |H CH,-CO-OCH;j H N(CH:),
656 |H CH,-CO-OC;H; H N(CH3),
657 |H CH,-CO-OCH(CH:), H N(CHs),
658 |H CH,-CO-OC(CHs) H N(CH:),
659 |H CH,-CH,-CO-NH; H N(CH:),
660 |H CH,-CH,-CO-OH H N(CHs),
661 |H CH,-CH,-CO-OCH; H N(CH;),
662 |H CH,-CH,-CO-OC,H; H N(CH:)
663 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH;); |H N(CHs)
664 |H CH,-CH,-CO-OC(CH;)s H N(CH;)
665 |H CH,-OH H N(CHs),
666 |H CH,-OCH; H N(CH:)
667 |H CH,-OCH(CH;), H N(CH:)»
668 |H CH2-OC(CHs)s H N(CH;)»
669 |H CHCH;-OH H N(CH:),
670 |H CHCH;-OCH; H N(CH;)2
671 |H CHCH;-OCH(CH3), H N(CH;)
672 |H CHCH;-OC(CH:): H N(CH:),
673 CH,CH,CH, H N(CHs),
674 CH,CH(OH)CH; H N(CH:),
675 CH,CH,CH,CH, H N(CH3),
676 |H CH,CH;, N(CH:),
677 |H CH,CH,CH, N(CH3),
678 |H CH,CH,CH,CH;, N(CH;),
679 |H CH,CH,CH,CH;CH; N(CH;)
680 |H H H 1-Pirrolidinilo
681 |H Fenilo H 1-Pirrolidinilo
682 |H CH,-Indol-3-ilo H 1-Pirrolidinilo
683 |H CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H 1-Pirrolidinilo
684 |H CH,~(Imidazol-4-ilo) H 1-Pirrolidinilo
685 |H CH,-Fenilo H 1-Pirrolidinilo
686 |H CH,-(4-OH-Fenilo) H 1-Pirrolidinilo
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687 |H CH,-Ciclohexilo H 1-Pirrolidinilo
688 | H CH; H 1-Pirrolidinilo
689 |H CH(CH;), H 1-Pirrolidinilo
690 |H CH,CH(CHs) H 1-Pirrolidinilo
691 |H CH(CH,;)CH,CHj,3 H 1-Pimrolidinilo
692 |H (S)-CH(CH;)CH,CHj H 1-Pirrolidinilo
693 [H (R)-CH(CH;)CH:CHj, H 1-Pimrolidinilo
694 [H CH,-SH H 1-Pirrolidinilo
695 |H CH,-CH;-SH H 1-Pirrolidinilo
696 (H CH;-SCH; H 1-Pirrolidinilo
697 (H CH;-CH2-SCH,4 H 1-Pirrolidinilo
698 H CH3-CO-NH; H 1-Pirrolidinilo
699 |[H CH,;-CO-OH H 1-Pirrolidinilo
700 |H CH;-CO-OCH; H 1-Pirrolidinilo
701 |H CH,-CO-OC;H; H 1-Pirrolidinilo
702 |H CH,-CO-OCH(CHj)2 H 1-Pirrolidinilo
703 [H CH,-CO-OC(CHj), H 1-Pirrolidinilo
704 |H CH;-CH,-CO-NH; H 1-Pirrolidinilo
705 |H CH,-CH-CO-OH H 1-Pirrolidinilo
706 |H CH,-CH,-CO-OCH; H 1-Pirrolidinilo
707 |H CH;-CH;-CO-0OC,H; H 1-Pirrolidinilo
708 |H CH;-CH;-CO-OCH(CH;); H 1-Pirrolidinilo
709 [H CH;-CH,-CO-OC(CHa); H 1-Pirrolidinilo
710 |H CH;-OH H 1-Pirrolidinilo
711 |H CH;-OCH, H 1-Pirrolidinilo
712 |H CH-OCH(CH;), H 1-Pirrolidinilo
713 |H CH>-OC(CH;); H 1-Pirrolidinilo
714 |H CHCH;-OH H 1-Pirrolidinilo
715 |H CHCH;-OCH, H 1-Pirrolidinilo
716 |H CHCH;-OCH(CH3), H 1-Pirrolidinilo
717 |H CHCH;-OC(CHs) H 1-Pirrolidinilo
718 CH;CH,CH; H 1-Pirrolidinilo
9 CH;CH(OH)CH, H 1-Pirrolidinilo
720 CHzCHzCH:CH: H 1-Pirrolidinilo
721 (H CH,CH; 1-Pirrolidinilo
722 |H CH;CH,CH; 1-Pirrolidinilo
723 |H CH,CH,CH,CH, 1-Pirrolidinilo
724 |H CHzCHzCHzCHzCHz 1-Pirrolidinilo
725 [H H H 1-Piperidinilo
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726 |H Fenilo H 1-Piperidinilo
727 |H CH,-Indol-3-ilo H 1-Piperidinilo
728 |H CH,<(5-Hidroxiindol-3-ilo) |H 1-Piperidinilo
729 |H CH,~(Imidazol-4-ilo) H 1-Piperidinilo
730 |H CH,-Fenilo H 1-Piperidinilo
731 |H CH;-(4-OH-Fenilo) H 1-Piperidinilo
732 |H CH,-Ciclohexilo H 1-Piperidinilo
733 |H CH, H 1-Piperidinilo
734 |H CH(CH;), H 1-Piperidinilo
735 |H CH,CH(CH:), H 1-Piperidinilo
736 |H CH(CH;)CH;CH; H 1-Piperidinilo
737 |H (S)-CH(CH;)CH,CH; H 1-Piperidinilo
738 |H (R)-CH(CH;)CH,CH; H 1-Piperidinilo
739 |H CH,-SH H 1-Piperidinilo
740 |H CH,-CH,-SH H 1-Piperidinilo
741 |H CH,-SCH; H 1-Piperidinilo
742 |H CH,-CH;-SCH, H 1-Piperidinilo
743 |H CH,-CO-NH, H 1-Piperidinilo
744 |H CH,-CO-OH H 1-Piperidinilo
745 |H CH,-CO-OCH; H 1-Piperidinilo
746 |H CH,-CO-OC;H;s H 1-Piperidinilo
747 |H CH,-CO-OCH(CH;), H 1-Piperidinilo
748 (H CH,-CO-OC(CH;); H 1-Piperidinilo
749 [H CH,-CH,-CO-NH, H 1-Piperidinilo
750 (H CH,-CH,-CO-OH H 1-Piperidinilo
751 [H CH,-CH,-CO-OCH; H 1-Piperidinilo
752 |H CH,-CH,-CO-OC,H; H 1-Piperidinilo
753 |H CH,-CH,-CO-OCH(CH:), |H 1-Piperidinilo
754 (H CH,-CH,-CO-OC(CHs)3 H 1-Piperidinilo
755 |H CH,-OH H 1-Piperidinilo
756 (H CH,-OCH; H 1-Piperidinilo
757 |[H CH,-OCH(CH:), H 1-Piperidinilo
758 |H CH,-OC(CHj)3 H 1-Piperidinilo
759 |H CHCH;-OH H 1-Piperidinilo
760 |H CHCH;-OCH, H 1-Piperidinilo
761 |H CHCH;-OCH(CH;h H 1-Piperidinilo
762 |H CHCH;-OC(CHs)3 H 1-Piperidinilo
763 CH,CH,CH, H 1-Piperidinilo
764 CH,CH(OH)CH, H 1-Piperidinilo
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765 CH,;CH,;CH,CH, H 1-Piperidinilo
766 |H CH.CH; 1-Piperidinilo
767 |H CH,CH,CH, 1-Piperidinilo
768 (H CH,CH;CH;CH; 1-Piperidinilo
769 |H CH,CH,CH,CH,;CH; 1-Piperidinilo
770 |H H H Morfolin4-ilo
771 |H Fenilo H Morfolin4-ilo
772 |H CH,-Indol-3-ilo H Morfolin-4-ilo
773 |H CH,~(5-Hidroxiindol-3-ilo) H Morfolin4-ilo
774 |H CH,-(Imidazol-4-ilo) H Morfolin4-ilo
775 |H CH>-Fenilo H Morfolin<4-ilo
776 |H CH,-(4-OH-Fenilo) H Morfolin-4-ilo
777 |H CH;-Ciclohexilo H Morfolin-4-ilo
778 |H CH; H Morfolin-4-ilo
779 |H CH(CHj), H Morfolin4-ilo
780 |H CH;CH(CH;3), H Morfolin4-ilo
781 |H CH(CH,;)CH,CH;, H Morfolin-4-ilo
782 |H (S)-CH(CH,)CH:CH; H Morfolin-4-ilo
783 |H (R)-CH(CH;)CH,CH; H Morfolin-4-ilo
784 |H CH;-SH H Morfolin4-ilo
785 |H CH;-CH,;-SH H Morfolin-4-ilo
786 |H CH,-SCH; H Morfolin-4-ilo
787 |H CH,-CH,-SCH; H Morfolin-4-ilo
788 |H CH;-CO-NH; H Morfolin-4-ilo
789 |H CH;-CO-OH H Morfolin4-ilo
790 |H CH;-CO-OCH; H Morfolin-4-ilo
791 |H CH;-CO-0OC,H; H Morfolin-4-ilo
792 |H CH,-CO-OCH(CH;), H Morfolin-4-ilo
793 |H CH;-CO-OC(CH3); H Morfolin-4-ilo
794 |H CH>-CH-CO-NH; H Morfolin-4-ilo
795 |H CH;-CH;-CO-OH H Morfolin4-ilo
796 |H CH,-CH>-CO-OCHj, H Morfolin4-ilo
797 |H CH,-CH,-CO-OC;H; H Morfolin-4-ilo
798 |H CH,-CH;-CO-OCH(CH3), H Morfolin-4-ilo
799 |H CH,-CH,-CO-OC(CHj)s H Morfolin-4-ilo
800 |H CH,-OH H Morfolin4-ilo
801 |H CH,-OCH; H Morfolin-4-ilo
802 |H CH,-OCH(CH:), H Morfolin-4-ilo
803 |H CH,-OC(CH3); H Morfolin-4-ilo
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804 |H CHCH;-OH H Morfolin4-ilo
805 [H CHCH,-OCH; H Morfolin-4-ilo
806 |H CHCH,-OCH(CHs): H Morfolin-4-ilo
807 |H CHCH;-OC(CH3); H Morfolin-4-ilo
808 CH;CH,CH;, H Morfolin-4-ilo
809 CH,CH(OH)CH, H Morfolin-4-ilo
810 CH,CH,CH,CH, H Morfolin-4-ilo
811 |H CH,CH, Morfolin-4-ilo
812 |H CH,CH,CH; Morfolin-4-ilo
813 |H CH,CH:CH,CH; Morfolin4-ilo
814 [H CH,CH,CH,CH,CH; Morfolin-4-ilo

* el heterodtomo estd adosado al 4tomo de carbono del grupo carbonilo

Otros ejemplos de compuestos de preferencia de la férmula I de
acuerdo con la invencién son los enantiémeros de las férmulas I-L’ e I-
D’ y el racemato de la formula I-R’ en el cual R’ es hidrégeno o metilo,
X y Ly, tienen los significados dados en las tablas 1 a 60 y las variables
R', R%, R*e Y en cada caso tiene juntos el significado dado en una de las
hileras 1 a 814 de la tabla A:
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Otros ejemplos de compuestos de preferencia de la férmula I de



acuerdo con a invencién son los enantidmeros de la férmula I-L” e I-D”
y el racemato de la formula I-R”, en donde L, y X tienen los
significados dados en las tablas 1 a 60 y la variable Y tiene en cada caso
junto el significado dado en una de las hileras 1 a 16 de la tabla A’:
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Tabla A’:
N° Y
1 OH
2 OCH,
3 OCH,CH;
4 OCH,CH,;CH;
5 OCH=CH-CH,
6 OCH(CHy),
7 OCH,CH,0CH,
C) OC(CH3)s
9 OCH,C¢Hs
10 NH;
11 NHCH,
12 NHCH,CH;
13 N(CH;)
14 1-pirrolidinilo
15 1-piperidinilo
16 morfolin—4—ilo

L,

(I-D%)

Los compuestos de acuerdo con la invencién se pueden obtener

por diferentes vias. Los compuestos I, en donde X es halégeno y W es

oxigeno (compuestos I.A) en general se preparan por reaccion de 5,7—

dihalotriazolopirimidinas de la formula II con derivados de acido 5

aminocarboxilico de la férmula III, de acuerdo con el método que se

50



muestra en el esquema 1:

Esquema 1:

o] R'R? )
A o RRg
Hal Y N—R' »“‘A—kN/Ri
- any H Y L,
X3 -
N“ >N “Hal N‘I\N’ Hel

(I (1.A)

En el Esquema 1, R'R’ L, m e Y son como se defini6 antes. Hal
es halégeno, en particular cloro. La reaccion de II con derivados de
dcidos aminocarboxilicos se realiza de preferencia de 0°C a 70°C, de
preferencia de 10°C a 35°C, de preferencia en presencia de un solvente
inerte, tal como un éter, por ejemplo dioxano, éter dietilico o, en
particular, tetrahidrofurano, un hidrocarburo halogenado tal como
diclorometano, o un hidrocarburo aromético, tal como, por ejemplo,
tolueno [cf. WO 98/46608; WO 02/48151].

Se prefiere el uso de una base tal como una amina terciaria, por
ejemplo trietilamina, o una base inorgdnica, tal como carbonato de
potasio; también es posible usar como base un exceso de acido
aminocarboxilico de la formula III.

Los derivados de aminodcidos de la férmula III son conocidos, y la
mayoria de ellos estdn disponibles en el comercio o se pueden preparar
por métodos conocidos para preparar y derivar aminodcidos. Las 5,7-
dihalotriazolopirimidinas de la férmula II son conocidas del arte previo
citado en el anexo, o se pueden preparar de manera andloga a los métodos
alli descritos.

Los compuestos de la férmula I, en donde X es ciano o alcoxi C;—



C, (férmula 1.13) se pueden preparar con ventaja a partir de compuestos
I.A mediante el método que se muestra en el esquema 2.

Esquema 2:

3 R

Y )N’Rprl-ﬂl M-xl Y N’ Lm
N-.N \ — ?‘N \
7
<NA\ = v N’l‘N’ X'

NSHal a (.B)

En el esquema 2, R'-R} Hal, L, m e Y son como se defini6 antes.
X’ es cianuro, alcéxido C—C, 0 haloalcéxido C—C,. La reaccién se lleva
a cabo con ventaja en presencia de un solvente inerte. El catién M de la
férmula IV tiene escasa importancia; por razones précticas se suelen
preferir amonio, tetraalquilamonio o sales de metales alcalinos o
alcalinotérreos. La temperatura de reaccién suele ser de 0 a 120°C, de
preferencia de 10 a 40°C [cf. J. Heterocycl. Chem. 12 (1975), 861-—863].
Entre los solventes adecuados se cuentan éteres tales como dioxano, éter
dietilico y, de preferencia, tetrahidrofurano, un hidrocarburo halogenado
tal como diclorometano, o un hidrocarburo aromatico, tal como, por
ejemplo, tolueno.

Los compuestos I, en donde X es alquilo C—C, (férmula 1.C) se
puede preparar con ventaja a partir de los materiales de inicio de la I.A,
por las vias sefialadas a continuacién.

Los compuestos de la férmula I.C, en donde X” alquilo C,—C, se
pueden obtener, por ejemplo, por acoplamiento de 5-
halotriazolopirimidinas de la férmula I.A con reactivos organometélicos
de la férmula V (ver esquema 3). En una forma de realizacién de este

proceso, la se lleva a cabo por catalisis con metal de transicién metal, por
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ejemplo en presencia de cantidades cataliticas de compuestos de Ni o Pd.

Esquema 3:

o Rg o R&
y_A—k /R1 y_A_kN’R1

Y N Mr(X" Y LI'I'I
- V = "
N’I\N Hal NI o

En las féormulas I.C y V, X" es alquilo C,—C; y M es un ion
metdlico de valencia Y, tal como, por ejemplo, B, Zn o Sn. Esta reaccién
se puede realizar, por ejemplo, en forma andloga a los siguientes
métodos: J. Chem. Soc., Perkin Trans. 1, (1994), 1187, ibid. 1 (1996),
2345; WO 99/41255; Aust. J. Chem. 43 (1990), 733; J. Org. Chem. 43
(1978), 358; J. Chem. Soc., Chem. Commun. (1979), 866; Tetrahedron
Lett. 34 (1993), 8267, ibid. 33 (1992), 413.

Los compuestos de la férmula I, en donde X es alquilo C,~C, o
haloalquilo C,—C, (férmula I.C), también se pueden preparar con ventaja
por la siguiente via de sintesis, mostrada en el esquema 4:

Esquema 4:

OR
L,
0 L
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[HAL] NN Lo 0
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En el esquema 4, R-R>, L, m e Y son como se defini6 antes. Hal



es, en particular, cloro o bromo, X” es alquilo C;—C; o haloalquilo C,—C,
y R es alquilo C,—C,, en particular metilo o etilo.

En una primera etapa, por loe métodos conocidos per se, por
reaccion de S—aminotriazol VI con el cetoéster VII, se prepara una 5—
alquil-7-hidroxi—6—feniltriazolopirimidina VIII [cf. Chem. Pharm. Bull.
9 (1961), 801]. El 5-aeminotriazol VI usado estd disponible en el
comercio. Los materiales de inicio VII se preparan con ventaja segln las
condiciones conocidas del documento EP—-A 10 02 788.

Las 5-alquil-7-hidroxi—6—feniltriazolopirimidinas VIII obtenidas
de esta manera se hacen reaccionar, en una segunda etapa, con agentes
halogenantes [HAL] para obtener 7-halotriazolopirimidinas de la
formula IX. Los agentes halogenantes de preferencia son agentes
clorantes o bromantes, tales como oxibromuros de fésforo, oxicloruro de
fésforo, cloruro de tionilo, bromuro de tionilo o cloruro de sulfurilo. La
reaccion se puede realizar pura o en presencia de un solvente. Las
temperaturas de reaccion habituales son de 0 a 150°C o, de preferencia,
de 80 a 125°C.

La reaccién de la 7-halotriazolopirimidina IX con el derivado de
dcido aminocarboxililico de la férmula III se realiza con ventaja de 0°C a
70°C, en particular de 10°C a 35°C. La reaccién se realiza de preferencia
en presencia de un solvente inerte, tal como éter, por ejemplo dioxano,
éter dietilico o, en particular, tetrahidrofurano, un hidrocarburo
halogenado, tal como diclorometano, un hidrocarburo aromético, tal
como, por ejemplo, tolueno, xilenos, etc. [cf. WO 98/46608].

Se prefiere usar una base, por ejemplo una amina terciaria, por
ejemplo trietilamina, o una base inorgénica, por ejemplo carbonato de
potasio; también es posible usar exceso del derivado de 4cido

&

(B

Ab

QA



1 ’P)

aminocarboxilico de la formula I1I como base.

Como alternativa, los compuestos de la formula 1.C también se
pueden preparar por reaccién de los compuestos I.A con malonatos de
dialquilo de la férmula X, seguido de decarboxilacién, de acuerdo con el
método que se muestra en €l esquema 5 [cf. US 5 994 360].

Esquema 5:

o R&
1
Y}—A—kN,R

xlll L'“
o) (o} NN
LA + W _— = (’ (L]
OR OR NAN, X
(X) ROOC COOR XI)
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En el esquema 5, R'-R}, L, m e Y son como se defini6 antes. X'
es hidrégeno, alquilo C,—C; o haloalquilo C,—C; y R es alquilo C,—C,.

En la primera etapa, el compuesto [.A se hace reaccionar con
malonato de dialquilo de la férmula X, de preferencia en presencia de
una base, o con la sal de X. Se obtiene asi el compuesto XI. La reaccién
se puede realizar en forma anéloga al proceso descrito en el documento
US 5 994 360. Los malonatos X con conocidos en la bibliografia [J. Am.
Chem. Soc. 64 (1942), 2714; J. Org. Chem. 39 (1974), 2172; Helv. Chim,
Acta 61 (1978), 1565], o se puede preparar de acuerdo con la bibliografia
citada.

La posterior hidrélisis del éster XI se realiza en las condiciones
habituales [cf. US 5 994 360]. De acuerdo con los diversos elementos
estructurales, puede ser ventajosa la hidrdlisis alcalina o écida de los
compuestos XI. En las condiciones de hidrélisis de éster, puede ya haber
descarboxilacién parcial o completa a 1.C’. La descarboxilacién se suele
realizar a temperaturas de 20°C a 180°C, de preferencia de S0°C a
120°C, en un solvente inerte, de ser adecuado en presencia de un 4cido.
Los acidos adecuados son 4cido clorhidrico, &cido sulfiirico, acido
fosférico, dcido férmico, dcido acético, &cido p—toluensulfénico. Los
solventes adecuados son agua, hidrocarburos aliféticos, tales como
pentano, hexano, ciclohexano y éter de petréleo, hidrocarburos

aromaticos, tales como tolueno, o, m y p-xileno, hidrocarburos



halogenados, tales como cloruro de metileno, cloroformo y clorobenceno,
éteres tales como éter dietilico, éter diisopropilico, éter ter—butilmetilico,
dioxano, anisol y tetrahidrofurano, nitrilos tales como acetonitrilo y
propionitrilo, cetonas tales como acetona, metiletilcetona, dietilctona y
ter—butilmetilcetona, alcoholes tales como metanol, etanol, n—propanol,
isopropanol, n-butanol y ter-butanol, y también dimetilsulféxido,
dimetilformamida y dimetilacetamida; con particular preferencia, la
reaccion se realiza en 4dcido clorhidrico o 4cido acético. También es
posible usar mezclas de los solventes mencionados.

Las mezclas de reaccién obtenidas por los métodos que se
muestran en los esquemas 1 a 5 se procesan de la forma habitual, por
ejemplo por mezcla con agua, separacién de fases y, si corresponde,
purificacién cromatogréfica de los productos crudos. Algunos de los
productos intermediarios y finales se obtienen en la forma de aceites
viscosos incoloros o ligeramente parduscos, que se puede purificar o
liberar de los componentes volitiles bajo presién reducida y con
temperatura moderadamente elevada. Si los productos intermediarios y
finales se obtienen como sélidos, la purificacion también se puede hacer
por recristalizacién o digestion.

Si alguno de los compuestos I no se puede obtener por las vias
antes descritas, se pueden preparar por derivacion de otros I.

Si la sintesis produce mezclas de isdbmeros, por lo general no se
requiere necesariamente una separacion, dado que en algunos casos los
isomeros individuales se pueden interconvertir durante ¢l procesamiento
o ¢l uso (por ejemplo, por accion de la luz, de 4cidos o de bases). Dichas
conversiones pueden tener lugar después del uso, por ejemplo en el caso

de tratamientos de plantas en la planta tratada, o de los hongos dailinos
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que se quieren controlar.

Los compuestos I son adecuados como fungicidas. Se distinguen
por su notable efectividad contra un amplio espectro de hongos
fitopatogenos, en especial de las clases de Ascomycetes, Deuteromycetes,
Oomycetes y Basidiomycetes. Algunos tienen efectividad sistémica y se
pueden usar para la proteccién de plantas como fungicidas foliares y del
suelo.

Tienen particular importancia para el control de numerosos hongos
de diversas plantas cultivadas, tales como trigo, centeno, cebada, avena,
arroz, maiz, pasto, bananas, algodén, soja, café, cafia de azfcar, vides,
frutos y plantas ornamentales, y vegetales, tales como pepinos, porotos,
tomates, papas y cucurbitéceas, y de las semillas de estas plantas.

Son especialmente adecuadas para el control de las siguientes
enfermedades de plantas:

. Alternaria species en frutas y verduras

o Bipolaris y Drechslera species en cereales, arroz y céspedes

. Blumeria graminis (moho pulverulento) en cereales

. Botrytis cinerea (moho gris) en frutillas, verduras plantas
ornamentales y vides

. Erysiphe cichoracearum 'y Sphaerotheca fuliginea en
cucurbitdceas

° Fusarium y Verticillium species en diversas plantas

° Mycosphaerella species en cereales, bananas y manfes

. Phytophthora infestans en papas y tomates

° Plasmopara viticola en vides

. Podosphaera leucotricha en manzanas

. Pseudocercosporella herpotrichoides en trigo y cebada
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o Pseudoperonospora species en lupulo y pepinos
. Puccinia species en cereales

. Pyricularia oryzae en arroz

° Rhizoctonia species en algodon, arroz y césped

e Septoria tritici y Stagonospora nodorum en trigo

o Uncinula necator en vides
e Ustilago species en cereales y cafia de azilicar y
° Venturia species (dcaros) en manzanas y peras.

Los compuestos I son adecuados para el control de hongos
daflinos, tales como Paecilomyces variotii, en la proteccion de materiales
(p. ej. madera, papa, dipersadores de pintura, fibras o tejidos) y en la
proteccion de productos almacenados.

Los compuestos I se utilizan por tratamiento de los hongos o las
plantas, semillas, materiales o suelo que se desea proteger contra el
ataque de hongos mediante una cantidad con actividad fungicida de los
compuestos activos. La aplicacién se puede hacer antes y después de la
infeccién de los materiales, plantas o semillas por los hongos.

Las composiciones fungicidas generalmente comprenden entre 0,1
y 95%, de preferencia entre 0,5 y 90%, en peso de compuesto activo.

Cuando se emplea en la proteccién de plantas, las cantidades
aplicadas son, segiin el tipo de efecto deseado, entre 0,01 y 2,0 kg de
compuesto activo por ha.

En el tratamiento de semillas, por lo general se requieren
cantidades de compuesto activo de 0,001 a 0,1 g, de preferencia 0,01 a
0,05 g, por kilogramo de semilla.

Cuando se usa en la proteccién de materiales o productos

almacenados, la cantidad de compuesto activo aplicado depende el tipo
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de superficie de aplicacién y del efecto buscado. Las cantidades

habituales aplicadas para la proteccién de materiales son, por ejemplo,

0,001 g a 2 kg, de preferencia 0,005 g a 1 kg, de compuesto activo por

metro clibico de material tratado.

Los compuestos I se pueden convertir en las formulaciones
habituales, por ejemplo soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos,
pulverizaciones, pastas y granulos. La forma de aplicacién depende del
objetivo particular; en cada caso, debe asegurar una distribucién fina y
uniforme del compuesto de acuerdo con la invencién.

Las formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo al
extender el compuesto activo con solventes y/o portadores, si se desea,
mediante emulsionantes y dispersantes. Los solventes/auxiliares
adecuados son esencialmente:

- agua, .solventes aromédticos (por ejemplo productos Solvesso,
xileno), parafinas (por ejemplo fracciones de aceite mineral),
alcoholes (por ejemplo metanol, butanol, pentanol, alcohol
bencilico), cetonas (por ejemplo ciclohexanona, gamma
butirolactona), pirrolidonas (NMP, NOP), acetatos
(glicoldiacetato), glicoles, dimetilamidas de 4cidos grasos, dcidos
grasos y ésteres de acidos grasos. En principio, también se pueden
usar mezclas de solventes,

- portadores tales como minerales naturales molidos (por ejemplo
caolines, arcillas, talco, tiza) y minerales sintéticos molidos (por
ejemplo silice muy disperso, silicatos); emulsionantes tales como
emulsionantes no i6nicos y anidnicos (por ejemplo éteres de
alcoholes 4dcidos de polioxietileneo, alquilsulfonatos y

arilsulfonatos) y dispersantes tales como licores de restos de
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lignosulfito y metilcelulosa.

Los agentes tensioactivos adecuados con sales de metales
alcalinos, metales alcalinotérreos y de amonio de &cido lignosulfénico,
4cido naftalenosulfénico, 4cido fenolsulfénico, icido
dibutilnaftalenosulfénico, alquilarilsulfonatos, sulfatos de alquilo,
alquilsulfonatos, sulfatos de alcoholes grasos, éteres de 4cidos grasos y
glicolsulfatados de alcoholes grasos, ademés condensados de naftaleno
sulfonatado y derivados de naftaleno con formaldehido, condensados de
naftaleno o acido naftalenosulfénico con fenol y formaldehido, éter
polioxietilenoctilfenol, isooctilfenol etoxilado, octilfenol, nonilfenol,
éteres de alquilfenolpoliglicol, éter tributilfenilpoliglicol, éter
tristearilfenilpoliglicol, poliéteres de alquilarilo alcohol, condensados de
alcohol y alcohol dcido/6xido de etileno, aceite de ricino etoxilado, éteres
de polioxietilenalquilo, polioxipropileno etoxilado, acetal de laurilalcohol
éter poliglicol, ésteres de sorbitol, licores de restos de lignosulfito y
metilcelulosa.

Para la preparacién de soluciones, emulsiones, pastas o
dispersiones de aceite adecuados rociables directamente se usan
fracciones de aceite mineral de punto de ebullicién medio a alto, tal como
querosén o dieseloil, ademds aceites de alquitrdn de carbon y aceites de
origen vegetal o animal, hidrocarburos alifiticos, ciclicos y arométicos,
por ejemplo tolueno, xileno, parafina, tetrahidronaftaleno, naftalenos
alquilados o sus derivados, metanol, etanol, propanol, butanol,
ciclohexanol, ciclohexanona, isoforona, solventes muy polares, por
ejemplo dimetilsulféxido, N-metilpirrolidona y agua.

Los polvos, materiales para dispersién y productos pulverizables se

pueden preparar por mezclado o concomitante molienda de las sustancias
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activas con un portador sélido.

Los granulos, por ejemplo grdnulos recubiertos, granulos
impregnados y granulos homogéneos, se pueden preparar por unién de
los compuestos activos a portadores s6lidos. Son ejemplos de portadores
s6lidos las tierras minerales tales como gel de silice, silicatos, talco,
caolin, arcilla, caliza, cal, tiza, arcilla fina, loess, arcilla, dolomita, tierra
de diatomeas, sulfato de calcio, sulfato de magnesio, 6xido de magnesio,
materiales sintéticos molidos, fertilizantes, tales como, por ejemplo,
sulfato de amonio, fosfato de amonio, nitrato de amonio, ureas, y
productos de origen vegetal, tales como harina de cereal, harina de
corteza de drbol, harina de madera y harina de cscara de nuez, polvo de
celulosa y otros portadores sélidos.

En general, las formulaciones comprenden de 0,01 a 95% en peso,
de preferencia de 0,1 a 90% en peso, del compuesto activo. Los
compuestos activos se¢ emplean en una pureza de 90% a 100%, de
preferencia 95% a 100% (de acuerdo con el espectro de RMN).

Los ejemplos de formulaciones incluyen productos para la dilucion
con agua, por ejemplo,

A  Concentrados hidrosolubles (SL)

10 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se
disuelven en agua o en un solvente hidrosoluble. Como alternativa, se
agregan humidificantes u otros auxiliares. El compuesto activo se
disuelve por dilucién con agua;

B  Concentrados dispersables (DC)

20 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se

disuelven en ciclohexanona con adicién de un dispersante, por ejemplo

polivinilpirrolidona. La dilucién con agua da una dispersién;



C  Concentrados emulsionables (EC)

15 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencion se
disuelven en xileno con el agregado de dodecilbencenosulfonato de
calcio y etoxilato de aceite de ricino (en cada caso 5%). La dilucién con
agua da una emulsion;

D  Emulsiones (EW, EO)

40 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se
disuelven en xileno con el agregado de dodecilbencenosulfonato de
calcio y etoxilato de aceite de ricino (en cada caso 5%). Esta mezcla se
introduce en agua mediante una méquina emulsionante (Ultraturax) y se
transforma en una emulsion homogénea. La dilucién con agua da una
emulsion;

E Suspensiones (SC, OD)

En un molino con esferas en agitacién se mezclan 20 partes en
peso de un compuesto de acuerdo con la invencién, con el agregado de
dispersantes, humectantes y agua o un solvente organico, para dar una
suspensién fina de compuesto activo. La dilucién con agua da una
suspension estable del compuesto activo;

F Granulos dispersables en agua y gridnulos solubles en agua (WG,
SG)

50 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se
muelen finamente con agregado de dispersantes y humectantes, y se
transforman en grénulos dispersables en agua o grinulos solubles en agua
mediante instrumentos técnicos (por ejemplo extrusién, torre de rocio,
lecho fluido). La dilucién con agua da una dispersién o solucién estable
del compuesto activo;

G  Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP, SP)



75 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se
muelen en un molino estator rotatorio con la adiciéon de dispersantes,
humectantes y gel de silice. La dilucién con agua da una dispersion o
solucién estable del compuesto activo; y productos para aplicar sin
dilucién, por ejemplo,

H  Polvos pulverizables (DP) _

5 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencién se
muelen finamente y se mezclan intimamente con 95% de caolin
finamente dividido. As{ se obtiene un producto pulverizable;

I Grinulos (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencion se
muele finamente y se asocia con 95,5% de portadores. Los métodos
actuales son extrusién, secado por rocio o lecho fluido. Se obtienen
grénulos para aplicar sin dilucion;

J Soluciones ULV (UL)

10 partes en peso de un compuesto de acuerdo con la invencion se
disuelven en un solvente organico, por ejemplo xileno. Se obtiene un
producto que se puede aplicar sin diluir.

Los compuestos activos se pueden usar como tales, en la forma de
sus formulaciones o las formas de uso preparadas a partir de ellos, por
ejemplo en la forma de soluciones rociables directamente, polvos,
suspensiones o dispersiones, emulsiones, dispersiones de aceite, pastas,
productos pulverizables, materiales para dispersién, o grinulos, por
medios de rociado, atomizado, pulverizado, dispersion o volcado. Las
formas de uso dependen totalmente de los objetivos pretendidos; la
intencién es asegurar en cada caso la distribucién més fina posible de los

compuestos activos de acuerdo con la invencién.
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Las formas de uso acuoso se pueden preparar a partir de
concentrados de emulsiones, pastas o polvos humectables (polvos
dispersables, dispersiones de aceite) por agregado de agua. Para preparar
emulsiones, pastas o dispersiones de aceite se pueden homogeneizar las
sustancias en agua, como tales o disueltas en un aceite o solvente,
mediante un humectante, disolvente, dispersante o emulsionante. Como
alternativa, también es posible preparar concentrados compuestos por
sustancias activas, humectantes, disolventes, dispersantes o
emulsionantes y, si corresponde, un solvente o aceite, y dichos
concentrados son adecuados para la dilucién en agua.

Las concentraciones de compuesto activo en las preparaciones litas
para usar se pueden variar dentro de rangos relativamente amplios. En
general, son de 0,0001 a 10%, de preferencia de 0,01 a 1 %.

Los compuestos activos también se pueden usar con éxito con el
método de volumen ultra bajo (ULV), por el cual es posible aplicar
formulaciones que comprenden més del 95% en peso de compuesto
activo, o incluso aplicar el compuesto activo sin aditivos.

Se pueden agregar diversos tipos de aceites, agentes humectantes,
coadyuvantes, herbicidas, fungicidas, otros pesticidas, o bactericidas a los
compuestos activos, si es adecuado no hasta inmediatamente antes del
uso (mezcla en tanque). Estos agentes se pueden mezclar con los agentes
de acuerdo con la invencion en una relacion en peso de 1:10 a 10:1.

Las composiciones de acuerdo con la invencién también pueden
estar presentes, en la forma de uso como fungicidas, junto con otros
compuestos activos, p. €j. con herbicidas, insecticidas, reguladores del
crecimiento, fungicidas o con fertilizantes. La mezcla de los compuestos

I las composiciones que los comprenden, en la forma de uso de



fungicidas, con otros fungicidas da por resultado en muchos casos una

expansion del espectro fungicida de la actividad obtenida.

La siguiente lista de fungicidas, en conjuncién con la cual se

pueden usar los compuestos de acuerdo con la invencién, pretende

ilustrar las posibles combinaciones, pero sin limitaciones:

acilalaninas, tales como benalaxilo, metalaxilo, ofurace o
oxadixilo,

derivados amina, tales como aldimorfo, dodina, dodemorfo,
fenpropimorfo, fenpropidina, guazatina, iminoctadina,
espiroxamina o tridemorfo,

anilinopirimidinas, tales como pirimetanilo, mepanipirim o
cirodinilo,

antibi6ticos, tales como cicloheximida, griseofulvina,
kasugamicina, natamicina, polioxina o estreptomicina,

azoles, tales como bitertanol, bromoconazol, ciproconazol,
difenoconazol, dinitroconazol, epoxiconazol, fenbuconazol,
fluquinconazol, flusilazol, hexaconazol, imazalilo, metconazol,
miclobutanilo, penconazol, propiconazol, procloraz, protioconazol,
tebuconazol, triadimefona, triadimenol, triflumizol o triticonazol,
dicarboximidas, tales como iprodiona, miclozolina, procimidona o
vinclozolina,

ditiocarbamatos, tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb,
metam, metiram, propineb, policarbamato, tiram, ziram o zineb,
compuestos heterociclicos, tales como anilazina, benomilo,
boscalid, carbendazim, carboxin, oxicarboxin, ciazofamid,
dazomet, ditianona, famoxadona, fenamidona, fenarimol,

fuberidazol, flutolanilo, furametpir, isoprotiolano, mepronilo,
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nuarimol, probenazol, proquinazid, pirifenox, piroquilona,
quinoxifeno, siltiofam, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato de
metilo, tiadinilo, triciclazol o triforina,

° fungicidas de cobre, tales como mezcla de Bordeaux, acetato de
cobre, oxicloruro de cobre o sulfato bésico de cobre,

° derivados de nitrofenilo, tales como binapacrilo, dinocap,
dinobutona o nitroftalisopropilo,

. fenilpirroles, tales como fenpiclonilo o fludioxonilo,

] azufre,

. otros fungicidas, tales como acibenzolar—S—metilo, bentiavalicarb,
carpropamida, clorotalonilo, ciflufenamida, cimoxanilo, dazomet,
diclomezina, diclocimet, dietofencarb, edifenfos, etaboxam,
fenhexamida, acetato de fentina, fenoxanilo, ferimzona, fluazinam,
fosetilo, fosetilaluminio, iprovalicarb, hexaclorobenceno,
metrafenona, pencicuron, propamocarb, ftalida, toloclofosmetilo,
quintoceno o zoxamida,

° estrobilurinas, tales como azoxistrobina, dimoxistrobina,
fluoxastrobina, kresoximmetilo, metominostrobina, orisastrobina,
picoxistrobina, piraclostrobina o trifloxistrobina,

° derivados de 4cido sulfénico, tales como captafol, captan,
diclofluanida, folpet o tolilfluanida,

. cinnamidas y compuestos analogos, tales como dimetomorfo,
flumetover o flumorfo.

Ejemplos de sintesis
Los procedimientos descritos en los ejemplos de sintesis siguientes

se usan para obtener otros compuestos para la adecuada modificacion de

los materiales de inicio. Los compuestos asi obtenidos se enumeran en



las tablas siguientes, junto con los datos fisicos.

Ejemplo 1:
CH,
we @ CH,
3
H,C O NH F F
CH, (N“N Q
d
F
NA\N/ cl

A temperatura ambiente, 32,57 ul (0,235 mmol) de trietilamina se
agregan a una mezcla de 75 mg (0,235 mmol) de 5,7-dicloro-6—(2,4,6—
trifluorofenil)-[1,2,4]triazolo—{1,5-a]pirimidina y 44 mg (0,235 mmol)
de ter-butilo—2—-amino—4—metilpentanoato en 2 ml de diclorometano. La
mezcla de reaccién se agita a temperatura ambiente durante la noche.
Luego se extrae la mezcla dos veces con 5 ml por vez de solucién de
cloruro de sodio al 5%. La fase organica se separa, se seca y se concentra
a presién reducida, para obtener el compuesto del titulo en un
rendimiento de > 90%.

Los compuestos de la férmula Ia (compuestos I, X es cloro y A es
un enlace quimico, y Ib (compuestos I, X es cloro y A es un grupo CHR")
listado en las tablas B y C a continuacion se preparan mediante el
procedimiento dado en el ejemplo 1.

Todos los productos se caracterizan por espectrometria de
masa/HPLC combinados. Se usa una columna analitica RP-18
(Chromolith Speed ROD de Merck KGaA, Alemania), que opera a 40°C,
para HPLC. La fase mévil usada es acetonitrilo con 0,1 % en volumen de
acido trifluoroacético y una mezcla 0,1 % en volumen de &cido

trifluoroacético/agua (durante 5 min, se cambié la proporcién de écido
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trifluoroacético/agua de 5:95 a 95:5). Se realizd la espectrometria de
masa mediante un espectrémetro de masa de cuatro polos con ionizacién

de electrospray a 80V en el modo positivo.
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Tabla B.
O Rl R2 )
- fu
Y N L
sN \
4 5
N"\N’ a b
E |R R R Y L L’ LS *D imin®  y/z ?
1 H CH,;CH(CH;) H OC(CH:); F F F ac  |4,08/470,10
2 |H H H OC(CHa)s F F F - 3,37/414,00
3 (H (S) CH(CH3)CH:CH3 Y [H OCH; F F F s 3,61/428,00
4 [m CH(CH;) H OCH; F F F S 3,41/428,00
5 |H CH; H OCH, F F F S 2,96/ 386,00
6 |H CH,CH(CHa)2 H OCH, F F F S 3,56 / 428,00
7 |[m CH,-Indol-3-yl H OCH, F F F S 2,46/ 501,00
8 H CH,-Phenyl H OCH; F F F S 3,54 /462,00
9 |[H CH(CH;); H OC(CH;); F F F S 3,86 /456,00
10 |H H H OCH,CH; F F F - 2,87/ 386,00
11 |H CH,-CH;-SCH; H OCH; F F F rac  |3,17/446,00
12 [H CH,-CH,-CO-OCH; H OCH; F F F S 2,95/ 458,00
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E (R R’ R’ Y L! L} L} *0 (i mip® fmx Y
13 |CH; H H OCH,CH, F F F - 3,08 / 400,00
14 |CH; H H NHCH, F F F - 2,40 / 385,00
15 |H (S) CH(CH3)CH.CH;®  [H OCH,CH=CH, F F F S 3,74/ 454,00
16 |H CH,-Indol-3-1l0 H OCH,CH; F F F S 3,62/515,00
17 |H CH,-Pemlo H OCH,CHs F F F S 3,69 /476,00
18 |H CH, H OC(CHa)s F F F ac  |3,60/428,00
19 |H CH,-CH;-SCHj H OC(CHa)s F F F rac  |3,78/488,00
20 |H CH(CH;) H OC(CHs); F F F S 3,98 /456,10
21 [H Femlo H OCH; F F F rac  |3,49/448,00
22 (H CH2-CHy-SCH; H OCHj; F F F rac  (3,25/446,00
23 |H CH,CH, OCHs F F F rac  |[3,07/412,00
U (H CHy-CH;-CO-OC(CH3)s |H OCH; F F F S 3,54 / 486,00
25 |[H CH,-Ciclohexilo H OCH, F F F S 3,84 / 486,00
26 |H CH,-CH,-SCH, H OCH;CH=CH, F F F s 3,41/472,00
27 |H (S) CH(CH3)CH,CH;*  [H OCH;-Femlo F F F S 3,97/504,10
28 |H CH(CHs) H OC(CHs) F F F S 3,85/ 456,00
29 |[H CH,-OC(CH,), H OCH; F F F S 3,51 /458,00
30 |H CH(CH:) H OCH,CH; F F F S 3,61/441

31 CH;CH;CH,;CH; H OCH; F F H rac —

32 |H H CH,CH,CH,CH;NH® [F F F ac  |2,74/410
33 [H H H OH F F F - 2,35/357

34 |H CH,CH,CH,CH; OCH,CH, F F F - 3,66/ 454
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Ej |R R? R Y L L L «0 I min® /m/z
35 |CH,CeHs [H H OCH,CH, F F F - 3,72/475
6 |H CH,CH(CH:), H OCH;CH,CH; F F F S 3,90 /455
37 |H CH(CH,) H OCH,CH; F F F S 3,53 /427
38 [CH; CH(CH;) H OCH,CH,CH; F F F S 3,22 /469
39 [H (S) CH(CH;)CH,CH; H OCH;CH,CH; F F F S 3,91/455
40 |H CH(CH3) H OCH,CH;CH; F F F R 3,78/ 441
4 [H CH,CH; H OCH; F F F rac  |3,14/399
42 |H CH(CHs); H OCH; F H cl [ 3,38/411
4 |H CH;CH(CH); H OCH; F H cl ) 3,53/425
4 (H (S) CH(CH;)CH,CH,*? [H oCH;3 F H cl S 3,61/425
a5 [H CH(CH3); H OCH; c OCH, [H ) 3,42/423
46 |H CH,CH(CHs); H OCH; cl OCH; |H ) 3,57/437
47 |H (S) CH(CH;)CH,CH;¥  [H OCH; Cl OCH; |H S 3,64/437
48 |[H CH(CH3) H OH Cl OCH; [H s 3,42/423
49 [H CH,CH(CH;) H OCH,CH; F F F R 3,63 /441
50 |H CH;CH(CH:), H OCH,CH,CH) F F F R 3,81/455
51 |H CH(CH3) H OCH,CH,CH, F F F S 3,74/ 441
52 [H CH(CHx) H OCH; F F F R 3,33/413
53 |[H CH,CH(CHa), H OCH, F F F R 3,44 /427
54 [H C(CHs); H NHCH, F F F rac [295/426
55 |H (S) CH(CH;)CH;CH, H OCH;CH; F F F [ 3,70/ 441
56 CH,CH,;CH;CH; H OCH; F F F rac 3,53/424
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E] |R R? R’ Y L L} LS *Y | min?/ m/z ¥
57 |H H CH,CH,0 ¥ F F F ac  |2,64/382
58 |CHs CH(CHs), H OCH; F F F S 3,70/ 441
59 |CH; (S) CH(CH;)CH,CH; H OCH; F F F S 3,70/ 441
60 |CH, CH(CH:) H OCH; F F F R 3,61/427
61 (H C(CHa)s H OCH,3 F F F ac  |3,56/427
62 |H CFy H H F F F rac  |2,85/425

1 configuracion en el atomo de carbono

2 tiempo de retencion HPLC en minutos

» m/z del pico [M+H]*

“ configuracién del atomo de carbono quiral en la cadena lateral R?

% heterodtomo adosado al grupo carbomlo

Los compuestos de la férmula la’ (compuestos I, en donde Ly, es 2,4,6-tnfluoro, X es cloro y A es un grupo
CHR") listados en la tabla C siguiente se prepararon segun el procedimiento dado para ¢l ejemplo 1



Tabla C

[o] R® R?
]
Y)S/KN/R F F
R
?1 A (1a")
N"SN ol

E] [R [R” R R Y [ min”/m/z Y
63 CH;CH,CHa H H OCH:CH; Tac 3,49

64 H H CH; H OCHj;3 - 2,79/ 386
65 H H H H OCH,CH; rac 3,21/414
66 [H H H H OC(CH3)3 - 3,48/428
67 |H H fenilo H OCH;,3 rac 3,50/ 448
68 |H H 4-1sopropilfemlo H OCH,3 rac 3,95/504
69 |H H 4—fluorofenmlo H OCH; rac 3,45/480
70 |H H 4-metilfemlo H OCH; Tac 3,60/476
71 H H 2-nafulo H OCH, Tec 3,69/512

configuracion en el atomo de carbono a

Tiempo de retencion HPLC en mnutos

m/z del pico [M+H]"
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Tiempo de retencién HPLC en minutos: 3,42.
m/z: 492 [M+H]"

Los compuestos activos se preparan como solucién madre que
comprende 0,25% en peso del compuesto activo en acetona 0 DMSO. Se
agrega 1 % en peso del emulsionante Uniperol® EL 10 (agente humectante
con accién emulsionante y dispersante basada en alquilfenoles etoxilados) a
esta solucién, y la mezcla se diluye con agua hasta la concentracion
deseada.

Ejemplo de uso 1 — Actividad contra accién temprana causada por
Alternaria solani

Se rocian las hojas de plantas de tomate del cultivar “golden
princess” hasta el punto de chorreo, con una suspensién acuosa con la
concentracion de compuesto activo establecida antes. Al dia siguiente se
infectan las plantas tratadas con una suspension de esporas de Alternaria
solani en una solucién acuosa de biomalta al 2%, con una densidad de 0,17

x 10° esporas/ml. Las plantas de prueba luego se colocaron en una cémara

){
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saturada de vapor a temperaturas de 20 a 22°C. Después de 5 dias, la
enfermedad de las plantas no tratadas, pero infectadas, habia desarrollada a
tal grado que se podia determinar la infeccion visualmente.

En esta prueba, las plantas tratadas con 250 ppm de los compuestos
activos de los ejemplos 3, 4, 37, 42, 52, 56, 13, 30, 43, 45, 46, 47 mostraron
escasa, 0 ninguna infeccion, hasta un maximo de 15%, mientras que las
plantas no tratadas estaban afectadas en un 90%.

Ejemplo de uso 2 — Actividad contra moho gris en hojas de pimiento
causada por Botrytis cinerea, aplicacién protectora

Las hojas de pimiento del cultivar “Neusiedler Ideal Elite” fueron
rociadas, después del desarrollo de 2 a 3 hojas, hasta punto de chorreo con
una suspensién acuosa con la concentracién de compuesto activo antes
establecida. Al dia siguiente se inocularon las plantas tratadas con una
suspensién de esporos de Botrytis cinerea en una solucion acuosa de
biomalta al 2%, con una densidad de 0,17 x 10° esporas/ml. Luego se
colocaron las plantas en una cimara climatizada a temperaturas entre 22 y
24°C y elevada humedad atmosférica. Después de 5 dias se determiné
visualmente la extensién de la infeccidn filngica por la superficie afectada
por la infeccion de la hoja.

En esta prueba, las plantas tratadas con 250 ppm de los compuestos
activos de los ejemplos 3, 4, 6, 11, 15, 25, 26, 30, 33, 35, 37, 39, 40, 41, 42,
43, 44, 45, 46, 47, 10 51, 52, 54, 55, 56, 60, 61 no mostraron infeccion, o
muy escasa, es decir, inferior al 10%, mientras que las plantas no tratadas
estaban al menos 80% infectadas.

Ejemplo de uso 3 — Actividad curativa contra herrumbre pardo de trigo
b
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causado por Puccinia recondita

Los compuestos activos se preparan como solucién madre, por lo
cual 25 mg de compuesto activo se mezcla con una mezcla de acetona y/o
DMSO y el emulsionante Uniperol® EL (agente humectante con accién
emulsionante y dispersante basada en alquilfenoles etoxilados) en una
relacion en volumen de solvente : emulsionante de 99 : 1 hasta un volumen
total de 10 ml y la dilucién de 1a mezcla hasta un total de 100 ml con agua.
Esta solucién madre se diluye con la mezcla descrita de solvente—
emulsionante—agua hasta la concentracién deseada.

Las hojas de semillas germinadas de trigo sembradas del cultivar
“Kanzler” se espolvorean con una suspensioén de esporas herrumbre pardo
(Puccinia recondita). Las macetas se colocaron en una camara con elevada
humedad atmosférica (90 a 95%) at 20-22°C durante 24 horas. Durante
este tiempo, las esporas germinaron y los tubos germinativos penetraron en
el tejido de las hojas. Al dia siguiente se rociaron las hojas hasta punto de
chorreo con una suspensién acuosa con la concentracién de compuesto
activo establecida a continuacién. Las suspensiones o emulsiones se
prepararon como se describié antes. Después de secar la cubierta rociada se
cultivaron las plantas de prueba en un invernadero a temperaturas entre 20
y 22°C y a 65 a 70% de humedad relativa durante 7 dias. Luego se
determind la extensién del desarrolio de la herrumbre en las hojas.

En esta prueba, las plantas tratadas con 250 ppm de los compuestos
activos de los ejemplos 60, 61 no mostraron infecciéon, mientras que las

plantas no tratadas estaban infectadas en un 80%.

pe”
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REIVINDICACIONES

1. Una triazolopirimidina sustituida caracterizada porque tiene la

formula I

w RR

»aX r
Y N
L,
NN ()
¢ sy
N X
en donde:
X  es halégeno, ciano, alquilo C,—C,, haloalquilo C,—C,, alcoxi C;—~C40
haloalcoxi C,—C;;

W es oxigeno o azufre;
Y O-R*0 un grupo NR'R,
A es un enlace quimico o un grupo CR'R?;
los radicales L independientemente uno de otro son halégeno, alquilo C,;-
Cs, alquenilo C,-Cq, haloalquilo C,—Cs, alcoxi C,—Cs, nitro, amino,
NHR, NR?, ciano, S(=0),A' 0 C(=0)A?, en donde
R independientemente uno de otro es alquilo C,—Cg o
alquilcarbonilo C,—Cg;
A'  es hidrégeno, hidroxilo, alquilo C;-Cs, NH,, alquilamino C;-Cj
o di—(alquil C;—C;)amino;
n es0,102;
A? es alquenilo CrC,, alcoxi C;—Cj, haloalcoxi C;—Cs,
hidrégeno, hidroxilo, alquilo C,—Cs, NH,, alquilamino C,—Cso

nr



di—(alquil C,—C¢)amino;

es001,2,3,4065;

es hidrégeno, alquilo C,—C,, formilo, alquilcarbonilo C,-C,; o

alcoxicarbonilo C,—C; o junto con R? alquileno C;—C¢ donde un

atomo de carbono puede ser reemplazado por un atomo de oxigeno o

un dtomo de azufre y que opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 grupos

alquilo C,—C, grupos y/o 1 6 2 radicales R";

R*: es halégeno, OH, alcoxi C,—C, o alcoxicarbonilo C,—C,;

es hidrégeno, alquilo C;—C, que tiene un radical R®, haloalquilo C—

Cs, alcoxi C—C,, cicloalquilo C;—C4 o fenilo que opcionalmente

lleva 1, 2 6 3 radicales R";

R e OR’, SR NR"R? COOR"”, CONR"RY,
NHC(=NR'®)NRR"Y, fenilo que opcionalmente lleva 1,2 6 3
radicales R°, heteroarilo de 5 6 6 miembros que tiene 1 dtomo
de nitrégeno y opcionalmente 1 6 2 otros heteroatomos
seleccionados del grupo que consiste en O, S y N como
miembros del anillo y que opcionalmente lleva 1 6 2 radicales
R® o puede portar un anillo fenilo fusionado que por su parte
puede tener 1 6 2 radicales R% oes cicloalquilo C3—Cs;

R% es halégeno, alquilo C,—C,, haloalquilo C,—C,, OH, alcoxi C—
C,4 0 alcoxicarbonilo C,—C,;

es hidrégeno, alquilo C,—~C, o alcoxi C,~C, o junto con R2 es

alquileno C;—Cs donde 1 atomo de carbono puede ser reemplazado

por un dtomo de oxigeno o un dtomo de azufre y que opcionalmente

lleva 1, 2, 3 6 4 grupos alquilo C,—C, y/o0 1 6 2 radicales R";

y g



R' es hidrégeno, alquilo C;—Cy, hidroxialquilo C,—C,, alcoxi C;—Cq
alquilo C,—C,, hidroxi— alcoxi C,—C4— alquilo C,—C,, haloalquilo C,—
C;, alquenilo C;-Cs, haloalquenilo C—Cs, cicloalquilo C;—Cg,
cicloalquil C;-C;— alquilo C,—C,, halocicloalquilo C;—Cs,
cicloalquenilo C;—C;, fenilo, fenilalquilo C,—C,, en donde fenilo en
los dos tltimos radicales mencionados puede tener 1,2 6 3 de los
susfituyentes R’ siguientes:

R, es halégeno, ciano, nitro, hidroxilo, mercapto, amino,
carboxilo, aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alquilo C,—C,,
haloalquilo C—C,, alcoxi C,—C,, haloalcoxi C—C,, alquiltio
C,—C;, alquilamino C,—C,;, dialquilamino C;-C,,
alquilcarbonilo C,—C,, alquilsulfonilo C,—C,, alquilsulfinilo
C,—C,, alcoxicarbonilo C,—C,, alquilcarboniloxi C,—C,, alquil
Ci—Csaminocarbonilo, dialquil C,—C4 aminocarbonilo,

o R*junto con uno de los radicales R', R%, R? o R es alquileno C;—Cs

donde 1 dtomo de carbono puede ser reemplazado por un dtomo de

oxigeno o un étomo de azufre y que opcionalmente lleva 1,2, 3 6 4

radicales seleccionado del grupo que consiste en halégeno y alquil

C,—C4 y/0 1 6 2 radicales R*;

R’, RS independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,—Cy,
cicloalquilo C—Cs, cicloalquil C:—Cs— alquilo C,~C,, 0 junto con el
atomo de nitrégeno al cual estin adosados forman un heterociclo de
nitrogeno saturado de 5, 6 6 7 miembros que opcionalmente tiene
otro heteroatomo seleccionado del grupo que consiste en O, S y N

como miembro de] anillo y que opcionalmente lleva 1, 2, 3 4 4

F
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grupos alquilo C,—C,;

o uno de los radicales R* o R junto con uno de los radicales R', R?,
R? o R’ es alquileno C;~C4 donde 1 dtomo de carbono puede ser
reemplazado por un atomo de oxigeno o un itomo de azufre y que
opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 radicales seleccionados del grupo que
consiste en halégeno y alquilo C,—C, y/o 1 6 2 radicales R";

R, R® independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,-C, o
alcoxi C;—C, o uno de los radicales R’ o R® junto con uno de los
radicales R' o R? es alquileno C;~C¢ donde 1 dtomo de carbono
puede ser reemplazado por un itomo de oxigeno o un atomo de
azufre y que opcionalmente lleva 1, 2, 3 6 4 radicales seleccionados
del grupo que consiste en halégeno y alquilo C-C; y/o 1 6 2
radicales R";

R’ es hidrégeno, alquilo C,—Cs, formilo o alquilcarbonilo C;—Cy;

R eshidrégeno o alquilo C,—Cy;

R", R" independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,—Cs,
alquilo C,—C,, cicloalquilo C3—Cs, cicloalquil Cs—Cg— alquilo C,—C,,
o junto con el atomo de nitrdgeno al cual estan adosados forman un
heterociclo de nitrogeno saturado de 5, 6 6 7 miembros que
opcionalmente tiene otro heteroatomo seleccionado del grupo que
consiste en O, S y N como miembro del anillo y que opcionalmente
lleva 1, 2, 3 6 4 grupos alquilo C,—C,, en donde uno de los radicales
R, R también puede ser formilo, alquilcarbonilo C—Cs o
alquiltiocarbonilo C,—C;;

R" es hidrégeno, alquilo C,—C;, hidroxialquilo Ci—C,, alcoxi C,—C

N4
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alquilo C,—C,, hidroxi— alcoxi C,—C,~ alquilo C,-C,, haloalquilo C,-
Cs, alquenilo C,—C,, haloalquenilo C;—Cj, cicloalquilo Ci—Csg,
cicloalquil Cy-Cs;— alquilo C,—C,, halocicloalquilo Cy—Cs,
cicloalquenilo C;—C;, fenilo, fenilalquilo C,—C,, en donde fenilo en
los dos tiltimos radicales mencionados puede tener 1, 2 6 3 de los
sustituyentes R® anteriores;

R'", R" independientemente uno de otro son hidrégeno, alquilo C,—Cs;,
alquilo C,—C,4, cicloalquilo C3—Cs, cicloalquil Cy—Cg— alquilo C,—C,,
o junto con el d4tomo de nitrégeno al cual estin adosados forman un
heterociclo de nitrogeno saturado de 5, 6 6 7 miembros que
opcionalmente tiene otro heterodtomo seleccionado del grupo que
consiste en O, S y N como miembro del anillo y que opcionalmente
lleva 1, 2, 3 6 4 grupos alquilo C,—C;

R'® es hidrégeno, alquilo C,~C,0 alcoxi C,—Cs;
o una sal aceptable del compuesto I en agricultura.

2. El compuesto de la férmula I de acuerdo con la reivindicacién 1,

caracterizado porque X es haldgeno.

3.  El compuesto de la formula I de acuerdo con la reivindicacion 1 6 2,

caracterizado porque A es un enlace quimico.

4.  El compuesto de la formula I de acuerdo con cualquiera de las

reivindicaciones anteriores, caracterizado porque Y es un grupo O-R*, en

donde R* es como se definié antes,

5.  El compuesto de la formula I de acuerdo con la reivindicacién 4,

caracterizado porque R* es alquilo C,—C, o alquenilo C5—Ci.

6.  El compuesto de la formula I de acuerdo con cualquiera de las

y .4
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reivindicaciones anteriores, caracterizado porque R? es hidrégeno y R? es
alquilo C~C; o trifluorometilo o R' junto con R? es alquileno C,—Cs.

7.  El compuesto de la férmula I de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque R? es un grupo (CH,),—R®, en
donde k es 1 62 y R” es como se defini6 antes.

8. El compuesto de la formula I de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones anteriores, caracterizado porque R® es hidrogeno y W es

oxigeno, e Y es un grupo OR*y, en donde el grupo de la férmula

2
R‘-Zy_A_ﬁ;’R‘

deriva de un a-aminoacido o su éster, en donde a—aminodcido es
seleccionado del grupo que consiste en prolina, acido pipecolinico, leucina,
isoleucina, metionina, fenilalanina, tirosina y valina.

9. El compuesto de la formula I de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones anteriores, caracterizado porque mes 1,2,3 64y L es
seleccionado del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C,—
Cs , haloalquilo C,—Cg, alcoxi C,—Cg y alcoxicarbonilo C;—Cs.

10. El compuesto de la férmula I de acuerdo con la reivindicacién 9,
caracterizado porque el grupo fenilo sustituido por L, es un grupo de la férmula

L4
L2 L2
# L2
L'I
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en donde # es el punto de fijacién del esqueleto de triazolopirimidina y
L' es flior, cloro, CH30 CF;;

L2, L*independientemente uno de otro son hidrégeno o fliior;

L} s hidrégeno, fldor, cloro, ciano, CH;, OCH; 0 COOCH;; y

L*  eshidrégeno, fltior o CHj.

11. El uso de un compuesto de la férmula I de acuerdo con cualquiera de
las reivindicaciones anteriores para el control de hongos fitopatégenos.

12. Una composicion adecuada para controlar hongos daflinos,
caracterizada porque comprende un portador sélido o liquido y un
compuesto de la formula I de acuerdo con cualquiecra de las
reivindicaciones 1 a 10.

13. Un método para controlar hongos fitopatdgenos, caracterizado
porque comprende tratar los hongos o los materiales, plantes, el suelo o las
semillas que se protegen contra el ataque de hongos con una cantidad
efectiva de un compuesto de la férmula I de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 10.

BUENOS AIRES, JUNIO DE 2005.
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RESUMEN
COMPUESTOS DE TRIAZOLOPIRIMIDINA Y SU USO EN EL

CONTROL DE HONGOS DANINOS

Nuevos compuestos de triazolopirimidina de la formula I

N
Y L
L

donde:

es haldgeno, ciano, alquilo C,—C,, haloalquilo C,—C,, alcoxi C,—C4 0

haloalcoxi C;—C3;
es oxigeno o azufre;
es O-R* o un grupo NR°R®;

es un enlace quimico o un grupo CR'RS,

y las variables L, R' a R son como se define en la reivindicacién 1.

tautémeros y sus sales aceptables en agricultura para el control de hongos
fitopatdgenos (= hongos dafiinos) y un método para controlar hongos
dafiinos fitopatogenos, en donde el método comprende tratar el hongo o los
materiales, plantas, el suelo o las semillas que se protegen contra el ataque
de hongos con una cantidad efectiva de un compuesto de la formula 1, un

tautdmero de | y/o una sal de I de aceptacion en agricultura aceptable o su

El uso de los compuestos de triazolopirimidina de la férmula I, sus

tautémero.

AND
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BoxI Observations where certain claines were fonnd unsearchable (Cunthmistion of ttem 1 of first sheetf)

‘This international search reparthas not been astahlished in respect of certain claims under Article 17(2)(e) forthe following reascns:

1. Claims Nos.:
becouse they relate o gubject matier not required to be searched by this Anthority, namely:

2 Claimas Noa.:
D becanse they relate to parts of the international application that do not camply with the prescribed requirements to such
an extent that no meaningfinl infernationn] search can be carried out, specifically:

3, ClaimaNoa.:
because they are depandent claims end are not drafted in sccardance with the second end third sentences of Rule 6.4(g).

BoxII Observations whare unily of invention is lacking (Continustion of fiem 2 of first sheet)
This Infemational Searching Antharity foond nmitipls inventions in this international epplication, as follows:

s e supplemental sheet

1. |:| As all required additional search fees wero timely paid by the applicant, this imtermnstional search report covers all
searchableclaims.
of any additional fee,

[ 3]

_ As of the - foos . . . . .

. No recuired sddifianal scarch foce . P e tional seercd .
C] ;ﬁm!mmmu&%m; itil‘madlbydllml! Nolu::h“ .

Remark on Protest [[] Theadditional search fi-es were accompanied by the applicant’s protest.
[[] Noprtest accompanied the payment of additiooal search foes.
Form PCT/IBA/210 (contimation of first shest (1)) (Fuly 1992)
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The International Searching Authority has determined that this international
application contains multiple (groups of) inventions, namely

1. Claims 1-5, 7-13

compounds of formula (T) wherein R! is hydrogen, as well as
related claims 11-13.

2. Claims 1-5, 7-13

compounds of formula (I) wherein R! is C;-C, alkyl, as well as
related claims 11-13.

3. Claims 1-5, 7-13

compounds of formula (T) wherein R' is formyl, as well as
related clatms 11-13. :

4. Claims 1-5, 7-13

compounds of formula (I) wherein R! is C;-C, alkylcarbonyl, as
well as related clatms 11-13.

5. Claims 1-§, 7-13

compounds of formula (I) wherein R’ is C;-C, alkoxycarbonyl,
as well as related claims 11-13. )

6. Claims 1-5, 7-13

compounds of formula (I) wherein R* together with R? stands
for 8 C5-Cs alkylene, as well as related claims 11-13.

—————————
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Industria y Comercio
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REQUISITOS MINIMOS PARA ADMISION A TRAMITE
PCT

PATENTE DE INVENCION []/ MODELO DE UTILIDAD [ ]
€ Indicacién de que se sollcita la conceslén de una patente [1]’
4 Datos de identificacién del solicitante o de ia persona que presenta la solicitud [
@ Descripcion de la invencion [1
¢ Dibujos de ser estos pertinentés [1
4 Comprobante de pago de las tasas establecidas [ ,}/
COMPLETA [ ] INCOMPLETA [ ]
DISENO INDUSTRIAL [ ' ]
¢ indicaci6n de que se sollcita el registro de Disefio Industrial . [1
4 Dalos de identificacién del solicitante o de la persona que presenta ia solicitud [ ]
¢ Representacion gréfica y fotogréfica del Disefio industrial 0 ‘muestra del [
material que incorpora el disefio
¢ Comprobante de pago de las tasas establecidas []
COMPLETA [ ] INCOMPLETA [ ]

ESQUEMA DE TRAZADO [ ]

€ Indicacién de que se solicita el registro de un Esquema de Trazado {
¢ Datos de identificaclon del solicltante o de la persona que presenta la solicitud |
€ Representacion gréfica del esquema trazado [
4 Comprobante de pago de las tasas establecidas {

[

COMPLETA [ ] INCOMPLETA
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Bogotd D.C.,

Doctor (a)

FERRERO EMILIO

Apoderado(a) y/o Representante de
BASF AKTIENGEBELLSCHAFT

REFERENCIA Radicacién No. 06 128580
Solicitud internacional PCT/EP2005/006855
Fecha iniclo fase nacional 25/01/2007

Trimite 11
Evento i7e
Actuacién 416
Oficio No. 2391
Follos 1

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expedientes indicado en la referencia, refine los requisitos de forma establecidos en
la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacién en
Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Circular (nica de la SBuperintendemcia
de Industria y Comercio, se envia el extracto de la solicitud a la Oficina de
Comunicacicnes para efecto de su publicacién en la Gaceta de Propledad Industrial.

Ctmplase Y1BE 20

Dado en Bogotd DC,

8 DE VERGEL
Jefe de la divisién de Nuevas Creaciones



