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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT .
" ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencién. [] Patente de Modelo de Utilidad.
[ICapitulo I. : B Capitulo I.
@ Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT, .
ociedad constituida y existente bajo 'las IDENTIFICACION
SOLI((:TI'1I')ANTE eyes de la Republica Federal de Alemania. C.C. ] NIT 0
Direccién: 67056 Ludwigshafen, C.E. O Otro O
; Republica Federal de Alemania.
O ! Cual
, Domigcilio. 67056 Ludwigshafen, NGmero
it ' : Republica Federal de Alemania
;I@ Nombre: EMILIO FERRERO . IDENTIFICACION
Direccion: Carrera4®. No. 72-35 ' c.C. X NIT 0
O APODERADO Fax: . 211 86 50
E-mail: clientes@camyp.com. Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. ' Numero 438.019 T.P 31.929
1. Carsten BLETTNER - ] 10. Frank SCHIEWECK
@ Unit. A 4/F, No. 23 Repulse Bay Road Lindenweg 4,
- Heng Kong, 67258 HeBheim,
INVENTOR (ES) China _ ' Republica Federal de Alemania
i (72) 2. Jordi TORMO | BLASCO i 11. Anja SCHWOGLER
: ' } Carl-Benz-Str. 10-3 ' Heinrich-Lanz-Str. 3,
x O 69514 Laudenbach, 68165 Mannheim,
v Republica Federal de Alemania. | Republica Federal de Alemania
3. Bemd MULLER ' 12. Jochen DIETZ
Stockinger Str. 7, , Spelzenstr. 2* .
67227 Frankenthal, ' 68167 I_\nannheim
Republica Federal de Alemania Replblica Federal de Alemania
4. Markus GEWEHR ' 13. John-Bryan SPEAKMAN
Goethestr. 21, In den Hahndornen 7,
56288 Kastellaun, 67273 _Bobenheim,
Republica Federal de Alemania | Reptblica Federal de Alemania.
5. Wassilios GRAMMENOS 14. Thorsten JABS,
Alexander-Fleming-Str. 13, . Richard-Wagner-str. 52 g,
67071 Ludwigshafen, 67454 HaBloch,
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania.
8. Thomas GROTE 15. Siegfried STRATHMANN
Im Hohnhausen 18, Donnersbergstrasse. 9,
87157 Wachenheim, ' 67117 Limburgerhof
Republica Federal de Alemania ' Republica Federal de Alemania
7. Udo HUNGER | 16. Ulrich SCHOFL
Kurt-Schumacher-Str. 43, . Erlenstr. 8,
55124 Mainz, 68782 Brahl,
Republica Federal de Alemania | Republica Federal de Alemania
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8. Joachim RHEINHEIMER 17. Maria SCHERER \
Merziger Strasse 24, Hermann-Jargens-Strasse.30,
67063 Ludwigshafen, 76829 Landau
Republica Federal de: Alemania Republica Federal de Alemania
8. Peter SCHAFER 18. Reinhard STIERL
Romerstr. 1, Jahnstr. 8,
67308 Ottersheim, 67251 Freinsheim,
Repiblica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania

®

PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EP2005/009456 Fecha: Septiembre 02 de 2005
Publicacién Internacional No. WO 2006/027170 A1 Fecha: Marzo 16 de 2006

©

Titulo (54)
6-FENIL-7-AMINO-TRIAZOLOPIRIMIDINAS. PROCEDIMIENTOS PARA SU
PREPARACION Y EL USO DE LAS MISMAS PARA COMBATIR HONGOS

NOCIVOS. ASI COMO PRODUCTOS QUE CONTIENEN LAS MISMAS.

Clasificacion Internacional (51) CO07D 487/04

o o Prioridad | (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud
sikd No[O DE Septiembre 08 de 2004 102004043836.6
@ Comprobante de pago No.: 07-24,402 Fecha: Marzo 26 DE 2007

K OO CONE EEORE Emlzle|

Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud por $ 482.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

Poderes, si fuere el caso.

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

Declaraciones. )

Copia de la solicitud internacional. (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)
Traduccion de la solicitud internacional al castellano. (Resumen, descripcion, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccién de los anexos del examen preliminar efectuado por ia IPEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

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

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

Arte final 12x12

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

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

Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS

[
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@ Salicito la concesion de la patente,
NOMBRE: EMILIQ FERRERO
~ e c
FIRMA: _“Za b2 e o0~
C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.929
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Docum ntos anexos

1. [X] Publicacién Internacional WO 2006/027170 A1
Paginas en el idioma original 69

Paginas en espafiol 92
Reivindicaciones: Numero (s) 13
Figuras: Numero (s)

2. X} Forma PCT/ISA/210. Informe de Busqueda Internacional.
3. X} Extracto de publicacion.

SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA FASE
INTERNACIONAL
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i (P0r Patents, Modelle und Zelchnungei; Wi
i _ ~"und ' und-zeichen).
TEeGE gL YR |
. T ’ . - R PYNY) .|.-/ . . 3 . g ’ . 1
LT ' s %
e m!NTACION Y ron:a \ VERTRETUNG UND VOELMACHT
- -.w\ n_,a—--..
A ; - -'~-.... i, I |
. - 1' ’;. —— I ?
/ Yo- tndéitros)., aha]o HITBAC (8) vrevmeeoeeeeoerroeremeeseeesesrenns Ich (wir) unten Unterzeichnender (de) e eseeeeesemaenn
. ...BASE Aktiengeselischaft BASE. AKL1ENGESELLSCRALY . oo
v e wobnhatt in Ludwigshatan,. Repuh'l.:l.ca Fadera)
~ ' | domlciliado(s) en -.Ludwigshafen,Replbiica de Alemania :

. Federal--de--Alemania v

. ' por el pruente nombramos & GERMAN CAVELIER,
; . tpa. 832, GONZALO PERDOMO, tpe. 831; ERNESTO
oy GAVELI.‘HI. tpe. 11518; y EMILIO FEB.REH.O tra.

+ ° 31029;. dom lduaduenlnCmnfmvm Boguti,
i Colombla, en obedecimiento a lo dispuesto en el pari-
1 grafo 1?7 del Articulo 543 del Cédigo de Comercig, ol
vi  primero como principal y los demis como suplentes, en
i 'my ‘orden, como nuestros representantes en todos loa

‘*  ssuntos de propiedad industrial con facultad para recibir

notificaclones y nombrar apoderadaa judiciales o ex-

d,tnjudlchles. El primer representante suplente reem-
“plazard 8! principal en coso de ausenclia o impedimento

%ﬂ definitivo de aquél. La mimma regle, se apli-
card o el segundo representants suplente haya de

mmphnrdpﬂmm, o ol tercero al segundo. En tales

. %t 1 - casas, el representante principal, o el primero, o segun-
.1 %, do suplente, en su .caso, o ambos, decla rardn su
r . ".’-. intencién de no ejercer la representacién mediante
. declargcién autenticada por Notario Piblico en Cplom-
) "bia, o-por Notario u otro hnclomrlo Piblieo, ¢ 1|
'. - ‘e‘daColombla en el extranjerc; ¥ sf se trature de im-
% 'n - pedimento, con ei certificedo respectivo. Si alguno de
it - los nombrados faliare definitivdimente, ¢! s!guiente to.
',‘i' mard su lugar. Cuando cesare la ausencla o h-npedi-
§
mento del representante principal, o de su primero o
. segundo suplente, en su caso, podrin ejercer la repre
sentacién, en su orden, uno u otros segin el
. mléndoh por el sclo hecho de ejercerla, ¢ :1
‘v, ese .momento el ejerciclo de la representacién porel
) prlmaro. segundo o tercer puplente en su caso.
:Admlgybajohsmlmnmmmﬂmm:nﬂera
) 1os abogados arriba nombrados, para obtener Ia pro-
W "teccién de mi {nuestra) propledad industrial y contra
- ld competencia deslesl, n cuyo efecto autorizo(amos)
a los dichos apoderandos ‘que me(nos) representen
ante cunlesquiern entidade} o personms, ejerzan o no
: juriediecién, .especialmente inte las del orden adminis-
! . trativo, contencioso-admin tivo y judicial, en todo lo
. concerniente a loa siguientds asuntos: a) Obtencidn de
; pltantu de invencién, modelos y dibujos industriales;
M + el regisiro de marcas de colectivas, defensivas
: iy de serviclos; el depésito| de nombres By
*  ensefiss; su renocvaclén, cambio de nombre o
< domicillo, cancelacién voluntaria; y el registro de )-
*, cencias de uso de esos hos; b) Las acciones de
opogicldn, cancelacién, n
‘cexlbn de licenclas y en
+ " nales, adminlstrativos o

——

\ * . relacionados con estos derdchos; acciones y juiclos que
2. —» Ppromovamos 0 e nos uevan. Y para que en todos .
; \ los asuntos arriba determ os, puedan sustitulr este
w mandato, transigir, deelstir| cancelar, reciblr, renunclar,
) y ratificar los actos hechog por agentes oficlosos.
L Dado 7 firmado hoy ...1J..4%. marze..de..1989
5\':-6:-.. .qi“. t '
' l\.'l ! W‘%

verlelhen durch dleses Schrelben an GERHAN CAVE-
LIER, tpa. 832; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; ER-
NESTO CAVELIER, tpa. 11519; 'I.I.n"ll EMILIO mmo

vertreter wird den Hauptvertreter 'eﬂet'nm y .
zeitwelligen oder definitiven Abwesenhelt oder I-I.Indar-
niases des ersten. Dieselbe Regel wird angewdndt wer

den wenn der zwelte Stellvertreter den erstén erssteenif’.

muss, oder der dritte den zwelten, In solchen Fills der.

Hauptvertreter, oder der erate oder der xwelts Stell-|-:

vertreter, bezichungswelse, oder belde, werden ihre
Absicht .aussprechen um nicht die Vertretung ' auszull-

ben mittelst Aunsage notariell beglaubigt In Koluinbien, |

oder vor Notar oder vor elnem anderen 3ffentlichen
Beamter, oder Kolumblanlschen Konmil im Auslande;
und wenn es ein Hindernisa sel, mittels der '
Beglaubigung. Wenn einer der Gennnnten

abwesend wihire, der Folgende wird thn ersstzen. Im‘r

Falle dass die Abwesenhelt oder das Hiridernis

Hauptvertreters, oder diejeriigen selnes erstim, mtm”

oder dritten Vertreters, bezleh

elner oder anderen, ordnungswelse werden die’ Vcr‘l:n

tung ausiiben und sie su sich nehmen nur auf’ Gnmd
sle ausrufiben, mit AufhBren zur Zelt der Auslibung der|
Vertretung durch den ersten, den’ :waitm nder .,den‘
dritten Stellvertreter be:lehunmln. : ‘_ : .
Ausserdem, und unter dieselben Regeln, wlr vg’r_leﬂ\hn'
den genannten Rechtsanwaelte die Vollmdeht, ind uin
den Schutz melnes -(i ) Indugtriéllen’ Blgéntim -
ruerhalten, und gegen den“(nlauteren: Wettbewerb .
dessem Zweck ich (wir) die genannten Bavol'lmleh--
tigten ernenne (n), damit sie uns vor bellebigen Iristitu-|-
tionen oder Personen, die die Rechtsisprechung ausfiben,

oder nicht, vor allem vor demen mit Verwaltungs, '

streitigem Verwaltungs, .und jurl.ltlschem

Chl_l;qkter )
in allen was sich auf hlgendeA legenhelten ‘bezieht,\

ru vertreten: ) Erlangung von” P;tmten.

“Mod?}
und Zeichnungen; Reglstrierting von. Waren., s;m’mf

Defensive- und Sarvice-zeichen; Auibemapr;upg
Handelsnamen- und zelchen: ihre

b) Die Oppositionsklagen, Annullerung, Ungl.lll.llkelt.
Vorsichtamassnahmen, ‘Lizenzen und im Aligerheinen
die Zivil, Straf-, Verwaltungs- oder streitigen Verwal:
tungeprozesse, ‘dle mit diegeri Rechten verbunden sind,
Aktionen undMVerhmdlun;en. ‘ﬂm -.-\vmntrei

oderdlemnum' orextreibt 1 ,le)ndnmit'dmihalhn .

Ty .v%'m,_' “'m%a
................... 5*"’-?*“""
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Ich beglaubige hlermit die Echtheit der vorste ._.....
eigenh#indig vor mir vollzogenen Unterschriften der filr
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigsharen am Rhein
handelnden Herren: -

" 1. Dr. Gunther W el z'el', Chemiker in

a.-

1

I-
|
!I
P

—
|
: |
P
U0 T

. {Franz Serfas)

Ludwigshafen am Rhein,

2. Dr. Peter Ri ch t e r s , Chemiker in
-Ludwigahafen am Rhein.

Die Herren Dr. Welzel und Dr. Richters 8ind mir persbnlich
bekannt.

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister
beim Amtsgericht Ludwigshafen am Rhein HR B 3000 be-
echeinige ich, dag die Herren Dr. Welgel.-und Dr. Richters
als Prokuristen gemeinschaftlich zur Vertretung und
Zelchnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem
8itz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind.

Ludwigshafen am Rhein, den 17. Mi#rz 1989

Die Echtheit vorstehénder Unterschrift des Notarassessors
Thomas Walter

als amtlich bestellter Vertreter des Notars Justizrat Dr. Kohler
in Ludwigshafen am Rhein und die Echthelit des beigedriickten
Dienststempels werden hiermit bestdtigt. Zugleich wird bescheinigt,
daB der vOrgenanntewzur~Vornahme der Amtshendlung befugt war.

Frankenthal (Pfalz) deneelnundzwanvlgsten Mﬁgz neunzehnhundert-
oL %‘é"r_leumffdgeﬂat
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El suscrito Cénaul General de Colombia en Frankfurt
am Main, Replolica Federal de Alemania, vistos los
documentos presentados por los interesados,

CERTIFICA:

Que el sefior 'Thomas Walter-—-—--—-=-——--m—c—mmcceocmcao——

quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein-- - -

autenticéd la(s) firma(s) del{os) signatario(s) del

Poder precedente, ejercia las funciones.indicadas y

su firma corresponde a la registrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)--——==c——mmcecea- '
que la compafiia BASF Aktiengesellschaft-—————==—c—mmwc—a-

es una sociedad constituida de acuerdo con las leyes
de la RepGblica Federal de Alemania y cmnple' su. bbjebb

conforme a las m:l.smas; que el(los) senor(es) Dr. Gunther
WELZEL y el Dr. Peter RICHTERS--—-—--———---—-—-'- ---------
qulen(es) en sus caréctlgr(es) de apoderados---~———=g=-—==

------------------------- -m=---y cuya(s) firma{s) fué
(fueron) sutenticada(s) ante el Hotario Thomas Walter-—--
---------------------------- es(son) sgu(s) represenfan—
te(s) 1e5al(es) en este paié. '

e R RS A DT

r oy ) 4 & GDID IDTA o SEXTD (&) DEL CIRCULD
CE ] ] o2 '‘BOGOY/L HATO CONSTAR QUE LA »

) s " o QN L QRIGINA
El Cénsul General né asume rﬂsnond'&TS L ARSHoTs e con-
ooy e e 't"',.‘ﬁ‘:';‘;:§
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Eﬁ BARAIAS
s _E,nupve£

tenido del documento.

el seis de Abril de mil noveqien_'

Frankturt a. M 0.6 ARR 1989

PAGADO IMPUESTO DE TIMBRE
Ao PHL- 6% g Lot E.£. K. R
- B! 7. e Ml
Mertha Nifo de Stand
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Die konsularische Legalislerug 18t notwendig.

. ﬂini -c},-l ﬁ] g s
C. de P. C. y 480 del C. de
s tuvo 2 la vista las pruebas de
p/representante y puede otorgar

NOTA PARA EL SEROR CONSUL COLOMBIANO: Segtin los articulps

Co., 8l el poderdante es una sociedad, el sefior Cénsul debe certific/t™}

su exglencla, que eferce su objeto soclal, que quien confiere el podey 4
' pogpr, seguidemente autenticar 1a firina de éste.
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l fﬁ%‘abucc'mm ‘OF ICIAL ND. 2056
de un documento escrito en Alemdn, el cual para su iden-—

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

que la presente.-

(A continuacion del poder conferido a GERMAN CAVELIER, GON-

-ZALD FERDOMO, ERNESTO CAVELIER y EMILID FERRERO, domiciliados
en la Cra. 4  No. 72-33, ‘Bocotd, el 17 de marzo de 1989, por
la sociedad BASF Aktilengesellschaft, domiciliada en

Ludwigshafen, RFAt)

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

ante mi, por los sefores:

i. Dr. GBunther W e 1 zel , qgquimico, domiciliado en

Ludwigshaten am Rhein,

2. Dr. Peter Rich¢ttrs , quimico, domiciliado en

Ludwigshafen am Rhein.

A los doctores Welzel y Richters los conozco en persona.

TN, Sl M Sede i e
1 ECOMO 201 3 9gXT0 1y DEL ..nruu.o
i é‘ nZ wn, )m HASD CONSTAR QuE LA

l'u VRO COINCIDR £0N LI ONIGINAL,
aur "l FENIDO & LA VISTA g

W‘g:;#i ,J&}Z - ’ utrar,.a\.- - ‘

L i I
Asg,ﬁﬁ?w%ﬁy A
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ARNIAGA DE H
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Certifico,

por haber tenido & la vista el registro de comer-

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

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

tados para representar conjurntamente y firmar por la sociedad
BASF Aktiengesellschaft, con sede en Ludwigshafen.

Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 1989

(sello redondos)
Dr. Siegfried Kohler Fdo.: firma ilegible
Notario de Ludwigshafen Th. Walter

Asesor del notario como repre

sentante oficialmente designado

< a
2 §§ del notario Dr. Siegfried Kahler

-
i i

b
¥ NIl .
Z Eg Se certifica 1la autenticidad de la firma anterior del asesor
€§C)% del notario, consejero de justicia Dr. Kohler, domiciliado en
2%
E i: Ludwigshafen am Rhein,

y la del sello oficial que la acom-

pafa. Al mismo tiempo se certifica

que eel mencionado notario

estaba facultado para realizar ese acto oticial.

Frankenthal (Ffalz), veintiuno de marzo de mil novecientos

ochenta vy nueve

A AN M e _ ik --mppncn-.;“,
i) -h'
\‘.“g-‘_al;n"‘u 0 QEXTO (1) OB Cipgyy, -;%
; L Y HAG0 COMATAR Oyy LA ¢
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. ‘E-:;:" l:r TEwWMG 2 LA vixTa
T u:?f. ’*“d‘!‘ !T‘l;l-l.r.lp*hn
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- %ijP;;;gd;hte del Tribunal Regional

Fan.: firma ilegible (sello redondo:)

(Franz Serfas) El Fresidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Pfalz)

Motat: Derrechos 20,-— DM

EN ESFAROL: La legalizaciéon de las firmas anteriores por el
Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo el No.
0077 (Certificaclon consular) del & de abril de 1989 y del

Ministerio de Relaciones Esteriores de Colombia bajo el No..

83061 del 24 de abril de 1989.

Fagado impuesto de timbre US% 6,00
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. CAVELIER
C ABOGADOS
' EDIFICIO S‘ISKI

CARRERA 4%, No. 72-33

COounEo ELECTROMICO MUNDIAL: CAVE

TELEFONO (37) (V] 2120100
CasLes; CAVELEYES

BOGOTA 8, COLOMBIA

Sefnor Jefe de la
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES _
Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.
Poderdante: BASF AKTIENSFSFLLSCHAFT
P .H_MPo&é’i::'cér{f{eir:'iao el: 17-03-89 -
L& j
X - . Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi calidad de apoderado -
0 ﬁﬁyprfniipal del poderdante - arriba meh01onddo U-ﬁ#&nﬁﬁmgﬂ?m
o..i..manifiesto a Usted que sustituyo el poder q,on_fen;!ﬁ“:‘gpwe.lﬁ_‘_
T ‘eidottor EMILIO FERRERO, Abogado -~ con'- Tarjeta Prufg@qn.,,, o
R '_ ....-ij.'- 31.929, con todas las fecultades que me fueron confnr‘ldag EC ,-‘_1
- ;L S ' . '_r'"':'-.?-' ‘I
Hago la anterior sustltu01on conforme al art;culo Gsuderﬁ,ﬂ
Cddigo de Procedimiento Civil. ya que 1los otros sust:tutu.;‘;"
faltan en este momento. e .‘:,‘,;-f:-".‘;?,‘-' SR
U o - I
MR .\“'-H

Sefior Jefe,

' N uERMANm *a**—"“' - ae
. TPA. No. -832 , '
C C. No. 2.877. 324 de Bogotu

14

B it I e SO e &

[
: COMO HOTS, ..o SANTO [y Dby CiRGVab T 1
OF 80;0TA, MANY CONRIANMUE WA Y
rotocorA ':o,.t --F-"-a‘:::l.n!:];::m 5]
Acepto: ' \gﬁfgf:l‘}?-yi.‘ : o ,,' EL-. ’H‘ , g '_ﬂ ———— ‘_1"%-
§%‘§ 22°FE E £
lb.i"“-ag- o T 4 I y .
Aadgeje | SN o W,
AL e o = _
é PABLO MEHDE: EMILIO FERRERO f
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DILIGENTIA DE AUTENTICACION ..D‘E ‘Fiﬂﬁﬂ
CON PRESENTACION PERSONAL
{ Art Lo, del Decielo 2782 de 1989)

Arte el Notario Cincuento (50) del Circulp de vaté do’
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CAVELIER
ABOGADOS
EDIFICIO SISKI
CARRERA 4a No. 72-35
BOGOTA, 8 - COLOMBIA

CESION

Yo, (nosotros), abajo firnado(s)

domiciliado(s) en

© CAVELIER ABOGADOS

WPPODERE-343 %;

CO Assignment Form 01 11/98

P Colombia

0000055874

ASSIGNMENT

1 (we), the undersigned

Carsten Blettner

Unit A, 4/F, No. 23 Repulse Bay Road, Hong Kong
China

Citizen of Germany

Jordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Str.10-3, 69514 Laudenbach
Germany

Citizen of Spain

Bemnd Miiller

Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal
Germany

Citizen of Germany

Markus Gewchr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun
Germany

Citizen of Germany

Wassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen
Germany

Citizen of trecce

Thomas Grote

Im Hihnhausen 18, 67157 Wachenheim
Germany

Citizen of Germany

Udo Hiinger

Kurt-Schumacher-Str. 43, 55124 Mainz
Germany

Citizen of Germany

Joachim Rheinheimer

Merziger 5tr.24, 67063 Ludwigshafen
Germany

Citizen of Germany

Peter Schifer

Rémerstr.1, 67308 Ottcrsheim
Germany

Citizen of Germany

Frank Schicweck

Lindenweg 4, 67258 HeBheim
Germany

Citizen of Germany

|0

pdcoass.rdf



S | Colombia \L\
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! 0000055874
Anja Schwogler
Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

Jochen Dietz

Spelzenstr. 2a, 68167 Mannheim
Germany

Citizen of Germany

John-Bryan Speakman

In den Hahndomen 7, 67273 Bobenheim
Germany

Citizen of United Kingdom

Thorsten Jabs

Richard-Wagner-5tr.52g, 67454 HaBloch
Germany

Citizen of Germany

Siegfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof
Germany

Citizen of Germany

Ulrich Schafl

Erlenstr. 8, 68782 Briihl
Gemnany

Citizen of Germany

domiciliado(s) en

Maria Scherer

Hermann-Jiirgens-Str.30, 76829 Landau
Germany

Citizen of Germany

Reinhard Siier)

Jahnstr.B, 67251 Freinsheim
Germany

Citizen of Germany

declaro(amos) bajo juramento ser tnico(s) y verdadero(s) state(s) under oath to be sole and true inventor(s) of the
inventor(es) de la invencion: invention:
6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines, processes for their preparation

and their use for controlling hermful fungi, and also compositions
comprising them

declarc{amos) asi mismo que cedo(emos) y state as well, that assign, without reservations or limitations
transfiero{erimos), sin limitacion, a favor de la sociedad in favour of
Pase al f\';aus'ct&ug‘a*" BASF Aktiengesellschaft
constituida y existente de conformidad con las leves de a corporation constituted and existing in conformity with
the laws of
Al A Germany
L=
domiciliada en domiciled in B
Lesg Lodanss 4"«/“'-- Macasim 67056 Ludwigshafen, Germany é
© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Assignment Form 01 11/98



todos los derechos inherentes a dicha invencién y que la
citada Compaiiia queda facultada para solicitar en su

nombre la patente correspondiente en la Repiiblica de
Colombia

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

€O Assignment Form 01 11/98

Colombia
, Page 3

0000055874

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.

pdcoass.rdf
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' Page 4

0000055874

Dado y firmado hoy Given and signed this 2 Z ssp' znns

Firma Signature

N S

T Sveweck, Tn proxy For Cirsten Blomer

Jordi Tormo i Blagco

B, ALl

Bernd Miiller

- Mucesliat  Cpraneaas
Wassilios Grammenos
(/(&-L.g..‘

" Thomas Gro

\\

Udo Hiinger

Joachim Rheinheimer

Peter Schiifer,

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Assignment Form 01 11/98
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Page 5

0000055874

Frank Schieweck

A Pl d

vAnja Schwagler ﬂ

Jochen Dietz

?a/@ﬂz{’
Sl

.lohn-Prynn Speakman

=Tt o

Thorsten J.‘s/
g/

Siegfried Strathmann

ey

Ulrich Schéfl §

W owre Qe

Maria Scherer

A T

Reinhard Stierl

Notarization and lcgalized by means of Apostille

©® CAVELIER ABOGADOS
WPPODERE-343

CO Assignment Forn 01 11/98

pdcoass.rdf



U.R.Nr. 2546/2005

I, Alfred Kluge, notary public at Ludwigshafen/Rhine,
Federal Republic of Germany, hereby testify and
confirm that the foregoing signatures of

1. Mr. Frank Schieweck, residing at Lindenweg 4,
67258 HeRheim, Germany, personally known to me,

Mr. Schieweck is acting

i) on his own behalf,

ii} in proxy for
Mr. Carsten Blettner, residing at Unit A, 4/F,
No. 23 Repulse Bay Road, Hong Kong China,
Citizen of Germany,
the proxy is attached hereto,

2. Mr. Jordi Tormo i Blasco, residing at Carl-
Benz-Str. 10-3, 69514 Laudenbach, Germany,
perscnally known to me,

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

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

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

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

7. Mr. Udo Hiilnger, residing at Kurt-Schumacher-
Str. 43, 55124 Mainz, Germany, personally known to
me,

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

9. Mr. Peter Schiadfer, residing at Rémerstr. 1,
67308 Ottersheim, Germany, personally known to me,



-«

10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

18.

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

Mrs. Anja Schwégler, residing at Heinrich-
Lanz-Str. 3, 6816é5 Mannheim, Germany, personally
known to me,

Mr. Jochen Dietz, residing at SpelzenstraBe
2 a, 68167 Mannheim, Germany, personally known to
me,

Mr. John-Bryan Speakman, residing at In den
Hahndornen 7, 67273 Bobenheim, Germany,
personally known to me,

Mr. Thorsten Jabs, residing at Richard-Wagner-
Str. 52 g, 67454 HaPloch, Germany, personally
known to me,

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

Mr. Ulrich Schéfl, residing at Erlenstr. B8,
68782 Brithl, Germany, personally known to me

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

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

are true and valid.

Ludwigs ine, this 22" day of September, 2005

Wert 5.112,92 €

notary public




APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland
Diese dffentliche Urkunde
‘2. ist unterschrieben von Notar
Kluge
- 3. in seiner Eigenschaft als
Gffentlicher Notar
4. gie ist versehen mit dem Siegel/Stempel
des Notars Alfred Kiuge
in Ludwigshafen am Rhein

Bestatigt

in Frankenthal {Pfalz)

am 12. Oittober 2005

durch den Prasidenten des Landgerichts
unter Nr.:31 Eb - 1158-1161/05

NOO

Siege!/Stempel: 10. Unterschrift
- Im Auftrag

v - .
Y
-~
s, v "
’

' : (Christian Kéneke)
) Richter am Landgericht

- o

4

Kostenvermerk:

e Gebihr 12,-- €

70



certified copy

To all 1o whom these presents shall come:

T, fester 6. ]‘Iilalig Notary Public, duly authorised and sworn, residing
and pracﬁsing in the Hong Kong Special- Administrative Region of the
People's Republic of China T

Do Hereby Certify that on this day and date before me personally came
and appeared Dr. Carsten Georg BLETTNER (Holder of Hong Kong
Identity Card No.R355850(8)) (in the document annexed to this

certificate known as Dr. Carsten Blettner), who in my presence and inthe ™ |
presence of Dr. jur. Harald Feltkamp (Holder of Hong Kong Identity -

certify that the signature of Dr. Carsten Georg BLETTNER subscribed
on the document annexed is of the own, true and proper handwriting of
the said Dr. Carsten Georg BLETTN'ER.

In Testimony whereof, I have hereunto

subscribed my name and affixed my seal of
office, this 12" day of August in the Year Two

Thousand and Five s
P i
_: \'“ :.:;" :' N ‘: 'l;‘ 1
B ‘ piF4
ik A

..-'--- Rl

Lester G: Huang "

Notary Public,
1225, Prince's Building, Cﬂﬂ'ﬂI chg Kﬂng .:A. _

Card No.P925673(7)), both being present at the same time, did sign his ;-
name on the said document annexed, and the said Dr. Harald
FELTKAMP. did also attest such signature of Dr. Carsten Georg
BLETI'NERé-by signing his name on the said document annéxed, and I..



APOSTILLE
{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

aasasdaswe

2. ::-?’bﬁhc m%,r@aramﬂumg

3. acting in the capacity oflioméﬂabhn“

4. bears the seal/stamp of {e8tec. GusSm...
Certified

s. st High Cout 6. the,...].5..AUG-. 2005




PROXY

1, Dr. Carsten Bleftner, living Unit A, 4/F, No.23 Repulse Bay Road,
Hong Kong, former employee of BASF Aktiengesellschaft, D-67056
Germany and now employee of BASF East Asia, Regional
Headquarters Ltd, 44" Floor, Jardine House, No.1 Connaught
Place, Central Hong Kong, hereby authorize

PDr. Frank Schieweck

having its business address at BASF Aktiengesellschaft, D-67056
Ludwigshafen, Germany,

to act for me and to sign in my name and on my behaif any and all
assignments or power of attorneys for patents and patent
applications in which | am involved as inventor or co-inventor for all

corresponding countries.

This Proxy shall be valid until December 31, 2006.
Hong Kong, 12™ August 2005

Dr. Carsten Blettner

|, Dr. jur. Harald Feltkamp, Director Legal and Tax of BASF East Asia Regional
Headquarters Ltd., herewith confirm to have withessed the signature of Dr.
Carsten Blettner.

b 4



I hereby certify the copy reproduced above to be
a true and correct copv of the original record.

Ludwigshafen/Rhine, this 22" day of September, 2005

notary- public

s



APOSTILLE

(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Land : Bundesrepublik Deutschland

Diese Gffentliche Urkunde

2. ist unterschrieben von Notar

Kluge

3. inseiner Eigenéchaﬂ als

dffentlicher Notar .

4. sie ist versehen mit dem Siegel/Stempel

des Notars Alfred Kluge
in Ludyvigshafen am Rhein

. Bestétigt
in Frankenthal'(PfaIz)
am 12. Oiktoker 2005
durch den Priasidenten des Landgerichts
unter Nr. 91 Eb - 1162/05

© ENoOO

Siegel/Stempel; 10. Unterschrift
Im Auftrag

e N (Christian Kdneke)
h Richter am Landgericht

. ] Kostenvermerk;
/ ’ Gebuhr 13,-- €

cDiDOO:"Gif ™ /S92



1

TRADUCCION OFICIAL No. 11833
de un documento escrito en Aleman, efectuada por Luz Armiaga de Herber,
resolucién del Ministerio.de Justicia 599 del 6 de marzo 1878.-

0000055874
Traduccién de las legalizaciones en aleman que se encuentran a continuacién de
un documento de cesidn, escrito en espafiol e inglés, por medio del cual los
sefiores

Carsten Blettner

g:it A, 4/F, No. 23 Repulse Bay Road, Hong Kong
ina

Ciudadano de Alemania

Jordi Tormo i Blasco
Carl-Benz-Str.10-3, 698514 Laudenbach
Alemania

Ciudadano de Espaiia

Bernd Miiller

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

Udo Hiinger

Kurt-Schumacher-Str. 43, 55124 Mainz
Alemania

Ciudadano de Alemania

Joachim Rheinheimer

Merziger Str.24, 67063 Ludwigshafen
Alemania

Ciudadano de Alemania

Peter Schafer

Romerstr.l, 67308 Ottersheim LA o (b R s L
Alemania
Ciudadano de Alemania £6e

Resolucion No.599 Minjusticla

A



Frank Schieweck

Lindenweg 4, 67258 Heflheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Anja Schwogler

Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

Jochen Dietz

Spelzenstr. 2a, 68167 Mannheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

John-Bryan Speakman

in den Hahndornen 7, 67273 Bobenheim
Alemania

Ciudadano del Reino Unido

Thorsten Jabs

Richard-Wagner-Str.52g, 67454 Hafloch
Alemania

Ciudadano de Alemania

Siegfried Strathmann
Donnersbergstr.9, 67117 Limburgerhof
Alemania

Ciudadano de Alemania

Ulrich Schofl

Erlenstr. 8, 68782 Brahl
Alemania

Ciudadano de Alemania

Maria Scherer

Hermann-Jurgens-Str.30, 76829 Landau
Alemania

Ciudadana de Alemania

Reinhard Stierl

Jahnstr.8, 67251 Freinsheim
Alemania

Ciudadano de Alemania

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

y ceden sin limitacién a la sociedad BASF Aktiengeselischaft, domiciliada en
67056 Ludwigshafen, Alemania, todos los derechos inherentes a dicha invencién y
que la citada compafia queda facultada para solicitar en su nombre la pate
wz IAGA n jnsen .
CTO. EINTEHPRE DFICIAL

Rcsolucsdh"No.F.w Minjusticla




3

correspondiente en la Repulblica de Colombia. Hay dieciocho firmas ilegibles de
los mencionados sefiores.- Dado y firmado el 22 de septiembre de 2005 en

Ludwigshafen, Alemania.-

Sigue certificacién notarial en inglés d2 las firmas antecedentes por el notario de
Ludwigshafen am Rhein, Alfred KLuge, el 22 de septiembre de 2005 bajo el

protocolo notarial Urk.R. No. 2546 / 2005.- (Hilo y oblea notarial en relieve)

Valor: 5.112,92 Euros.- oLt
APOSTILLE
... (Convention de La Hays du 5 octobre 1961) .
1. Pais: Republica Federal de Alemania e
Este documento publico PO
2. Ha sido firmado por el notario Kluge -__5,'.;:;
3. Actuando en calidad de notario pubtico - L3

4. Lieva el sello oficial del notario Alfred Kiuge, w
notario de Ludwigshafen am Rhein

Certificado
5. en Frankenthal (Pfaiz)
6. el 12 de octubre de 2005

7. por el Presidente de) Tribunal Regional “
8. bajo el No. 91 Eb — 1158-1161/05 o
9. Seflo . 10. Firma 0
(Hilo y oblea del Tribunpl Regional) Fdo.: firma ilegible
(Christian Kéneké)
Juez del Tribunal Regional
Costas: et
Derechos 12,00 €

1 eeg S8 V230

(s
Ty

[}
-
[ 3]

h}
¢
CHLEG S

I..
ks

v
.

ne

-.'Liﬁ

-
.

Siguen documentos en idioma inglés y certificacion nofrial en inglés de la
autenticidad de las copias de dichos documentos por el notario de Ludwigshafen/

Rhein, Alfred Kluge, el 22 de septiembre de 2005.-

GA DE HERBER
1‘!‘5": R t. INTERPREJTE ORICIAL

'\-!

B

Resollicion No.5B9 Winjusticts
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APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

1. Pals: Repablica Federal de Alemania
Este documento publico
2. Ha sido firmado por el notario Kluge
3. Actuando en calidad de notario piiblico
4. Lieva el sello oficial del notario Alfred Kluge,
notario de Ludmgshafen am Rhem
. settied o
o Cemﬁcado
5. en Frankenthal (Pfalz)
6. el 12 de octubre de 2005
7. por el Presidente del Tribunal Regional
8. bajo el No. 91-Eb ~ 1162/05
9.8llo ... 10. Firma

(Hilo y oblea del Tnbunal Regional) - Fdo.: firma ilegible .-
(Christian K6neke) - ._. .
Juez del Tribunal Regional = i

Costas:
Derechos 13,00 €

¥
r 3
|“"

l-' i

v 11: 30

-t
f
Y

e el I
Jl.lnr!.' h‘-"-] -

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en Ios arctljvos—

estas oficinas para su confrontacion.-

3.,
Bogota, 23 de febrero de 2007. 3. :
&30 ! LUZ ARRIAGA DE HESBER
j- - THADUCTORA E INTERPAETE oricm.
i (ﬂ bR

leolucldn No. 500 M ‘Flusﬂeh

2w

WO VEGRE

r, -
-
. awle

.
I TIRE

ol s )
'

|c,||'.-';: -

!‘g



[ 23

=
=
was
Saars
<!
‘g i
="
=8
Lad
G|

MIRISTERID BE
RELACIORES
EXTERORES

%Llo\

FUBLICHES IRTITADAS

i <
‘SoEES
o B s
c@-ﬁﬁa
25
=5
<

o
N
ad b 5 =4
= =

] H
< 2o

g —)
ao i

| g

o~ 5
2=} S e
Lad =
g 5

L

=

LA3

'y e TR O0T G o raer DB BOGOTAC STABLE
'35._‘ R R ) >

G."'.'nge P lzndnT tebﬁsaﬂ?”ﬂ

Co . . v 1
SOC SSL T2 . & f AT WG Y T
-~
o

SINTRECIR

36 1 Cokn 8. 1 Bt 80 noLngy ND,

] ALA S0 R s inafo gk f
GOt s rinT nioLb 223
uad oher Suobe i pheeY T
u‘-t MR LTI M iy 1 """asu‘- !-. <
,9; Jo oA wralor 190 Boaa of'es 1 Evo A

qu_
AEXTO Drt LIRCULO DE S ; . hFr:. 2

=

<

~ ) o

1_\

b N

)

J

BT a3

sk
i
N
%
(&)
e
(r

- 1 -._-,y-.,.- it ar i - R P
LS ey

“—GRINGIOE(N) LON um&inA AECISTAADA POR -

¥, crss ™ X
e Los, 3 aﬂﬁlo v ol I-I ik
‘_4 AT T 141 nfv'.h“ qvfg}ﬂ& . o

n‘j&f_‘, '\Jl‘ . ... . Aa‘i-"l" ;4 .\
o [ |.|.| "

; ' E .r .m

it iﬂﬂ 1' \l&‘-ﬁl .f _n

[y
FE

u I' a‘ :":

s;f;’.:'-j. a’( "-
@ ﬁe. ﬁ"“:‘f-g,;’__ ; &
nc o Enny '- i“ﬂrwllal'u %

000 0 may



o , ' 11Z§E)
TRADUCCION OFICIAL 052/2007 DE UN DOCUMENTO EN INGLES Y EN
ESPANOL, REALIZADA POR EDUARDO CALADO NOGUERA, TRADUCTCR OFICIAL
AUTORIZADO POR RESOLUCION £41 DEL 27 DE FEBRERO DE 1976 POR EL
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEBIDAMENTE REGISTRADQO ANTE EL
MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES DE COLOMBIA.

DE ACUERDO CON DICHC DOCUMEMNTO

Carsten Blettner

Unit A, 4/F, No. Repulse Bav Road, Hong Kong, China, ciudadanoc de
Alemania;

Jordi Tormo i Blasco

Carl-Benz-Str. 10-3, 69514, Laudenbach, Alemania, ciudadano de
Espaifia;

Bernd Miiller

Stockinger Str. 7, 67227 Frankenthal, Alemania, ciudadanp de
Alemania; | |
Markus Gewehr

Goethestr. 21, 56288 Kastellaun, Alemania, Ciudadanc de Alemania;
Wassilios Grammenos

Alexander-Fleming-Str. 13, 67071 Ludwigshafen, Alemania,
ciudadano griego;

Thomas Grote

Im Hdhnhausen 18, 67157 Wachenheim, Alemania, ciudadano alemén
Udo Hiinger

Kurt-Schumacher-Str. 43, 55224 Mainz, Alemania, ciudadano aleman
Joachim Rheinheimer

Merziger Str. 24 67063 Ludwigshafen, Alemania, ciudadano aleman;
Peter Schiafer

ROmerstr. 1,.67308 Ottersheim, Alemania, ciudadano alemé&n;

Frank Schieweck

Lindenweg 4, 67258 Hessheim, Alemania, ciudadano aleman

Anja Schwogler



Heinrich-Lanz-Str. 3, 68165, Mannheim, Alemania, ciudadano
aleman;

Jochen Dietz

Spelzenstr. 2%, 68167 Mannheim, Alemania, ciudadano aleman:;
John-Bryan Speakman

In den Hahndornen 7, 67273 Bobenheim, Alemania, ciudadano del
Reino Unido;

Thorsten Jabs

Richard-Wagner-Str. 52g. 67454 Hassloch, Alemania, ciudadano
aleman;

Siegfried Strathmann

Donnersbergstr. 9, 67117 Limburgerhof, Alemania ciudadano aleman;
Ulrich Schoéfl

Erlenstr. 8, 68782 Briihl, Alemania, ciudadano aleman;

. Maria Scherer

Hermann-Jiirgens-Str. 30, 76829 Landau, Alemania, ciudadano
aleman;

Reinhard Stierl

Jahnstr. 8, 67251 Freinsheim, Alemania, ciudadano aleman

DECLARAN BAJO JURAMENTO SER LOS INVENTORES UNICOS Y VERDADEROS DE
LA INVENCION 6-fenil-7-amino-triazdopirimidinas, procedimientos
para su preparacién y el uso de las mismas para combatir hongos
nocivos, asi como composiciones que contienen las mismas
ADEMAS QUE CEDEN SIN RESERVAS NI LIMITACIONES EN FAVOR DE BASF
AKTIENGESELLSCAFT, UNA SOCIEDAD CONSTITUIDA Y EXISTENTE DE
CONFORMIDAD CON LAS LEYES DE ALEMANIA, DOMICILIADA EN 67056
LUDWIGSHAFEN, ALEMANIA, TODOS LOS DERECHOS INHERENTES A DICHA
INVENCION Y QUE LA CITADA COMPANIA QUEDA FACULTADA PARA SOLICITAR
EN SU NOMBRE LA PATENTE CORRESPONDIENTE EN LA REPUBLICA DE

COLOMBIA. DADO Y FIRMADC POR TODOS LOS INVENTORES ARRIBA CITADOS.
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PODER
Yo, Dr. Carsten Blettner, domiciliado en Unit A, 4/F, No. 23,
Repulse Bay Read, Hong Kong, exempleado de BASF
AKTIENGESELLSCHAFT, D-67056, Alemania y actualmente empleado de
BASF East Asia, Regional Headquarters Ltd, Piso 44, Jardine
House, No. 1, Connaught Place, Central Hong Kong, poer el presente
autorizo al DR. FRANK SCHIEWECK, domiciliado en BASF
Rktiengesellschaft, D-67056, Ludwigshafen, Alemania, para actuar
a mi nombre y firmar también a mi nombre tecdas las cesiones o
poderes para patentes y scolicitudes de patente en gue yo aparezco
como inventor o co-inventor en todos los paises correspondientes.
Este poder serd valido hasta el 31 de diciembre de 2006.
Hong Kong, 12 de agosto de 2005.
Firmado: Dr. Carsten Blettner
Yo, Doctor en derecho Harald Feltkamp, director juridico y de
impuestos de BASF East Asia Regional Headquarters Ltd, confirmo
haber presenciado la firma del Dr. Carsten Blettner.
Firma ilegible.
Por la presente certifico que la copia arriba reproducida es una
copia veridica y correcta del registro original.
Ludwigshafen/Rhine, 22 de septiembre de 2005.
Firmado: notario puiblico
Copia certificada:
A quien corresponda:
Yo, Lester G Huang, notario pidblico debidamente autorizado vy
juramentado, domiciliado Y practicante en la region
administrativa especial de Hong Kong de 1la Repdblica Popular
China, por 1la presente ceriifico que hoy ante mi comparecid
personalmente el DR. CARSTEN GEORG BLETTNER ( portador de la
Tarjeta de Identidad No. R355850(8) { identificado en el
documento adjunto como DR. CARSTEN BLETTNER) quien en mi

presencia y en la presencia dzl1 Doctor en derecho HARALD FELTKAMP



.o | 3\
4
( portador de 1la‘ tarjeta de identidad No. P925673(7), ambos
presentes simultaneamente, firmaron él dicho documento adjunto, vy
el Dr. Harald FELTKAMP también certificé la firma del Dr. Carsten
Georg BLETTNER, firmando en el documento adjunto. Certifico que
la firma del Dr.. darsten Georg BLETTNER que aparece en el

documento adjunto es la firma propia y veridica y la caligrafia

de dicho DR. Carsten Georg BLETTNER.

' Y

En testimonio de lo cuél; he firmado y fijado mi sello official,

hoy 12 de agosto de 2005.

Firmado: LESTER G. HUANG, notarioc puiblico

1225, Prince’s Building, Central Hong Kong SAR. Ei -
APOSTILLE 1 .:‘ Lé%
(CONVENCION DE LA HAYA DEL 5 DE OCTUBRE [;Ell_é.lgﬁ_;;’) -;g
1. PAfS: HONG KONG, CHINA N ri :_, i
Este documentd piblico | foE
2. ha sido firmado per LESTZIR GARSON HUANG
3. quien actla en su calidad de NOTARIO PUBLICO -
4. lleva el seﬂ?o/estampilla de LESTER GARSON HUANGE ;: st
‘ CERTIFICADO ;’ : _::
5. en la ALTA CORTE 6. el 16 de agosto de 20053 _H"“

L]
-
'

7. peor LUNA KIM WAN, ALTA CORTE, REGISTRADCR SU?QENSF
8. 7180/2005

9. Sello/estampilla: SELLO DE LA ALTA CORTE HONG KONG
10. Firma: {ILEGIBLE)

APOSTILLA # 91 Eb-1158-1161/05

APOSTILLA #91 Eb-1162/05

COLO-00361-841-159-3

WPCLO02G ID.8596

Bogota, 2B de febrero de 2C07.

*TRADUCTOR GFICIAD
GLES - BSPAST  ClEER
Boa. 54i. Fcbvere Co §00
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(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALF, ANMELDUNG

1 0 0 0 0O O

(10) Internationale Verdiffentlichungsnummer

WO 2006/027170 Al

(72) Erfinder; und ‘

(75) Erfinder/Anmelder {nur fiir US); BLETTNER, Carsten
[DE/CN]; Unit A, 4/F, No. 23 Repulse Bay Road, Hong
Kong (CN). TORMO [ BLASCO, Jurdl [ES/DE);
Can)-Benz-Sir. 10-3, 69514 Lavdenbach (DE). MULLER,

AT
wvlurr
\v-g:l'g-n:_,_
(43) Internationales VerSffentlichungsdatum PCT

16. Miirz 2006 (16.03.2006)

(19) Wellorganisation fiir gciéliges Eigenturn
Intemationales Bliro

{51) Internationale Patentkinssifikntion:
CN7D 487/04 (2006.01) €a7D 24900 (2006.01)
ARIN 4379 (2006.01) CO7D 23900 (2006.01)

{Z1) Internatlonales Aktenzelchen: PCT/EP2DOS0P456
(22) Internationales Anmeldedatum:

32

2. September 2005 (02.09.2005)

(25} Einrelchungssprache: Deutsch

) (26) Veriffentlichungssprache: Deutsch
(30) Angaben zur Prioritit: .

Bernd [DIVDE); Stockinger Str. 7, 67227 Franken-
thal (DE). GEWEHR, Markus [DEDE]; Goethesir.
21, 56288 Kastellaun (DE). GRAMMENOS, Whas.
sillon [GR/DE]; Alexander-Fleming-Str. 13, 6707
Ludwigshafen (DE). GROTE, Thomas [DEMDE]: Im
Hbhnhausen 18, 67157 Wachenheim (DE). HUNGER,

10 2004 (43 836.6 .
Udo [DE/DE)]; Kurt-Schumacher-Str. 43, 55124 Mainz
8. Scpiember 2004 (08.09.2004)  DE (DE). RHEINHEIMER, Joachim [DE/DE]; Merziger
(7t) Amnelder (fiir alle Bestimmungssiaaten mit Ausnahme Str. 24, 67063 Ludwigshafen (DE). SCHAFER, Pe-
von [15): BASF AKTIENGESELLSCHAFT [DEDE]; ter [DEDE); Rémerstr. 1, 67308 Ottersheim (DI3).
67056 Ludwigshafen (DE). SCHIEWECK, Frank [DE/DE|; Lindenweg 4, 67258

[Forisetzung auf der nilchsien Seite |

(54) Nitle: G-PHENYL-'I—AMTNO-TRIAZOLOP‘.(R]MTDTN‘ES, METHODS FOR THE PRODUCTION THEREOF, THE USE
THERFOF FOR CONTROLLING PATHOGENIC FIINGI. AND AGENTS CONTAINING THE SAME

(54) Bezelchnung: 6-PHENYL-7-AMINO-TRIAZOLOPYRIMIDINE, VERFAHREN ZU THRER HERSTELLUNCG UND THRE
VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPILZEN SOWIE SIE ENTHALTENDE MITTEL

z.v.gw;awcaw "

NX

(57) Abstract; The invention relates to 6-phenyl-7-amino-triazotopyrimidines of formula (), wherein the substituents have the
following designations: R' represents hydrogen, alkyl, halngenalkyl! cycloalkyl, halogencycloalkyl, alkenyl, halogenalkenyl, cy-
clualkenyl, halogencyclaalkenyl, alkinyl, halogenalkinyl or phenyl, naphthyl, or 2 five-membered or six-membered saturated, par-
tially unsaturated or ammatic heteraycle, containing hetween one and four heteroatoms from the group containing O, N or §; R

represents alkyl, halogenalkyl. cycloalkyl, helogencycloalkyl, alkenyl, halogenalkenyl, cycloalkenyl, halogencycloalkenyl, alkinyl,
halogenalkiny] or phenyl, naphthyl, or a five-membered or six-membered saturated, ’nﬂ;tin}ly auns;alurated or aromalic heterocycle,
containing belwecg ane and four heternatoms from the group containing O, N or 8; R,R ,R",R" R’ represent hydrogen arane gif the
groups cited for R, R also being able to form g five-membered or six-membered saturated or unsaturated ring with R’ or R”, that
can contain, in: addil_icjm 0 carho;n atoms and as a ring member, between one and three other heteroatoms from the group containing
O.NandS;R and R, R and R",and R"and R’ can respectively form, in order to form spiro groups, a Cy-Cs alkylene, alkenylene,
or alkinylene chain, which can be hroken hy between ane and three heteroatoms from the group containing O, N and S: p reprc-
sents 0 or 1; L. represents halogen, alkyl, halogenalkyl, aikoxy, cyano, nitro, amino, alkylamino, dialkylamino, alkylcarbonylamina,
C(O)-R. ${O),-R: where n represents 0, 1 or 2; R represents hydrogen, alkyl, halogenalkyl, alkoxy, alkenyloxy, alkinyloxy, amino,
nlkylamina, dialkylamino; m represents 1, 2, 3,4 or 5; X represents halogen, cyano, alkyl, alkoxy, alkenyloxy, alkinyloxy or haloge-
nalkaxy. Y represents axygen or sulphur; Z represents hydragen, alkyl, halogenalkyl, cycloalkyl, alkylcarbonyl, cycloalkylcarbanyl,
Alkenyl. halogenalkenyl. cycloalkenyl, alkinyl, halogenalkinyl, phenyl. naphthyl, a five-memhered 1o ten-membered saturated, pur-
tially unsaturated or a;nmntzc heterocycle, containing between one and four heterontoms from the group containing O, N and §; or /,
can also form, with R or R, a five-membered or six-membered ring thal can contain, in addition to carbon atoms and Y, onc or two
other heteroatoms from the group containing O, N and S, as a ring member; the groups R'to RT, Z and R being able to he substituted
eeording ta the description. The invention also relates 1o methods for producing said compaunds, to agents containing the same,
and 10 the use thereof for controlling plant pathogenic fungi,

6/027170 A 1 /1A ) 00 OO0 O 0

=

(57} Zusammenfarsung: 6-Phenyl-7-amino-triazolopyrimidine der Formel (I, in der die Substituenten folgende Redentung ha-
ben: R w;e;mnnrr. Alkyl, Helogenalkyl, Cycioalkyl, Halagencycloalkyl, Alkenyt, Halogenalkenyl, Cycloalkeny), Halogencyclo-
O alkcnyll. Alkinyl, Halogenalkiny! oder Phenyl, Naphithyl, oder ein finf- oder sechsgliedriger geslitligler, pariell ungesittigter otler
aromatischer Heterouyelus, enthaliend ein his vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder §. R”

20

[Forserung auf der néchsien Seite|
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6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines, processes for their preparation and their use for

controling harmful fungi, and alse compositions comprising them

Descrigtion

_The present invention relates to 6-phenyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula |

Z-Y-(CRR")-CR'R*-CR'R™-NR'
N-
¢
N™ N7 X
in which the substituents are as defined below:

R' is hydrogen, C,-Cyz-alkyl, C;-Ciz-haloalkyl, Ca-Ce-cycloalkyl, Cs-Cs-halocycloalkyl,
C»-Ciralkenyl, C-Cz-haloalkenyl, C,-Ce-cycloalkenyl, Cs-Ce-halocycloalkenyi,
CCralkynyl, C-C,z-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or six-membered
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle, which comprises one to
four heteroatoms from the group consisting of O, N and S, :

©

R? is C-Cs-alkyl, C4-Ce-haloalkyl, Cs-Ce-cycloalkyl, Cs-Ce-halocycloalkyl,
C.-Cg-alkenyl, C,-Cg-haloalkenyl, Cs-Ce-cycloalkenyl, Cs-Cs-halocycloalkenyl,
C2-Cg-alkynyl, C-Cs-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or six-membered
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which comprises one to
four heteroatoms from the group consisting of O, N and S,

R®R*R%R® R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?,

R*, together with R® or R®, may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one to three
further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as ring members
and/or may carry one or mon2 substituents R®;

R? with R®, R* with R5, R® with R” may in each case together, with formation of
carbonyl groups, also be oxygen and, with formation of spiro groups, form a C,-
Cs-alkylene, or alkenylene or alkynylene chain which may be interrupted by one
to three heteroatoms from the group' consisting of O, N and S;

‘'R' to R’ may in each case carry oneto four identical or different groups R®:
R* is halogen, cyano, nitra, hydroxyl, Ci-Ce-alkyl, C,-Ce-haloalkyl, C+-Ce-

alkylcarbonyl, C;-Cg-cycloalkyl, C,-Ce-alkoxy, Ci-Cg-haloalkoxy,
C,-Cs-alkoxycarbonyl, ,-Ce-alkylthio, C,-Ce-alkylamino, di-C,-Cs-alkyl-
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amino, Cz-Cs-alkenyl, C.-Cg-haloalkenyl, C;Ca-cyc'loalkenyi. C-Ce-
alkenyloxy, C;-Ce-haloalkenyloxy, Co-Ce-alkynyl, C2-Cg-haloalkynyl, C,-Ce-
alkynyloxy, Cs-Cg-haloalkynyloxy, C5-Ce-cycloalkoxy, C3-Ce-
cycloalkenyloxy, oxy-C,-Cs-alkyleneoxy, phenyl, naphthyl, a five- to ten-
membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one {o four heteroatoms from the group consisting of O, N and
S,

where these aliphatic, alicylic or aromatic groups for their part may be
partially or fully halogenated or may carry one to three groups R

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto, amino, carboxyl,
aminocarbonyl, aminothiocarbonyl, alkyi, haloalkyl, atkenyi,
alkenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino,
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkyisuifonyl, alkylsulfoxyl,
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyioxy, alkylaminocarbonyl,
dialkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl,
dialkylaminothiocarbonyl, where the alkyl groups in these radicals u
comprise 1 to 6 carbon atoms and the abovementioned alkenyi or
alkynyl groups in these radicals comprise 2 to 8 carbon atoms;

and/or one to three of the following radicals:

cycloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl, heterocyclyloxy, where the
cyclic systems comprise 3 to 10 ring members; aryl, aryloxy, aryithio,
aryl-C,-Ce-alkoxy, aryl-C,-Cg-alkyl, hetaryl, hetaryloxy, hetaryithio,
where the aryl radicals preferably comprise 6 to 10 ring members
and the hetaryi radicals 5 or 6 ring members, where the cyclic
systems may be: partially or fully halogenated or substituted by alkyl
or haloalkyl groups;

p is zero or 1;

L is halogen, C;-C,-alkyl, C,-C-haloalkyl, C+-C4-alkoxy, cyano, nitro, amino, C; C,-
alkylamino, di-(C,-C.)-alkytamino, C;-C,-alkylcarbonylamino, C(O)-R, S(O)«-R;

R s hydrogen, C,-C,-alkyl, C,-C-haioalkyl, C,-C4-alkoxy, C.-C,-alkenyloxy,
C,-C4-alkynyloxy, amino, C,-Cg-alkylamino, di-{C,-C)-alkylamino; where
the groups R may be substituted by one to three groups R®;
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n is zero, 1 or 2,
m 81,23, 40r5; '

X is halogen, cyano, C,-C4-alkyl, C,-C4-alkoxy, C,-C,-alkenyloxy, C,-Ce-alkynyloxy
or C,-Cz-haloalkoxy,

Y  is oxygen or sulfur;

Z is hydrogen, C;-Cg-alkyl, C-Ce-haloalkyl, Cs-Ce-cycloalkyl, C,-Cs-alkylcarbonyl,
C,-Cg-alkoxycarbonyl, (C=0)NR*R®, C,-Cs-alkenyloxycarbonyl, C3-Ce-
alkynyloxycarbonyl, C;-Ce-cycloalkylcarbonyl, C,-Cg-alkenyl, C,-Ca-haloalkenyl,
Ca Ce-cycloalkenyl, C-Ce-alkynyl, Cz-Cq-haloalkynyl, Cs-Cs-cycloalkoxycarbonyl,
Ci-Ce-cycloalkenyloxycarbonyl, C,-Cs-alkylsulfinyl, C,-Cs-alkylthio, C,-Cg-
alkylsulfonyl, phenyl, naphthyl, a five- to ten-membered saturated, partially
unsaturated or aromatic heterocycle which comprises one 1o four heteroatoms
from the group consisting of O, N and S; or

Z together with R® or R” may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturated ring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise one or
two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as ring
members and/or may carry one or more substituents R®;

the group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three groups R

R*, R® are independently hydrogen, C,-Cs-alkyl, C-Cg-alkenyl, CCs-alkynyl,
C;-Cs-cycloalkyl ar C3-Cg-cycloalkenyl;

R* and R? may combine with the nitrogen atom to which they are
attached to form a five- or six-membered saturated, partially unsaturated
or aromatic ring which, as well as carbon.atoms, may comprise from one
to three further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
a ring member and/or may carry one or more substituents R®.

Moreover, the invention relates to processes and intermediates for preparing these
compounds, to compositions comprising them and to their use for controlling
phytopathogenic harmfu!l fungi.

6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines are known in a general manner from EP-
A 71 792, 6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines having 7-amino substituents comprising

]
| 1)
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hydroxyl or ether groups are disclosed in EP-A 550 113, US 5 993 996, US 6 117 865,
US 6 297 251 and WO 98/46607. These compounds are known to be suitable for

controiling harmful fungi.

The compounds accordirig to the invention differ from the compounds disclosed in the
abovementioned applications by the specific embodiment of the 7-amino group, which
is branched at the a-carbon atom.

In many cases, the activity of the known compounds is unsatisfactory. Based on this, it
is an object of the present invention to provide compounds having improved activity
and/or a broader activity spectrum.

We have found that this is achieved by the compounds defined at the outset.
Furthermore, we have found processes and intermediates for their preparation,
compositions comprising them ancd methods for controlling harmful fungi using the
compounds .
The compounds according to the invention can be gbtained by different routes. ©
Advantageously, they are prepared by reacting 7-dihalotriazolopyrimidines of the
formula |l with amines of the formula Il in which the variables are as defined for
formula |.

Z-Y-(CR'R"),-CR'R-CR'R’

N<

Hal W H R

N'-N -
¢ _
NN Ha 0

This reaction is advantageously carried out at from 0°C to 70°c, preferably from 10°C to
35°C, preferably in the presence of an inert solvent, such as an ether, for example,
dioxane, diethyl ether or, in particular, tetrahydrofuran, a halogenated hydrocarbon,
such as dichloromethane;" or an aromatic hydrocarbon, such as, for example, toluene
[cf. WO-A 98/46608]. '

—_— |

Preference is given to using a base, such as a tertiary amine, for example triethylamine
or an inorganic amine, such as potassium carbonate; it is also possible for excess
amine of the formula lll to serve as. base.

By employing the 5,7-dihalotriazolopyrimidines known from EP-A 550 113 and EP-A
770 615, it is thus possible to access the 5-halotriazolopyrimidines of the formula | in
which X is halogen, preferably chicrine. They form a preferred subject matter of the
invention. Other 5,7-dihalotriazolopyrimidines are accessible analogously to the
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literature cited. -

Pepending on the embodiment of the group Z in formula |, it may be advantageous to
react 1I'with an apprdpriate'hydroxyl- or mercaptoamine (Z = hydrogen) of the formula
lila and to introduce the group Z at the stage of the 7-hydroxy or -mercapto-
aminotriazolopyrimidine of the forrnula la formed, by etherification or esterification.

HY-{CR'R"),-CR'R*-CR'R*-NR’

HY-(CR'R’),-CR'R*-CR'R’ \ L,
R N
I+ ma HYR . ¢ |
la N™ N7 X
ZL
la — |

To this end, the 7-hydroxy or -mercaptoaminotriazolopyrimidine of the formula la is
reacted with an alkylating or acylating agent Z-L, where L is a nucleophilically

replaceable group. The person skilled in the art is generally familiar with the reaction
conditions suitable for the etherification or esterification [cf.: Organikum, VEB

Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin (1981)). ©

Amines of the formulae Il and Iila are known from the Iitérature. can be prepared by
known methods or are commercially available.

Compounds of the formula | in which X is cyano, C,-Ce-alkoxy or C,-Cz-haloalkoxy can
be obtained in an advantageous manner by reacting compounds |, in which X is
halogen, preferably chiorine, with compounds M-X’ {formula IV). Depending on the
meaning of the group X' té be introduced, the compounds |V are inorganic cyanides,
alkoxides or haloalkoxides. The reaction is advantageously carried out in the presence
of an inert solvent. The cation M in formula IV is of little importance; for practical
reasons, preference is usually given o ammonium, tetraalkylammonium or alkali metal
or alkaline earth metal salts.

| (X = halogen) + M-X' —— 1{X=X")
v
The reaction temperature is usually from 0 to 120°C, preferably from 10 to 40°C [cf. J.
Heterocycl. Chem., 12, (1975), 861-863].- ’

Suitable solvents including ethers, such as dioxane, diethyl ether and, preferably,
tetrahydrofuran, halogenated hydrocarbons, such as dichloromethane and aromatic
hydrocarbons, such as toiuene.

Compounds of the formula | in which X is C,-C4-alkyl can be obtained in an
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advantageous mannervia the following synthesis route:
Hal
N__ o
¢
N7 SN Vv
The reaction of the 5-alkyl-7-halotriazolopyrimidines of the formula V in which X' is
Cy-Cq-alkyl or C,-C,-haloalkyl with amines Il or llla is carried out under the conditions

described further above. Compounds of the formula V are known from WO 03/093271
or can be prepared in accordance with the literature cited.

L, + 1/ lla :
— [{X = X1)

Alternatively, compounds of the formula |, in which X is C;-C4-alkyl can also be
prepared from compounds | in which X is in particular chlorine and malonates of the
formula VI. In formula VI, X" is hydrogen or C,-Cs-alkyl and R is C,-C4-alkyl. They are
converted into compounds of the formula VIl and decarboxylated to give compounds |
[cf. US 5,994,360].

Z-Y-(CR°R")-CR'R*-CR'R*-NR'

x“ Lm 'lv
(X =Hal) + OWO . | <,N“N
OR OR N= N )
Vi ROOC cOOR VI
AlH* '

The malonates VI are known from the literature [J. Am. Chem. Soc., 64, (1942), 2714;

J. Org. Chem., 39, (1974), 2172; Helv. Chim. Acta, 61, (1978), 1565], or they can be
prepared in accordance with the literature cited.

The subsequent hydrolysis of the ester VIl is carried out under generally customary
conditions; depending on the various structural elements, alkali or acidic hydrolysis of
the compounds VIl may be advantageous. Under the conditions of ester hydrolysis,
there may already be complete or partial decarboxylation to 1.

The decarboxylation is usually carried out at temperatures of from 20°C to 180°C,
preferably from 50°C to 120°C, in an inert solvent, if appropriate in the presence of an
acid, )

Suitable acids are hydrochloric acid,.sulfuric acid, phosphoric acid, formic acid, acetic
acid, p-toluenesulfonic acid. Suitable solvents are water, aliphatic hydrocarbons, such
as pentane, hexane, cyclohexane and petroleum ether, aromatic hydrocarbons, such
as toluene, o-, m- and p-xylolene, halogenated hydrocarbons, such as methylene
chloride, chloroform and chlorobenzene, ethers, such as diethyl ether, diisopropyl
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ether, tert-butyl methyl ether, dioxane, anisole and tetrahydrofuran, nitriles, such as
acetonitrile and propionitrile, ketones, such as acetone, methyl ethyl ketone, diethyl
ketone and tert-butyl methyl ketone, alcohols, such as methanol, ethanol, n-propanol,
isopropanel, n-butanol and tert-butanol, and also dimethyl sulfoxide, dimethyl-
formamide and dimethylacetamide; with particular preference, the reaction is carried
out in hydrochloric acid or acetic acid. It is also possible to use mixtures of the solvents
mentioned.

Compounds of the formula | in whish X is C,-C,-alkyl can also be obtained by coupiing
S-halotriazolopyrimidines of the formula 1 with organometallic reagents of the formula
VIIl. In one embodiment of this process, the reaction is carried out with transition metal
catalysis, such as Ni- or Pd catalysis.

I (X =Hal) + MY(-X"), — | (X = C,-C,-alkyl)

Vil

In formula Vill, M is a metal ion of valency Y, such as, for example, B, Zn or Sn, and X"
is Cy-Cs-alkyl. This reaction can be carried out, for example, analogously to the
following methods: 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 (1578), 358, J.
Chem. Soc. Chem. Commun. (1979), 866; Tetrahedron Lett., 34 (1993), 8267, ibid. 33
(1992), 413. '

The reaction mixtures are worked up in a customary manner, for example by mixing
with water, separating the phases and, if appropriate, chromatographic purification of
the crude products. Some of the intermediates and end products are obtained in the
form of colorless or slightly brownish viscous oils which can be purified or freed from
volatile components under reduced pressure and at moderately elevated temperature.
If the intermediates and end products are obtained as solids, purification can also be
carried out by recrystallization or digestion.

If individual compounds | cannot be obtained by the roytes described above, they can
be prepared by derivatization of pther compounds .

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

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

31
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halogen: fluorine, chlorine, bromine and iodine;

alkyl: saturated straight-chain or branched hydrocarbon radicals having 1to 4,6 or 8
carbon atoms, for example C,-Cs-alkyl such as methyl, ethyl, propyl, 1-methyiethyl,
butyl, 1-methylpropyl, 2-methylpropyl, 1,1-dimethylethyl, pentyl, 1-methylbutyl, 2-
methylbutyl, 3-methylbutyl, 2,2-dimethylpropyl, 1-ethylpropyl, hexyl, 1,1-dimethylpropyl,
1,2-dimethylpropyl, 1-methylpentyl, 2-methylpentyl, 3-methylpentyl, 4-methylpentyl,
1,1-dimethylbutyl, 1,2-dimethylbutyl, 1,3-dimethylbutyl, 2,2-dimethylbutyl, 2,3-
dimethylbutyl, 3,3-dimethylbutyl, 1-ethylbutyl, 2-ethylbutyi, 1,1,2-trimethylpropvl, 1,2,2-
trimethylpropyl, 1-ethyl-1-methylpropyl and 1-ethyl-2-methyipropyi;

haloalkyl: straight-chain or branched alkyl groups having 1 to 2, 4 or 6 carbon atoms
(as mentioned above), where in these groups some or all of the hydrogen atoms may
be replaced by halogen atoms as mentioned above; in particular, C4-Cz-haloalkyl, such
as chloromethyl, bromomethyl, dichloromethyl, trichloromethyl, fluoromethyl,
difluoromethyl, trifluoromethyl, chloroflucromethyl, dichlorofluoromethyl,
chiorodifluoromethyl, 1-chloroethyl, 1-bromoethyl, 1-fluoroethyl, 2-fluoroethyl,
2,2-difluoroethyl, 2,2,2-triflucroethyl, 2-chloro-2-fluoroethyl, 2-chloro-2,2-diflucroethyl,
2,2-dichloro-2-fluocroethyl, 2,2,2-trichloroethyl, pentafluoroethyl or 1,1,1-trifluoroprop-2-

y;

alkenyt: unsaturated straight-chain or branched hydrocarbon radicals having 2to 4, 6
or 8 carbon atoms and one or two double bonds in any position, for example CrCo-
alkenyl, such as ethenyl, 1-propenyi, 2-propenyl, 1-methylethenyl, 1-butenyl, 2-butenyl,
3-butenyl, 1-methyl-1-propenyl, 2-methyi-1-propenyl, 1-methyl-2-propenyl, 2-methyl-2-
propenyl, 1-pentenyl, 2-pentenyl, 3-pentenyl, 4-pentenyl, 1-methyl-1-butenyl, 2-methyl-
1-butenyl, 3-methyl-1-butenyl, 1-methyl-2-butenyl, 2-methyl-2-butenyl, 3-methyl-2-
butenyt, 1-methyl-3-butenyl, 2-methyl-3-butenyl, 3-methyl-3-butenyl, 1,1-dimethyl-2-
propenyl, 1,2-dimethyl-1-propenyl, 1,2-dimethyl-2-propenyl, 1-ethyl-1-propenyl, 1-ethyt-
2-propenyl, 1-hexenyl, 2-hexenyl, 3-hexenyl, 4-hexenyl, 5-hexenyl, 1-methyl-1-
pentenyl, 2-methyl-1-pentenyl, 3-mathyl-1-pentenyl, 4-methyi-1-pentenyl, 1-methyl-2-
pentenyl, 2-methyl-2-pentenyl, 3-mzathyl-2-pentenyl, 4-methyl-2-pentenyl, 1-methyl-3-
pentenyl, 2-methyl-3-pentenyl, 3-mathyl-3-pentenyl, 4-methyl-3-pentenyl, 1-methyl-4-
pentényl. 2-methyl-4-pentenyl, 3-mathyl-4-pentenyl, 4-methyl-4-pentenyl, 1,1-dimethyl-
2-butenyl, 1,1-dimethyl-3-butenyl, 1,2-dimethyl-1-butenyl, 1,2-dimethyl-2-butenyl, 1,2~
dimethyl-3-butenyl, 1,3-dimethyl-1-butenyl, 1,3-dimethyl-2-butenyl, 1,3-dimethyl-3-
butenyl, 2,2-dimethyl-3-butenyl, 2,3-dimethyl-1-butenyl, 2,3-dimethyl-2-butenyl, 2,3-
dimethyl-3-butenyl, 3,3-dimethyl-1-butenyl, 3,3-dimethyl-2-butenyl, 1-ethyl-1-butenyl, 1-
ethyl-2-butenyl, 1-ethyl-3-butenyl, Z-ethyl-1-butenyl, 2-ethyl-2-butenyl, 2-ethyl-3-

e
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butenyl, 1,1,2-trimethyl-2-propenyl, 1-ethyl-1-methyl-2-propenyl, 1-ethyl-2-methyl-1-
propenyl and 1-ethyl-2-methyl-2-propenyl;

haloalkenyl: unsaturated straight-chain or branched hydrocarbon radicals having 2 to 8
carbon atoms and one or two double bonds in any position {as mentioned above),
where in these groups some or all of the hydrogen atoms may be replaced by halogen
atoms as mentioned above, in particular by fluorine, chlorine and bromine;

alkynyl: straight-chain or branched hydrocarbon groups having 2 to 4, 6 or 8 carbon
atoms and one or two triple bonds in any position, for example C-Cg-alkynyl, such as
ethyny!, 1-propynyl, 2-propynyl, 1-butynyl, 2-butynyl, 3-butynyl, 1-methyl-2-propynyl, 1-
pentynyl, 2-pentynyl, 3-pentynyl, 4-pentynyl, 1-methyl-2-butynyl, 1-methyl-3-butynyl, 2-
methyl-3-butynyl, 3-methyl-1-butynyl, 1,1-dimethyl-2-propynyl, 1-ethyl-2-

propynyl, 1-hexynyl, 2-hexynyl, 3-hexynyl, 4-hexynyl, 5-hexynyl, 1-methyl-2-pentynyl,
1-methyl-3-pentynyl, 1-methyl-4-pentynyl, 2-methyl-3-pentynyl, 2-methyi-4-pentynyl, 3-
methyl-1-pentynyl, 3-methyl4-pentynyl, 4-methyl-1-pentynyl, 4-methyl-2-pentynyl, 1,1-
dimethyl-2-butynyl, 1,1-dimethyl-3-butynyl, 1,2-dimethyl-3-butynyl, 2,2-dimethyl-3-
butynyl, 3,3-dimethyl-1-butynyl, 1-ethyl-2-butynyl, 1-ethyl-3-butynyl, 2-ethyl-3-butynyl 7
and 1-ethyl-1-methyl-2-propynyl;

cycloalkyl: mono- or bicyclic saturated hydrocarbon groups having 3 to 6 or 8 carbon
ring members, for example C3-Cg-cycloalkyl such as cyclopropyl, cyclobutyl,
cyclopentyl, cyclohexyl, cycloheptyl and cyclooctyt;

five- to ten-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and S:

- 5- or 6-membered heterocyclyl which contains one to three nitrogen atoms
and/or one oxygen or sulfur atom or one or two oxygen and/or sulfur atoms, for
example 2-tetrahydrofuranyl, 3-tetrahydrofuranyl, 2-tetrahydrothienyl, 3-
tetrahydrothienyl, 2-pyrrolidinyl, 3-pyrrolidinyl, 3-isoxaZzolidinyl, 4-isoxazolidinyl, 5-
isoxazolidinyl, 3-isothiazolidinyl, 4-isothiazolidinyl, 5-isothiazolidinyl, 3-pyrazolidinyl, 4-
pyrazolidinyl, 5-pyrazolidinyl, 2-oxazolidinyl, 4-oxazolidinyl, S-oxazolidinyl, 2-
thiazolidinyl, 4-thiazolidinyl, 5-thiazolidinyl, 2-imidazolidinyl, 4-imidazolidinyl, 2-pyrrolin-
2-yl, 2-pyrrolin-3-yl, 3-pyrrolin-2-yl, 3-pyrrolin-3-yl, 2-piperidinyl, 3-piperidinyl, 4-
piperidinyl, 1,3-dioxan-5-yl, 2-tetrahydropyranyl, 4-tetrahydropyranyl, 2-
tetrahydrothienyl, 3-hexahydropyridazinyl, 4-hexahydropyridazinyl, 2-
hexahydropyrimidinyl, 4-hexahydropyrimidinyl, 5-hexahydropyrimidinyl and 2-
piperazinyl,
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- 5-membered heteroaryl which comprises one to four nitrogen atoms or one to
three nitrogen atoms and one sulfur or oxygen atom: 5-membered heteroaryl groups
which, in addition to carbon atoms, may comprise one to four nitrogen atoms or one to
three nitrogen atoms and-one sulfur or oxygen atom as ring members, for example 2-
furyl, 3-furyl, 2-thienyl, 3-thienyl, 2-pyrrolyl, 3-pyrrolyl, 3-pyrazolyl, 4-pyrazoiyl, 5-
pyrazolyl, 2-oxazolyl, 4-oxazolyl, 5-oxazolyl, 2-thiazolyl, 4-thiazolyl, 5-thiazolyl, 2-
imidazolyl, 4-imidazolyl and 1,3,4-triazol-2-yl;

- 6-membered heteroaryl which comprises one to three or one to four nitrogen
atoms: 6-membered heteroaryl groups which, in addition to carbon atoms, may contain
one to three or one to four nitrogen atoms as ring members, for example 2-pyridinyl, 3-
pyridinyl, 4-pyridinyl, 3-pyridazinyl, 4-pyridazinyl, 2-pyrimidinyl, 4-pyrimidiny!, 5-
pyrimidinyl and 2-pyrazinyl;

alkylene: divalent unbranched chains of 3 to 5 CH; groups, for example CH;, CH.CH,
CHzCHzCHz. CHzCHzCHzCHz and ':H;CH:CHchchz;

oxyalkylene: divalent unbranched chains of 2 to 4 CH, groups, where one vaiency is "o
attached to the skeleton via an oxygen atom, for example. OCH.CH,, OCH,CH,CH,
and OCHzCHzCHzCHz;

oxyalkyleneoxy: divalent unbranched chains of 1 to 3 CH; groups, where both
valencies are attached to the skeleton via an oxygen atom, for example OCH_0,
OCHchzo and OCH;»CHQCHzO

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

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

Preference is given to compounds | in which R’ is hydrogen or C,-C,-alkyl, such as
hydrogen or methyl or ethyl, in particular hydrogen.

In addition, preference is given to compounds | in which R?is C-Cs-alkyl or
C;-Cs-cycloalkyl, in particular C;-Ce-alkyl or C3-C-cycloalkyl, preferably methyl, ethyl,
isopropyl, isobutyl, tert-Butyl, sec-pentyl, cyclopropyl or cyclopentyl, in particular
tert-butyl.



10

15

20

25

30

35

rr 9oy

01
Preference is likewise given to compounds | in which R? is hydrogen, C,-Ce-alkyt or
Ca1.Cs-cycloalkyl, in particular hydrogen, C,-Ce-alkyl or C,-Cg-cycloalkyl, preferably
hydrogen, methyl, ethyl, n-propyl cr isopropyl. If R® is an alkyl group, R® preferably has
the same meaning as R%.

In a further embodiment of the compounds of the formula |, R? and R? together form a
C;-Ce-alkylene group, in particular a C3-C,-alkylene group.

In a further embodiment of the compounds of the formula |, R* , R?, R® and R” are
each hydrogen or C,-C4-alkyl, in particular hydrogen, methyl or ethyl, in particular
hydrogen.

In a further embodiment of the compounds of the formula |, R* and R® and/or R? and
R?, in each case together, form a Cs-Ce-alkylene, Cs-Cs-oxyalkylene or
C.-Cs-oxyalkyleneoxy group, in particular a C,;-C,-alkylene group.

In a preferred embodiment of the compounds of the formula |, the index p has the value
zero.

In a further preferred embodiment of the compounds of the formula |, Y is oxygen.

In a further embodiment of the compounds of the formula |, Z is a monovalent group.

In a preferred embodiment of the compounds of the formula |, Z is C,4-C,-alkyl or
C,-Cq-alkylcarbonyl, in particular methyl, ethyi, n-propyl, isopropyl, acetyl, propan-1-one
or butan-1-one.

Preference is given to compounds | in which X is halogen, C,-C,-alkyl, cyano or
C;-C,-alkoxy, such as chlorine, bramine, methyl, cyano, methoxy or ethoxy, in
particular chlorine.

in a preferred embodiment of the compounds |, at least one group L is located in the
ortho-pasition to the point of attachment to the triazolopyrimidine skeleton, in particular
chlorine, fluorine or methyl.

Moreover, particular preference is given to compounds | in which the phenyl group
substituted by L, is the group A

A5
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in which # is the point of attachment to the triazolopyrimidine skeleton and
L' is fluorine, chlorine, CHs or CF3;

L2 L* independently of one another are hydrogen or fluorine;

L2 is hydrogen, fluorine, chlorine, CN, CH3, OCH3, NHz, NHCH3 , N(CHs) ,
C(O)NH; or C{(O)CHjs; and

L® is hydrogen, fluorine, chlorine or CHa.

Particutar preference is given to compounds | in which Ly, is one of the following
combinations of substituents: 2-fluoro-6-chloro, 2,6-difluoro, 2,6-dichloro,
2-fluoro-6-methyl, 2,4,6-trifluoro, 2,6-difluoro~-4-methoxy, 2-chioro-4-methoxy,

pentafluoro, 2-methyl-4-fluoro, 2-trifluoromethyl, 2-methoxy-6-fluoro, 2-chloro, 2-fluoro,

2 4-difiuoro, 2-fluoro-4-chloro, 2-chioro-4-fluoro, 2-chloro-5-fluoro, 2,3-diflucro, ,
2,5-difluoro, 2,3,4-trifluoro, 2-methyl, 2,4-dimethyl, 2-methyl<4-chloro, 2-methyl-5-fluoro, *'
2-fluoro-4-methyl, 2,6-dimethyl, 2,4,6-trimethyl, 2,6-difluoro-4-methyl,
2-trifluoromethyl-4-fluoro, 2-triflucromethyl-5-fluoro or 2-trifluoromethyl-S-chloro.

A further preferred embodiment of the invention relates to-compounds of the formula
1.1
Z-Y-CR'R°-CR?'R*-NR'
(/N'-N \ |.1
NA\N/ X

in which the variables are as defined above.

A further embodiment of the invention relates to compounds of the formula 1.2,

2-Y-CR*R’-CR*R%-CR’R*-NR! ]
Ne N7 " 1.2

<_'/
2

N X
in which the variables are as defined above.

A further embodiment of the invention relates to compounds of the formula | and 1.1 in
which Z is a group attached via a carbonyl group.

These compounds conform in partizular to the formula 1.3:
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Z-C{=0)-Y-CR*R*-CR*R*NR’
FONTS 13

- - N e -~

N X

in which the variables are as defined according to the formula | and Z is defined as
follows:

hydrogen, C,-Cs-alkyl, C;-Cg-alkoxy, C3-Cs-cycloalkyl, Cs-Cg-alkenyloxy, Cs-Cg-
alkynyloxy, Cs-Ce-cycloalkoxy, Cs-Ce-cycloalkenyloxy, NR*R?, a five- to ten-membered
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which comprises one to four
heteroatoms from the group consisting of O, N or S; the group Z may be partially or
fully halogenated or carry one to three groups R®.

In particular with a view to their use, preference is given to the compounds | compiled

in the tables below. Moreover, the groups mentioned for a substituent in the tables are

per se, independently of the combination in which they are mentioned, a particularly
preferred embodiment of the substituent in question.

In addition to the compounds mentioned in tables 1 to 64, the corresponding N
derivatives in which X is cyano, methyl or methoxy also form a preferred subject

matter.

Table 1

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2-fluoro-8-chloro and R, R*
and R°® are hydrogen and the comtination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 2

Compounds of the formula ).1 in which X is chlorine, Ly, is 2,6-difluoro and R, R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 3

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,6-dichloro and R’, R* and
R® are hydrogen and the combination of R, R, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 4

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-fluoro-6-methyl and R' R*
and R® are hydrogen and the combination of R%, R®, Y and Z corresponds for each
compound {0 one row of table A
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Table 5

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2,4,6-trifluoro and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R, R3, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 6

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2,6-difluoro-4-methoxy and
R', R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for
each compound to one row of table A

Table 7

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is pentaftuoro and R*, R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 8

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-methyl-4-fluoro and R", R*
and R® are hydrogen and the combination of R%, R?, Y and Z coresponds for each
compound to one row of table A

Table 9 )

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-trifluoromethyl and R', R*
and R°® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 10

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-methoxy-6-fluoro and R,
R* and R® are hydrogen and the combination of R% R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 11

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro and R, R*and R®
are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each compound
to one row of table A '

Table 12 i
Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2-fluoro and R, R* and R®
are hydrogen and the combination of R?, R® Y and Z corresponds for each compound

to one row of table A

b

]
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Table 13 .
Compounds of the formula 1.1 in which X is chiorine, Ly, is 2,4~difluoro and R', R* and

" R? are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each

compound to one row of table A

Table 14

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-fluoro-4-chloro and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R®?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 15

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro-4-fluoro and R’, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 16

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2,3-difluoro and R', R* and "o
R’ are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each

compound to one row of table A

Table 17

Compounds of the formula .1 in which X is chlorine, L, is 2,5-difluoro and R', R* and
R are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 18

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,3,4-trifluoro and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 19

Compounds of the formuta (.1 in which X is chiorine, Ly is 2-methyl and R, R* and R®
are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each compound
tc one row of table A

Table 20 i

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, La is 2,4-dimethyl and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R% R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A
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Table 21

Compounds of the formula 1.1 in which X is chiorine, L is 2-methyl-4-chloro and R', R*
and R°®-are hydrogen and the combination of R% R Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 22

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-fluoro-4-methyl and R, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 23

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L., is 2,6-dimethyl and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R? Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 24

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,4,6-trimethyl and R, R* &
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A '

Table 25

Compounds of the formula 1.1 in wiich X is chlorine, Ly, is 2,6-difluoro-4-methyl and R',
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z cormresponds for each
compound to one row of table A

Table 26

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-trifluoromethyl-4-fluoro and
R?, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for
each compound to one row of table A

Tabie 27

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-trifluoromethyl-5-fluoro and
R*, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for
each compound to one row of table A

Table 28 , .

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2-trifluoromethyl-3-chloro
and R', R* and R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A
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Table 29

Compounds of the formula ).1 in which X is chlorine, L is 2-chloro-4-fluoro and R', R*
and R®are hydrogen‘and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 30

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-chloro-5-fluoro and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 31

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-methyl-5-fluoro and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 32

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-chlorg-4-methoxy and R,
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y.and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 33

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-fluoro-8-chloro and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen ard the combination of R? R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 34

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2,6-difluoro and and R'is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R% R® Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 35

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,6-dichloro and and R' is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A -

Table 36 ]

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L is 2-fluoro-6-methyl and R'is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

]
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Table 37

Compounds of the formula 1.1, in which X is chlorine, L, is 2,4,6-trifluoro and R® is
methyl,"R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z comresponds
for each compound to one row of table A

Tabie 38

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,6-difluoro-4-methoxy and
R' is methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R R®, Y and Z
corresponds for each compound to one row of table A

Table 39

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is pentafluoro and R' is methyl,
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 40

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-methyl-4-fluoro and R is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R% R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 41

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2-trifluoromethyl and R is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 42

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-methoxy-6-fluoro and R'is
methyl, R* and R® are hydrogen ard the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 43

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro and R’ is methyl, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 44 .

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-fluoro and R' is methyl, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R*, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

SO
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~ Table 45

Compounds of the formula 1.1 in which X is chiorine, Ly, is 2,4-difluoro and R’ is methy),
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 46 ,

Compounds of the formula 1.1, in which X is chlorine, L, is 2-fluoro-4-chloro and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R% R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 47

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-chloro-4-fluoro and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 48

Compounds of the formula 1.1 in which X is chiorine, Ln, is 2,3-difluoro and R' is methyi, "
R* and R® are hydrogen and the combination of R, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 49 i
Compounds of the formuia 1.1 in which X is chiorine, L, is 2,5-difluoro and R' is methyl,
R* and R® are hydrogen-and the combination of R%, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 50

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,3,4-triflucro and R' is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z carresponds
for each compound to one row of table A

Table 51

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-methyl and R' is methyl,
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table A

Table 52 _ .

Compounds of the formula 1.1 in which X is chiorine, Ln is 2,4-dimethyl and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R? R, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

D\



10

15

20

25

30

35

40

FrC Jult -

20

Table 53

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-methyl-4-chloro and R' is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R% R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 54

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly is 2-fluoro-4-methyl and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R2, R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 55

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2,6-dimethyl and R is
methyl, R* and R® are hydrogen ard the combination of R? R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 56

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2,4,6-trimethy! and R'is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z gorresponds
for each compound to one row of table A

Table 57

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2,6-difluorc-4-methyi and R’
is methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 58

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-triflupromethyl-4-flucro and
R' is methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z
corresponds for each compound tc one row of table A

Table 59

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-triflucromethyl-5-fluoro and
R' is methyl, R* and R® are hydrogzn and the combination of R? R?, Y and Z
corresponds for each compound to one row of table A

Table 60 _

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L, is 2-trifluoromethyl-5-chloro
and R’ is methyl, R* and R°® are hydrogen and the combination of R% R Y and Z
corresponds for each compound to one row of table A

B
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Table 61

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, L is 2-chloro-4-fluoro and R’ is.
methyl,-R* and R® aré hydrogen and the combination of R2, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A '

Table 62

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro-5-fluoro and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of {able A

Table 63

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-methyl-5-flucro and R’ is
methyl, R* and R® are hydrogen ard the combination of R, R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table A

Table 64

Compounds of the formula 1.1 in which X is chlorine, Ly, is 2-chioro-4-methoxy and R' is "o
methyl, R* and R® are hydrogen and the combination of R? R?, Y and Z corresponds

for each compound to one row of table A

Table 65

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-fluoro-6-chloro and R’, R*
and R® are hydrogen and the comtination of R%, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 66

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,6-difluoro and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R% R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 67

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,6-dichloro and R', R*and
R® are hydrogen and the combination of R?, R®?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 68 )

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L is 2-fluoro-6-methyl and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B
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Table 69

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2,4,6-trifluoro and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 70

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,6-diflucro-4-methoxy and
R', R* and R® are hydrogen and the combination of R%, R®, Y and Z coresponds for
each compound to one row of table B

Table 71

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L is pentafluoro and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 72

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-methyl-4-fluoro and R', R* "o
and R® are hydrogen and the combination of R%, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 73

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-triftuoromethyl and R?, R*
and R® are hydrogen and the combination of R%, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 74

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-methoxy-6-fluoro and R,
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Tabie 75
Compounds of the formula .3, in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro and R', R* and RS
are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each compound

to one row of table B

Table 76 .

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-flucro and R’, R* and R®
are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and 2 corresponds for each compound
to one row of table B
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Table 77

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,4-difluorc and R*, R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 78

Compounds of the formula 1.3, in vshich X is chlorine, Ly, is 2-fluoro-4-chiorg and R*, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 79

Compounds of the formula 1.3, in which X is chiorine, Ly, is 2-chloro4-fluoro and R, R*
and R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 80

Compounds of the formula 1.3, in vrhich X is chlorine, L, is 2,3-difluoro and R', R*and
R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z corresponds for each

compound to one row of table B

Table 81

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2,5-diflucro and R?, R* and
R® are hydrogen and the combination of R% R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 82

Compounds of the formuta 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,3 4-trifluoro and R, R*
and R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z corresponds for each
compound fo one row of table B

Table 83

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2-methyl and R', R* and R®
are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each compound
to one row of table B -

Table 84 )

Compounds of the formula 1.3, in which X is chiorine, Ly, is 2,4-dimethy! and R, R* and
R® are hydrogen and the combination of R% R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B
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Table 85

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2-methyl-4-chloro and R’,
R* andR® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 86

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2-fluoro-4-methyl and R?, R*
and R® are hydrogen and the combination of R? R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 87

Compounds of the formula 1.3, in which X is chiorine, L. is 2,6-dimethyl and R', R* and
R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 88

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2,4,6-trimethyl and R, R*
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 89

'Cbmpounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2,6-difluoro-4-methyl and

R', R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for
each compound to one row of table B

Table 90

Compounds of the formuia 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-trifluoromethyl-4-fluoro
and R', R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table B

Table 91

Compounds of the formuta 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-trifluoromethyi-S-fluoro
and R', R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table B - '

Table 92 i
Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2-triftuoromethyl-5-chloro

and R', R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds
for each compound to one row of table B

$h
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Tabile 93

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-chloro-4-fluoro and R', R*
and R® are hydrogen and the combination of R, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 94 .
Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, Ly, is 2-chloro-5-fluoro and R R
and R® are hydrogen and the combination of R?, R?, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 95

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L is 2-methyl-5-fluoro and R’, R*
and R® are hydrogen and the combination of R%, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table 96

Compounds of the formula 1.3, in which X is chlorine, L, is 2-chloro-4-methoxy and R', ' &
R* and R® are hydrogen and the combination of R?, R®, Y and Z corresponds for each
compound to one row of table B

Table A

No. R? R’ Y 2

A-1 CH, H o H

A-2 CHs H s} CHs

A-3 CH, H o) CH,CH;

A4 CH, H s} CH,CH,CHs
A-5 CH, H 0 CHzCH,CH:CH,
A6 CHs H s CH(CH53)CH,CH3
A-7 CHs H o) CH:CH_(CH;)2
A-8 CHs H o) C(CHs)s

A-9 CHs H 0o CH(CH3);
A-10 CH, H s) C(O)CH,
A11 | CH, H o C(O)CH:CHs _
A-12 CH, H 6) C(O)CH,CH.CHj3
A-13 CH, H o) C(O)CH;CH.CH.CH;
A-14 CHs " H o) C(O)CH(CH.CHs)2
A-15 CH; H o C(O)CH(CHZF);
A-16 CHs H o C(O)CH,CH,Cq¢Hs
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No. R? R® Y Z

A-17 CHa H 9) C(O)CaHs
A-18 CHs H 3] C(0)(4-OCH;-CeHy)
A-19 ~ CH; H 0 C(O)(4-CI-CeH.)
A-20 CHs H 0 C(O)(4-CI-CeH.)
A-21 " CH, H o) C{O)4-pyridyl)
A-22 CHs H 9] C(0)(2-CH.CH3-CsHy)
A-23 CHs H 0 C(0)(2-CH-CeH,)
A-24 CH, H 0 C(O)(3-CHy-CeHy)
A-25 CH; H o) C(O}4-CH3-CeHy)
A-26 CH;, CHs 0 H

A-27 CHs; CHs 0 CHs

A-28 CHs CHs 0 CH.CH;

A-29 CHs CHs o) CH,CH:CH;
A-30 CHs CHs o) CH{CHa)z

A-31 CHs CH, 0 CH,CH,CH.CH,
A-32 CHs CHa 0 CH(CHs)CH.CH; °
A-33 CHs CHs o) CH,CHz{(CH:3)2
A-34 CHs CHa 0o C(CH3)s

A-35 CHs CHs 0 C(O)CH;

A-36 CHs CHa 0. C(O)CH:CH3
A-37 CHs CH, 6) C(O)CH,CHCHs |
A-38 CH; CHs o) C(O)CH,CH,CHzCH,
A-39 CHs CH, 0 C(O)CH{CHzCHs),
A-40 CHa CHa o C(O)CH(CHZF)2
A-41 CHs CHa o) C(O)CH,CH,CeHs
A-42 CHs CHs s C(O)CeHs
A-43 CHa CHs o) C(O)(4-OCH3-CqHy)
A44 CHs CHs 0 C(0)(4-CI-CgH,)
A-45 CHs CHs o) C(O){4-CI-CoH.)
A-46 CHs CHs o) C{O)(4-pyridyl)
A-47 CHa CHa e} C(O){(Z-CHzCH3-CaHa)
A-48 CHs CHj o C(O)(2-CH3-CeHa)
A-49 CHa CHs o) C{OX3-CHy-CqHa)
A-50 CHs CHs o) C(O)4-CH3-CsHy)
A-51 CH,CH; " H o H

A-52 CH.CH; H 0 CHs

A-53 CH,CH; H 0 CH.CH,

f ]
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No. R - R® Y F2
A-54 CH,CH; H s) CH.CH,CHs
A-55 CH,CH, H o) CH{(CHs)2
A-56 CH.CHs H s) "CH,CH,CH,CH3
A-57 CH,CH, H 6) CH{CHs3)CH.CH,
A-58 CHCH, H o CH2CH2(CHa)2
A-59 CH,CH; H o) C(CHa)s
A-60 CH,CH; H s) C(O)CHs
A-81 CH.CHs H o C(O)CH.CH;
A-62 CH.CH3 H 0 C(O)CHCH,CH3
A-63 CH.CHs H o C(O)CH.CH,CH,CH,
A-64 CH,CH; H 0 C(O)CH(CH.CHs),
A-65 CH.CH; H o C(O)CH(CH4F),
A-66 CH;CH3 H 0 C(O)CH,CH,CeHs
A-67 CH.CH, H 0 C(O)CeHs
A-68 CH:CHs H 0 C{O)(4-OCHa-CaH,)
A-89 CH.CH, H 0 C(O)(4-CI-CeH,)
A-70 CH:CH, H 0. C(O)(4-Ci-CgH.)
A-T4 CH.CH; H o C(O)(4-pyridyt)
A-T2 CH;CH, H 0 C(0)(2-CH,CH3-CgH,)
A-73 CH.CH; H o] C(O)(2-CH3-CgH,)
- A-74 CH.CH3 H 0 C(O)(3-CH3-CgHa)
A-75 CH.CH, H 0 C(O)(4-CHy-CgH,)
A-76 CH,CH; CHZCH; 0o H
A-T7 CHCH, CHzCHj 0 CH;
A-78 CH.CH, CH;CH3 0 CH.CH3
A-T9 CH.CH, CHzCH, 0 CH.CH.CH,
A-80 CH2CH,3 CH.CH; s} CH(CHa)2
A-81 CH.CH;3 CH2CH; 0 CH.CH,CH,CH,
A-82 CH.CH3 CH,CHj 0 CH(CH,;)CH,CHs
A-83 CH.CH, CH.CH, 0 CH.CH(CHs).
A-84 CH:CHs CHzCH, 0 C(CHa)s
A-85 CH,CHa CH:CHs 0 C(O)CH3
A-86 CH,CH;3 CHzCH; 0 C(O)CH.CH;
A-87 CHzCHs CH,CH; 0 C(O)CH,CH.CH,
A-88 CH.CH, CH4CH, 0 C(O)CH,CH,CH,CH,
A-89 CHZCHa CH.CH; 0 C(O)CH(CH.CHs).
A-90 CH,CHs CH,CHs o C(O)CH(CH2F )2

51
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A9 CH,CH; CH,CH, 0 C(O)CH;CH;CsHs
A-92 CH,CH, CHZCH; 0 C(O)CaHs
A-G3 CHZCH, CH.CH, 0 C(O)}{4-OCH3-CeHy)
A-94 CH.CH, CH,CH;, 0 C(O)(4-Ci-CqHy)
A-05 CH,CH; CHCH; o) C(O)(4-Ck-CqH)
A-96 CH.CH;, CH,CH;, 0 C(O)(4-pyridyl)
A-97 CHCHa CH.CH; 0 C(O)(2-CH,CH3-CeHa)
A-08 CH.CH;, CH2CH, 0 C(O)(2-CHa-CsHa)
A-99 CH,CH, CH,CH, 0 C(O)(3-CHs-CsHs)
A-100 CH.CHs " CHzCHs 0 C(O)(4-CH5-CaHy)
A-101 | CH,CH,CH, H 0 H
A-102 | CH,CH,CH, H 0 CHa
A-103 | CH,CHZCH, H 0 CHZCH,
A-104 | CH,CH.CH, H 0 CHACHZCHs
A-105 | CH,CH,CH, H o CH(CHa)z
A-106 | CHzCH:CH, H 0 CHZCH,CH.CH;,
A-107 | CH;CHCH, H 0. CH(CHs)CHZCHs
A-108 | CHyCH,CH, H 0 CHZCHZ(CHy)
A-109 | CH,CH,CH, H 0 C(CHs)s
A-110 | CHzCH,CH, H 0. C(O)CHs
A111 | CHZCH,CH, H 0 C(O)CH.CH,
A-112 | CH,CH,CH, H 0 C(O)CH;CH,CHs
A-113 | CHCH.CH, H 0 C(O)CHCH;CHCHj,
A-114 | CH,CHoCHs H 0 C(O)CH(CHCHs)z
A-115 | CH;CHZCH, H 0 C(O)CH(CHF),
A-116 | CH,CH.CH, H 0 C(O)CH;CH,CeHs
A117 | CH,CH,CH, H 0 C(O)CqHs
A-118 | CH,CH.CH, H 0 C(O)(4-OCH3-CgHa)
A-118 | CH,CH.CH, H 0 C{O)(4-CI-CgHa)
A-120 | CHzCHCH, H 0 C(O)(@-Cl-CeHa)
A121 | CHyCH.CH, H 0 C(O)(@-pyridyl)
A-122 | CH,CH,CH, H 0 C(O)(2-CH,CHa-CoHa)
A-123 | CHZCH.CH; H 0 C(O)X2-CHy-CaHa).
A-124 | CH,CH,CH, H 0 C(O)(3-CHy-CqHa)
A-125 | CHZCH.CH, H 0 C(O)(@-CHy-CqHa)
A-126 | CH,CH;CH, CH;CH;CH, 0 H
A127 | CH,CH.CH; CH,CHCHs 0 CH
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A128 | CH,CHCHs | CH,CH,CHa 0 CH.CH,
A-129 | CH,CH,CH, CH,CH,CHs 0 CHZCH,CH;
A130 | CH,CHCHs | CH.,CH,CHs 0 CH(CH)z
A-131 | CH,CH2CHs CH;CH;CHs 0 CHZCH;CH;CHj,
A-132 | CH,CH.CH, CH,CH,CHs o) CH(CH,)CH.CH
A-133 | CHCHCHs | CH,CH,CH; 0 CHZCH;(CHs);
A-134 | CH,CH,CH, CH2CH,CHs 0 C(CHg)a
A-135 | CH,CH,CH, CH,CH,CH, 0 C(O)CH,
A-136 | CH,CH.CH, CH2CH,CH o C(O)CH,CHs,
A-137 | CH;CHCHs CH,CH,CHs 0 - C(O)CH;CH,CH;
A-138 | CH;CH:CH, CHZCH,CHs o C(O)CH;CH,CHZCHs
A-139 | CH,CH:CH, CHZCHCH, 0 C{O)CH(CH,CHa)s
A-140 | CH,CH.CH, CH,CHCHs o C(O)CH(CH4F),
A-141 | CH,CH,CH; . CH,CHCHs o) C(O)CH2CH,CeHs
A-142 | CH,CH,CH, CHZCH;CHs 0 C(O)CeHs
A-143 | CH,CH,CH, CH,CHZCH o) C(O)(4-OCH5-CaHa)
A-144 | CH,CH,CH, CH,CH,CH, o) C(O)(4-Cl-CgHa)
A-145 | CH,CH.CH, CHZCH,CH, 0 C{O)(4-CI-CgHa)
A-146 | CH,CH,CH, CH,CH,CHs 0 C(O)(4-pyridyl)
A-147 | CH,CH.CH, CH2CH,CHs 0 C(O)2-CHzCHa-CeHa)
A-148 | CH,CH.CH, CHZCH,CHs 0 C(O)(2-CHs-CqHa)
A-149 | CH,CH.CH, CH,CHZCH, 0 C(O)(3-CH3-CgHa)
A-150 | CH,CH.CH, CHZCHCHs o C(O)(4-CH3-CoHa)
A-151 CH(CHa)z H 0 H

A-152 CH(CHz)z H 0 CHa

A-153 CH(CHz)z H 0 CHZCH,
A-154 CH(CHa)z H 0 CHZCHZCHs
A-155 CH(CHa); H 0 CH(CHa)z
A-156 CH(CHg) H 0 CHZCHZCH;CH,
A-157 CH(CHa), H 0 CH(CH3)CHZCHs
A-158 CH(CHa)z H 0 CHZCH{(CHa)
A-159 CH(CHa)z H o C(CHa)s
A-160 CH(CHs)z H o C(O)CH,
A-161 CH(CHa)z H o) C{O)CH,CH,
A-162 | . CH(CHa)z “H o C(O)CH:CH,CHs
A-163 CH(CHa)z H 0 C(O)CH,CHzCHCHs;
A-164 CH(CHy)z H 0 C(O)CH(CH:CHa)z
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A-165 CH(CHa)z H 0 C{O)CH(CHaF )2
A-166 CH(CHa,), H O C(O)CH.CH:CgHs
A-167 CH(CHs). H 0 C(O)CeHs
A-168 CH(CHa)z H 0 C(O)(4-OCHg-CqHa)
A-169 CH(CHa)z H o) C{O)(4-CI-CeHa)
A-170 CH(CHs). H o) C(O){4-Cl-CgH.)
A-171 CH(CHs)z H O C(O)(4-pyridyl)
A-172 CH(CH,); H O C(O)(2-CH2CH1-CeHa)
A-173 CH(CH,). H 0] C(O)(2-CH3-CgH.)
A-174 CH(CHa)z H o C(O)(3-CH3-CqHa)
A-175 CR(CHa)z H 0 C(O)(@-CHs-CqHa)
A1T6 CH(CHa)z CH(CHy)z 0 H
AATT CH(CHa)z CH(CHs)2 0 CHs
A-178 CH(CHa)z CH(CHa)z o) CH,CH,
A-179 CH(CHa); CH(CHa)z o) CHZCHZCH;
A-180 CH(CHj3)2 CH{(CHj3). 0 CH(CH;s).
A-181 CH(CH;3); CH(CH,), O CH2CH2CH,CHa,
A-182 CH(CHs); CH(CHa)2 0 CH(CH3)CH,CHs
A-183 CH(CHa)z CH(CH3); 0 CH,CHACHy)z
A-184 CH(CHs3): CH(CHs): O C(CHa)a
A-185 CH(CHs). CH(CHs)z 0 C(O)CH,
A-186 CH(CHs)> CH(CHs). O C(O)CH:CH;,
A-187 CH(CH,). CH(CHa): (0] C(O)CH,CH;CH,
A-188 CH(CHs). CH(CHa)2 0 C(O)CH,CH,CH.CHj,
A-189 CH(CH:s): CH(CHa) O C(O)CH(CH.CHa):
A-190 CH(CHs,): CH(CH,), (0] C{O)CH{CHF),
A-191 CH(CHs)2 CH({CH,), (0] C(O)CH,CH:CgHs
A-192 CH(CHa)2 ‘CH(CH;); 0 C(O)CgHs5
A-193 CH(CHs)z CH(CHa)s o) C(O)(4-OCHy-CoHa)
A-194 CH(CHs,), CH(CHa,); (0] C(O)(4-CI-CgHy)
A-195 CH(CHs); CH(CHa)2 (o) C(O)}4-ClI-CgHy)
A-196 CH(CHs)z CH(CHs) o) C(O)(@-pyridyl)
A-197 CH(CHa)2 CH(CHa)z 0 C(0)(2-CH,CH3-CaHa)
A-198 CH(CHy)s CH(CHa)z o) C(O)(2-CHa-CaHa)
A-199 CH(CHs)2 (CH(CH,)2 O C{O)(3-CHs-CgH,)
A-200 CH(CHa,), (CH(CHj3), O C(O)(4-CH3-CgHs)
A-201 C(CHa)a H O H
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A-202 C(CHys), H O CH;
A-203 C(CHs); H 0 CH,CHj
A-204 C(CHs)s H 0 CHCH.CH;
A-205 | C(CHs)s H 0 CH(CHa)-
A-206 C(CHj3)s H o CH,CH,CH,CH,3
A-207 C(CHs)s H 0 " CH{CH3)CH2.CH,
A-208 C(CHs), H 0 CHzCHz(CHs).
A-209 C(CHs)s H 0 C(CHa)s
A-210 C(CHs), H o C(O)CH;
A-211 C(CHs)a H o C(O)CH.CH,
A-212 C(CHjs)a H 0 C(O)CH2CH:CH;
A-213 C(CHs)a H o C(O)CHCH,CH,CH3,
A-214 C(CHs)a H 0 C(O)CH(CH2CH3):
A-215 C(CHs)s H 0 C(O)CH(CHF),
A-216 | C(CHs), H o] C(O)CHzCH,CgHs
A-217 C(CHs)s H 0 C(O)CeHs '
A-218 C(CHa)s H o} C(O)(4-OCH5-CgH,4)
A-219 C(CHs); H o C(O)(4-Cl-CgH,)
A-220 C(CHa)s H O C(0)(4-Cl-CgH,)
A-221 C{(CHas)s H o C(O)(4-pyridyl)
A-222 C(CHj3)a H o C(O)(2-CHCH3-CgH4)
A-223 C(CH3)5 - H O C(O)(2-CH3-CgHy)
A-224 C(CH;s)s H 0o C(O)(3-CH3-CgHa)
A-225 C(CHa)s H o C(O)(4-CH3-CoH4)
A-226 CH{CH2CHs). H 0 H
A-227 CH{CH2CHj). H 0 CH,
A-228 CH(CH.CHa). H o CHzCH3,
A-229 CH(CH2CHa)2 H O CH.CH.CH,
A-230 CH(CH2CHs)2 H o CH(CHs)2
A-231 CH(CH2CH3)2 H o CH,CH;CH.CHa
A-232 CH(CH2CH,)2 H o CH(CH3)CH,CH;
A-233 CH(CH2CHa)2 H 0 CH,CHx(CHs)2
A-234 CH(CH.CHj3). H o C(CH3)3
A-235 CH(CH,CH3)2 H O C(O)CH,
A-236 CH(CH;CH3)2 " H o C(O)CH.CH;
A-237 CH(CH.CHs)2 H o C(O)CH,CH;CHj,4
A-238 CH(CH2CHa). H o C(O)CH;CH,CH,CH,
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A-239 | CH(CH,CHs), H 0 C(O)CH(CH;CHa).
A-240 | CH(CH,CHa). H o) C(O)CH{CHF), -
A-241 | CH(CH.CHs). H s C(O)CH,CH,CqHs
A-242 | CH(CH.CH,), H o) C(O)CeHs
A-243 | CH(CH.CH), H 0 C(O)4-OCHs-CgHs)
A-244 | CH(CH.CH), H 0] C(O)(4-CI-CgH.,)
A-245 | CH(CH.CH,), H o C(O)4-CI-CqH,)
A-246 | CH(CH.CHs), H 0 C(O){4-pyridyl)
A-247 | CH(CH.CH3), H 0 C(O)(2-CH,CH3-CgH,)
A-248 | CH(CH.CH3), H 5 C(O){(2-CH3-CsHs)
A-249 | CH(CH.CHs), H o) C(O)3-CHs-CgHs)
A-250 | CH(CH.CHs), H o C(O)(4-CH3-CgH4)
A-251 ¢-CsHs H o) H

A-252 c-CsHs H o) CHa

A-253 c-CsHs H 0 CH,CH,
A-254 c-CsHs H %) " CH.CH.CHs
A-255 c-CsHs H 0 CH(CH;)z
A-256 | c-CsHs H 9 CH,CH,CH,CH;
A-257 c-CsHs H o CH(CH3)CH;CH;
A-258 c-CiHs H %) CH.CH{(CHjs).
A~259 c-CsHs H o) C(CHa)s
A-260 c-CiHs - H o) C(O)CH,
A-261 c-CsHs H 6] C(O)CH,CH,
A-262 c-CaHs H 0 C(O)CH,CH,CH,
A-263 c-CsHs H o) C(O)CH,CH,CH>CHj
A-264 c-CiHs H o) C(O)CH(CH.CHs)2
A-265 c-CsHs H o) C(O)CH(CHF),
A-266 c-C;3Hs H o) C(O)CH.CHC¢Hs
A-267 c-CaHs H o) C(O)CeHs
A-268 c-CsHs H o C(O)4-OCH5-CgHs)
A-269 c-CsHs H o C(O)(4-CI-CgH,)
A-270 c-CsHs H o) C(O)(4-CI-CgH4) -
A-271 c-CsHs H 0 C(O)@-pyridyl) _
A-272 c-CsHs H 0 C(0)(2-CH,CH3-CeHa)
A-273 c-CsHs “H o C(O)2-CH3-CsHa)
A-274 c-C3Hs H 0o C(O)(3-CH3-CsHa)
A-275 c-CsHs H o C(O)(4-CH5-CeHa)
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A-276 c-C3Hs CH; o H
A-277 c-CaHs CHj o CH;
A-278 ¢-CsHs CH; O CH,CH,
A-279 C-C3H5 CHa O CHzCHzCHa
A-280 ¢-CsHs CH; 0 CH(CHa)2
A-281 c-C3Hs CH; o CH,CH,CH2CHs
A-282 c-CaHs CH; o CH(CH3)CHCHs
A-283 ¢-CsHs CH; O CH:CH2(CHa)2
A-284 ¢c-CsHs CH, O C(CHs)s
A-285 c-C;3Hs CHs O C(O)CH;,
A-286 c-CsHs CHs O C(O)CH,CH,
A-287 c-CaHs CHs o C(O)CH,CH,CH3
A-288 c-CsHs CH, o C(O)CH,CH,CH,CH;
A-289 c-CaHs CHa 0 C(O)CH{CH;CHa)>
A-290 c-CsHs CHs 0 C{O)CH(CHZF),
A-21 c-CaHs CH; o " C(O)CHCH,CeHs
A-252 c-CaHs CH; O C(O)CsHs
A-293 ¢-CsHs CHs o C({O)(4-OCH3-CgH,)
A-294 c-C3Hs CH; 0 C(O)(4-Cl-CgHy)
A-295 c-C3Hs CHs O C(O)4-CI-CgHa)
A-296 c-CaHs CH, 0 C(O)(@-pyridyl)
A-287 c-CsHs - CHjs @) C(O)(2-CHCH3-CgH,)
A-298 c-C3Hs CHs O C(O)(2-CH3-CaH,}
A-299 ¢-CsHs CHs 0 C(O)(3-CH3-CgH,)
A-300 ¢-CsHs CH;, O C(OX4-CH3-CgH,)
A-301 ¢-CsHy H o H
A-302 c-CsHg H (o] CH;
A-303 ¢-CsHg H 0 CH,CH3,
A-304 c-CsH, H o CH2CH,CHs
A-305 c-CsHg H O CH(CHs)2
A-306 c-CsHp H O CH2CH,CH,CH;
A-307 c-CsHg H 8] CH(CH3)CH2CHs.
A-308 c-CsHg H 0] CH:CH2(CH3)2
A-309 ¢c-CsHg H 0 C(CH3)s
A-310 c-CsHg "H o C(O)CHa,
A-311 c-CsHy H O C(O)CH;CH;
A-312 c-CsHe H o C(O)CH;CH-CHj5
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A-313 c-CsHs H o) C(O)CH;CH;CHzCH,
A-314 c-CsHp H 5) C(O)CH(CHCHs)>
A-315 " ¢-CsHe H 6] C(O)CH(CH:F)z
A-316 c-CsHe H o) C(O)CHZCHCeHs
A-317 c-CsHe H %) C(O)CeHs
A-318 ¢-CsHa H 0 C(O)(4-OCH3-CsH,)
A-319 c-CsHe H o) C(O)(@-CFCoHa)
A-320 c-CsHs H o) C(OX4-CI-CgHa)
A-321 c-CsHa H 5) C(O)(@-pyridyl)
A-322 ¢-CsHe H 0 C(O)(2-CHzCH3-C5Ha)
A-323 c-CsHe H 0 C(O)(2-CHs-CqHa)
A-324 c-CsHe H §) C(O)(3-CHs-CqHa)
A-325 c-CsHs H 0 C(O)(4-CH3-CqH,)
A-326 c-CsHe CHa 0 H
A-327 c-CaHo CHs 0 CH,
A-328 ¢-CsHo CHs o) CH.CH;
A-329 c-CsHs CHs o) CH>CH,CHs,
A-330 c-CsHa CHs 5] CH{CHz)2
A-331 c-CsHe CH, o CH,CH,CH,CHs
A-332 c-CaHo CHs 0. CH(CH3)CHCH;
A-333 c-CsHa CHs 0 CH;CH{CHs).
A-334 c-CoHg - CHa o) C(CHa)s
A-335 c-CsHo CH, 0 C(O)CH,
A-336 ¢-CsHg CH;, 0 C({O)CH.CH,
A-337 c-CsHs CHs o) C{O)CH,CHZCH;
A-338 c-CsHs CH, 0 C(O)CH.CH.CH,CH,
A-339 c-CsHe CH, 0 C(O)CH(CHzCHa);
A-340 c-CsHg CHs o) C(O)CH(CHZF )2
A-341 c-CsHa CHs o) C(O)CH:CH.CcH;
A-342 ¢-CsHo CHs o) C(O)CqHs
A-343 c-CsHe CH, o) C(0)(4-OCH;-CeHa)
A-344 c-CsHg CHs, o C(O)(@-CI-CoHy)_
A-345 c-CsHo CHs o) C{O)4-Cl-CoHa)
A-346 c-CsHs CHa o C(O)(@-pyridyl)
A-347 c-CsHe "CHs o) C(OY(2-CH-CH5-CaHa)
A-348 c-CsHg CHs o) C(O)(2-CHy-CoHa)
A-349 c-CsHe CHs o) C(O)(3-CH3-CeHa)
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A-350 c-CsHa CHs 0 C(O)(4-CHs-CeHa)
A-351 -CH.CHz- 0 H
A352 CH.CH, 0 CHa
A-353 CH.CH; 0 CH,CH
A-354 CH.CH; 0 CH,CH;CH
A-355 CH.CH; 0 CH(CH,)2
A-356 CH.CH; 0 CH,CH,CH,CHs;
A-357 CH.CH; 0 CH(CH3)CH:zCH
A-358 CH,CH; 0 CHZCH,(CHs);
A-359 CH.CH; 0 C(CHas)a
A-360 CH.CH; 0 C(O)CHa
A-361 CH,CH, 0 C(O)CH:CH;
A-362 CH.CH; o C(O)CH2CHCHs
A-363 CH,CH; o C(O)CH;CH,CH.CH,
A-364 CH,CH; o C(O)CH(CHCHy);
A-365 CH,CH; 0 C(O)CH(CHZF)2
A-366 CHZCH, 0. C(O)CH:CHCeHs
A-367 CH,CH; 0 C(O)CeHs
A-368 CHZCH; 0 C(O)(4-OCH3-CoHa)
A-369 CH.CH; 0. C(O)(4-Cl-CgHa)
A-370 CH,CH; o C(O)(4-CI-CgHsy)
A-371 ~CHzCH, o C(O)@-pyridyl)
A-372 CH.CH; 0 C(O)(2-CH2CH3-CaHa)
A-373 CH,CH; 0 C(O)2-CHs-CaHa)
A-374 CH.CH; 0 C(O)3-CHa-CoHs)
A-375 CH.CH; o C{O)4-CHa-CoHa)
A-376 -CH;CH,CH,CH- 0 H
A-377 ~CH,CH,CH.CHz 0 CHa
A-378 ~CH,CH,CH.CH_- 0 CH,CHs
A-379 ~CH;CH,CH.CHz 0 CH,CH,CHs
A-380 “CH,CH,CH.CHz | 0 CH(CH)2
A-381 ~CH;CH,CH:CHg- o) CH,CH,CHZCHa
A-382 ~CH;CH,CHCHgz- 0 CH(CH,)CHzCHs_
A-383 ~CHZCH,CH,CH- 0 CHZCHZ(CHa)z
A-384 “CH,CH,CH,CH- o) C(CHa)a
A-385 ~CH,CH,CH.CHz- 0 C(O)CHs
A-386 -CH,CH;CH,CHz 0 C(O)CH.CH;
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A-387 -CHCH,CH,CH»- o) C(O)CHCH,CH3,
A-388 -CHZCH;CH,CHy 0 C(O)CH,CH,CH,CH,
A-389 -CH2CH2CH,CH,- o) C(O)CH(CH,CHa):
A-390 -CH,CH,CH,CH,- 0 C(O)CH(CHzF)2
A-391 -CH2CH,CH CH O C{O)CHCH;C¢Hs
A-392 -CH,CH,CH,CH,- 0 C(O)CgHs
A-393 -CHzCH,CH;CH,- 0 C(O){(4-OCH;-CeH,)
A-394 -CH;CH,CH,CH,- O C(O)(4-Cl-CgH,)
A-395 -CH;CH,CH,CH,- 0 C{O)(4-CI-CgH,)
A-396 -CH,CH.CHCH2- O C(O)(4-pyridyl)
A-397 -CH,CHCH,CH,- 0 C(0)(2-CHzCH3-CgHs}
A-398 -CH,CH,CH,CH;- 0 C(O)(2-CH;-CgH,)
A-399 -CH,CH,CH,CH_- 0 C(O)(3-CH3-CgHy)
A-400 -CH;CHCH;CH;- O C(O)(4-CH;-CgHa)
A-401 CH, H S H
A-402 CHs, H S CH,
A-403 CH; H S CHzCH3;
A404 CHs H S CH.CH,CH;,
A-405 CH,3 H S CH(CH3).
A-406 CH; H S - CHCH;CH2CH3;
A-407 CHs H S CH(CH;)CH,CH,3
A-408 CH; H S CH.CH_(CHs)2
A-409 CHa H S C(CHa3);
A-410 CHs H S C(S)CH;
A-411 CHj H S C(S)CH2CHs
A-412 CH; CH, S H
A-413 CH3 CHs; S CHs
A-414 CH, CH; S CHZCHs
A-415 CHs CHs S CH.CH.CH,3
A-416 CH, CH, S ~ CH{CH,).
A-417 CH;,4 CH, S CH2CH;CHCH;,
A-418 CH, CHs S CH(CH;)CH,CH;
A-419 CHs; ~ CH, S CH.CH2(CHa)2 .
A-420 CHs CHs S C(CHa)s
A-421 CHs | CH, S C(S)CH;
A-422 CH; ~ CHs, S C(S)CH.CH;
A-423 CH2CHgy H S H
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A-424 CH,CH, H S CHs
A-425 CH.CH,3 H S CH,CH,
A-426" CHzCH, R S CH;CH,CH,
A-427 CH,CH, H S CH(CH3),
A-428 CH,CHj H S CH;CH,CH,CHj
A-429 CH,CH, H S CH(CH,)CH.CH,
A-430 CH,CH; H 5 CH,CH2(CH3).
A-431 CHzCHs H 3 C(CH3)s
A432 CH,CH; H S C(S)CHs
A-433 CH.CH, H S C(S)CH.CHs
A-434 CH.CH; CH,CH; S H
A-435 CH,CH, CH,CH, S CHa
A-436 CH.CH, CH.CH, S CH,CH, _
A-437 CH,CH;3 CH>CH; 3 CH.CH.CHs
A-438 CH2CHs CH,CHg S CH(CHs)2
A-439 CH.CHs CH,CH, S CH,CH.CH;CH,
A-440 CH2CH; CHCH; S CH(CH3)CHzCH;
A-441 CH.CH, CH.CH; 3 CHzCH3{CH3)2
A-442 CH;CHj, CH,CH, S C(CHs)s
A443 CH:CHa CH,CHa S . C(S)CHs
A-444 CH,CHs CH,CH, 3 C(S)CH.CHs
A-445 CH,CH,CH, H S H
A-446 CH,CH,CHa H S CH;
A-447 CH,CH.CH, H S CH;CH,
A-448 CH,CH,CH, H S CH,CH.CH3
A-449 CH:CH,CH, H S CH(CH3)2
A-450 CH,CH,CHs H S CH,CH,CH,CH,
A-451 CH;CH.CH; H S CH(CH;3)CH,CH;
A-452 CH,CH,CH, H S CH2CHz(CH3).
A-453 CH,CH.CH3 H S C(CHa)a
A-454 CH,CH.CHs H S C(S)CH;
A-455 CH,CH.CH; H 3 C(S)CHCHS3
A-456 CH,CH2CH3 CH;CH.CH, S H
A457 CHCH,CH3 CH.CH,CH, S CH;
A-458 CHZCH2CHs CH2CH,CHa 3 ~ CH,CH;
A-459 CH,CH,CH,3 CH,CHzCHa S CH>CH-CHs
A-460 CH,CH,CH, CH,CH,CH3 S CH(CHs)2
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A-461 CH,CH>CH; CH,CH,CH, S CH,CH,CH,CH;
A-462 CH2CHzCH CH,CH,CH3 S CH(CH3)CHzCH; .
A463°| CH,CH,CH, CH,CH.CH; ) CH,CH(CH3).
A-464 CH,CH2CHs CH,CH,CH3 S C(CH3)s
A-465 CH,CH.CH, CH,CH,CH; S C(S)CH,
A-466 CH.CH.CH,4 CH,CH,CH, S C(S)CH,CH3
A-467 CH(CHa)2 H S H
A-468 CH(CHa). H S CH;
A-469 CH(CHa). H S CH,CHj,
A-470 CH(CH;)2 H S CH,CH;CHs
A-471 CH(CHa), H S CH(CHa)2
A-4T2 CH{CHs). H S CH,CH,CH.CHs
A4T3 CH(CHs). H S CH(CH3)CH.CH;
A-474 CH{CHa). H S CH2CH2{CH3),
A-475 CH(CHa); H S C(CHa)s
A-476 CH(CHa). H S C(S)CHs
A-477 CH(CHa)2 H S C(S)CH,CH;
A-478 CH(CHa)2 CH(CHs)2 S H
A-4T9 CH{CHs), CH(CH,), S CH;
A-480 CH(CH;), CH(CHa). S CH,CH,
A-481 CH(CHs). CH(CH3)2 _ S CH.CH,CH;
A-482 CH(CHa)e- CH(CH3); S CH(CHa)2
A-483 CH(CHa)2 CH(CH3); S CH,CH,CH.CH3
A-484 CH(CHa). CH(CHs). S CH(CH3)CH;CHs
A-485 CH{CH;). CH(CHa)z S CH,CH(CHs);
A-486 CH{CHs). CH(CHa)2 S C(CHa)s
A-487 CH{CHs), CH(CHa). S C(S)CH,
A-488 CH(CHa)2 CH{CHs), S C(S)CH.CH,
A-489 C(CHa)s H 3 H
A-490 C(CHa)s H S CHs
A-491 C(CHs)s H S CH,CH;,
A-492 C(CHa)s H S CH,CH,CH,
A-493 C(CHa)s H S CH(CHs),
A-494 C(CHa)s H S CH,CH,CH,CHs
A-495 "C(CHs)s " H S CH(CH;)CH.CH;
A-496 C(CHa)s H S CH,CHZ{CH3)2
A-497 C(CHs)s H S C(CHs)s

i)
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A-498 C(CHs)s H S C(S)CHs
A-499 C(CHa)s H S C(S)CH.CH; -
A-500" | © CH(CH,CHa)» H ] H

A-501 CH(CH2CHs), H S CHs
A-502 | CH(CH,CHs), H S CH,CH,
A-503 | CH(CH;CH3), "H S CH.CHCH,
A-504 | CH(CH2CHa). H S CH(CHz).
A-505 | CH(CH.CHa), H S CH,CH,CH2CH;
A-506 | CH(CH2CHs). H S CH(CHa)CH2CHs
A-507 | CH(CHCHs), H S CH2CH(CHs),
A-508 | CH(CH>CHs). H S C(CHs)s
A-509 | CH(CH:CHa), H S C(S)CHs
A-510 | CH(CH:CHs), H S C(S)CH.CH,
A-511 ¢-CsHs H S H
A-512 c-CsHs H S CH,
A-513 c-CsHs H S CH.CH,
A-514 C-C:;Hs H S CHzCHzCHa
A-515 c-CsHs H S CH(CHa)2
A-516 c-CsHs H S CH,CH,CH,CH;
A-517 c-CsHs H S. CH(CHs)CH;CHs
A-518 ¢-CsHs H S CH,CH,(CHs).
A-519 c-CsHs - H S C(CHs)s
A-520 ¢-CsHs H S C(S)CH;
A-521 c-CsHs H S C(S)CH,CHs
A-522 ¢-CaHs CH, S H
A-523 c-CsHs CHs S CHa
A-524 c-CsHs CH, S CH.CH;
A-525 c-CaHs CHs S CH,CH.CH;
A-526 ¢-CaHs CHs S CH(CHa).
A-527 c-CaHs CH; S CH,CH;CH,CH;
A-528 c-CaHs CH, S CH{CH;)CH.CHs
A-529 c-CsHs CHs_ S CH,CH_(CHs)z .
"A-530 c-CaHs CHs S C(CHa3)s
A-531 c-CaHs CHa S C(S)CH;
A-532 c-CsHs "CHs S C(S)CH.CHs
A-533 c-CsHa H 3 H
A-534 c-CsHe H ) CH,
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A-535 c-CsHp H S CH2CH,
A-536 c-CsHp H S CH2CH,CH,
A-537 c-CsHe H S CH(CH3)2
A-538 ¢-CsHg H S CHZCHCH.CHj;
A-539 c-CsHg H S CH(CH,;)CH,CH,
A-540 c-CsHy H S CHZCH(CH3),
A-541 c-CaHe H S C(CHs)a
A-542 c-CsHy H S C(S)CHs,
A-543 c-CsHe H S C(S)CH,CH,
A-544 C'CsHp CH, S H
A-545 c-CsHg CHs S CHs
A-546 c-CsHg CHj, S CH;CH,
A-547 c-CsHg CH, S CHCH;CH;
A-548 c-CsHe CH, S CH(CHs)2
A-549 c-CsHp CH, S CH,CH,CH>CH,
A-550 c-CsHs CHs S CH(CH3)CH.CH;
A-551 c-CsHg CH, S. CHZCH2(CHa).
" | A-552 c-CsHg CH; S C(CHa)a
A-553 c-CsHp CH, S C(S)CHs
A-554 c-CsHp CH, S - C(S)CH.CHs
A-555 -CH.CH_- S H
A-556 " CH.CH; S CH,
A-557 CHzCH, S CH2CHs
A-558 CH,CH, S CH2CH,CHj,
A-559 CH,CH; S CH(CHa)z
A-560 CH,CH; S CH.CHZCHzCH,
A-561 CH;CH; S CH(CH3)CHzCH,
A-562 CH,CH, S CH;CHx(CHs).
A-563 CHCH, 3 C(CHa)s
A-564 CH:CH; S C(S)CHs
A-565 CH,CH; S C(S)CH2CH,
A-566 -CH2CH,CH;CHz- S H
A-567 -CHzCHCHCH,- S CHs;
A-568 ~CH.CH,CHCH»- S CH2CH;
A-569 -CH,CH,CH,CH3- S CH,CH.CH;,
A-570 -CH,CH,CH,CH,- S CH(CHas)2
A-571 -CH;CH,CH,CH2- S CH,CH.CH,CHs

N2
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A-572 -CH,CH,CH,CH~- S CH(CH3)CH,CH,
A-573 -CH;CH,CH,CH S CHCH>(CH;); -
A-574 -CH,CH,CH,CH_- S C(CHs)a
A-575 -CHCH,CH.CH_- S C(S)CH;
A-576 -CH,CH,CHoCH,- S C(S)CH:CH,
Table B

No. R? R Y z

B-1 CH, H o) OCH,

B-2 CH, H o OCH,CH,

B-3 CHs H 0 OCH,CH,CHs

B-4 CH, H 0 OCH(CHa),

B-5 CH, H 0o OCH_CH;CHCH,

B-6 CH, H 0 OCH,CH(CHs).

B-7 CH, H 0 OCH(CH3)CHCH

B-8 CHs H 0 OC(CHgz)s '

B-9 CHs H 6} OCH,CH,CH,CHCH,
B-10 CH, H o} NH;

B-11 CH; H o) NHCH,

B-12 CH, H 6) NHCH,CH;

B-13 CHs H 0 NHCH,CH,CH,
B-14 CH, H o NHCH(CHs):

B-15 CHs H o) NHCH,CH,CH,CH,
B-16 CHj H o) N(CHs).

B-17 CHs H o) N(CH;)CH.CH3
B-18 CHj H o) N(CH3)CH,CH.CH,
B-19 CHa H 0 N(CH;3)CH(CHa)2
B-20 CH; H 0 N(CH5)CHCH;CH.CHa
B-21 CH, H o) N(CHzCHa);

B-22 CHs H 0 N(CH.CH3)CH,CH,CH;
B-23 CH, H o) N(CHs3)CH(CH:)2
B-24 CHs H 0 N(CH,)CH;CH,CH:CH;.
B-25 CH; H o N(CHCH,CHs),
B-26 CHs H s) N(CHCH,CH;)CH(CH3): |
B-27 CH; H o N(CHzCH;CH3)CHCHCH:CH;
B-28 CHs H o N(CH.CH,CHzCHj)2
B-29 CHs H 8] N(-CH.CH,OCH,CH-)
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B-30 CH, H o) N(-CH:CHzN[CH3]CHCHZ)
B-31 CH, CHa o OCH, '
B-32 CH, CHs 0 OCHLCH; 7 :
B-33 CHa CH, ) OCH,CH;CHs

B-34 CH, CH, 0 OCH(CHy)z

B-35 CH, CH, 0 OCH,CH,CH,CH,

B-36 CHs CHs 0 OCH,CH(CHz);

B-37 CHs CHs o) OCH(CHa)CH,CHs

B-3s CHa CHs o) OC(CHa)s

B-39 CHs CH, o) OCH,CHzCH,CH,CH,
B40 CHa CHs o) NH;

B-41 CHs CHs o) NHCH,

B-42 Chs CH, 0 NHCH,CH,

B43 CH, CH, 0 NHCH,CH,CHs

B-44 CHa CH, o) NHCH(CHs),

B45 CH, CH, o) NHCH,CH,CH,CHs
846 CH, CH, o) N(CHa)

B47 CHa CHs 0 N(CH3)CH,CH

B48 CHa CH, 0 N(CHo)CHZCHZCH,

B-49 CH, CHs 0 N{CHa)CH(CHa)>

B-50 CHs CHs o) N{CHy)CH,CH,CHzCHs
B-51 CHs - CH, 0 N(CHZCHa)z

B-52 CH, CH, o) N{CH,CH3)CH,CR.CH,
B.53 CH, CHs ) N{CHs)CH(CHa);

B-54 CHs CHa 0 N(CH)CH2CH,CH,CHa
B-55 CHs CHa o) N(CH;CH,CH2)z

B-56 CHs CHs o) N(CH,CHZCHa)CH(CHa)z
B-57 CH, CHs O N(CH,CHCH,)CH,CH,CH,CH; |
B-58 CHs CHs 0 N(CH,CH2CH,CHJ)z
B-59 CHs CHa 0 N{-CH,CH,OCHCHz)
B-60 CHa CHa 0 N(-CHZCH;N[CH3]CH,CHzZ)
B61 CH:CHs H 0 OCH;

B-62 CHZCH, H o) OCH,CH,

B-63 CH2CH, H 0 OCHZCH,CH,

B-64 CH;CH, H 0 OCH(CH,);

B-65 CRH.CH, H 0 OCH,CH,CH,CH,

B-66 CH.CHs H o) OCH,CH(CHa);

£
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B-67 CH,CH3 H /o) OCH(CH,)CH.CH;
B-68 CH.CH3 H 0 OC(CH;)s

B-69 ~ CH,CH3 H 0 OCH.CH,CH,CH.CHj
B-70 CH.CH, H 0 NH,

B-71 CH2CH; H o NHCH;

B-72 CH,CH; H o) NHCH_CH,

B-73 CH,CH, H 0 NHCH,CH,CHj,

B-74 CH,CH,3 H 6) NHCH(CHs),

B-75 CH;CH,3 H 0o’ NHCH,CH,CH.CH;
B-76 CH,CH, H 0 N(CH;)z

B-77 CH;CHs H o N(CH;)CH,CHs

B-78 CH.CHs H o) N(CH3)CH,CH_CH,
B-79 CHaCHs H 0 N(CH»)CH(CHa)2
B-80 CH.CH; H %) N(CH3)CHCH,CH.CH,
B-81 CH.CH; H o N(CHzCH;);

B-82 CH,CH; H 0 N(CH2CH3)CH,CH,CH,
B-83 CH,CH3 H o N(CH3)CH(CH3)
B-84 CH2CHj H 0 N(CHs)CH,CH,CH,CHa
B-85 CH,CH, H 0o N(CH;CH,CH;);
B-86 CHCH,3 H o) N(CH2CH,CH3)CH(CHs),
B-87 CHCHj3 H 0 N{CH2CH2CH3)CH,CH,CH:CH;
B-88 CH,CH; H 6] N{CHzCHzCH.CHs).
B-89 CH2CH, H 0 N(-CHCH,OCHCHz)
B-80 CH3CH, H o) N(-CH;CH;N[CH3]CH.CH;-)
B-91 CH,CH,CH, H 6] OCH;

B-92 CH.CH.CH; H /o) OCH;CH;

B-93 CHzCH2CH, H o OCH,CH,CH,

B-94 CH,CH.CHs H 0 OCH(CHa)z

B-95 CH,CH,CH, H 0 OCH,CH,CH.CH3
B-96 CHzCH,CH; H 5) OCH,CH(CH,);

B-97 CH.CH,CH; H 0 OCH{CH3)CH,CHj
B-98 CH,CH>CH3 H o OC(CHs)a

B-99 CH,CHCH, H 0 OCH,CH,CH,CH,CH; _

B-100 CH:CH.CH, H 0 NH,

B-101 CH,CHzCHs “H 0 NHCH,

B-102 CH,CHzCH, H 0 NHCH,CH,

B-103 CH,CH2CH; H 0 NHCH.CH.CH;
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B-104 CH,CH-CH; - H 0] NHCH(CHs).
B-105 CH-CHZCH34 H 0] NHCHCH,CH,CH3;
B-106 " CH2CHzCH, H O N(CHa).
B-107 CH2CH2CH, H o) N(CH;3)CH,CH3;
B-108 CH,CH.CH3, H (0 N(CH3)CH,CH,CHj5
B-109 CHZCHCH, H o) N(CHs)CH{CHa)z
B-110 CH2CHzCH, H 0] N{CH3)CH,CH,CH.CHj,
B-111 CH2CH,CH, H 0] N(CH,CH;)z
B-112 CH,CH.CHj H 0] N(CH.CH,)CH,CH.CH;
B-113 CHzCHZCH3 H O N(CHa)CH(CHs)2
B-114 CH,CH2CHs5 H o) N{CH;3)CH,CH,CH,CHj,
B-115 CH,CH,CH3 H 0] N{CH,CH2CH,).
B-116 CHZCHZCHa, H 0] N(CH.CH2CH3)CH(CHj3)=
B-117 CH>CH,CH3 H ) N{CH,CH,CH;)CH.CHzCH>CHj
B-118 CH.CH2CH3 H O N{CH,CHzCH;CHs).
B-119 CH,CH2CH4 H O N(-CH,CH,OCH,CH.-)
B-120 CH:CH2CH4 H O ] N(-CH CHN[CH3]CH2CH_-)
B-121 CH(CHs); H 0 OCH,
B-122 CH(CH.). H 9] QCH,CH,
B-123 CH(CHa,)2 H O OCH;CH2CHj4
B-124 CH(CHa)z H 0 OCH(CHa)z
B-125 CH(CHa). H O OCH:CH;CH.CHs
B-126 CH(CHs)2 H o] OCH,CH(CH3)2
B-127 CH(CHs)2 H 0] OCH(CH3)CH2CH;
B-128 CH(CHa), H O OC(CH,),s
B-129 CH(CH;)2 H @] OCH,CH;CH2CH,CH,
B-130 CH(CHaj). H O NH,
B-131 CH(CHs)2 H o NHCH,
B-132 CH(CHa)2 H (o) NHCH,CH5
B-133 CH(CHas)2 H 0 NHCH,CH,CH3;
B-134 CH(CHs)z H 0 NHCH(CHa)z
B-135 CH(CHa,), H O NHCH;CHCH2CH,
B-136 CH(CHa). H O N(CH,);
B-137 CH(CHs)2 H (@) N{CH,;)CH,CHs;
B-138 CH(CHa); “H (o} N{CH3)CH,CH-CH,
B-139 CH(CHa)z H o) N(CH.)CH({CHa)z
B-140 CH(CHa); H 0] N(CH3)CH,CH,CH,CH,

i}
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B-141 CH(CHa)z H 0 N(CHzCH)z
B-142 CH(CHz3): H 0 N(CH,CH,3)CH,CH,CH; -
B-143 CH(CHy). H 0 N(CHs)CH(CHa)2
B-144 CH{CH,). H "0 N(CH3)CH,CH-CH,CH;,
B-145 CH{CH,)2 H (0] N{CH.CH;CH;),
B-146 CH(CH,). H o) N(CH2CHzCH3)CH(CH3;),
B-147 CH(CHa) H o) N({CH.CH,CH;3)CH.CH,CH,CH,
B-148 CH{CH,); H Q N(CHZCHZFHZCHa)z
B-149 CH(CHz3), H 0] N(-CH,CH,OCH,CH_-)
B-150 CH(CHj3); H 0 N(-CH;CH;N[CH3]CH,CH)
B-151 CH;CH:CH.CH; H 0] OCH3;
B-152 CH;CH,CH.CH; H 0] OCH.CH,
B-153 CH;CH;CH,CH, H 0] OCH,CH,CH,
B-154 CH,CH>CH.CHs3 H 0 OCH(CHa),
B-155 CH,;CH,;CH,CH; H 0] OCH.CH,CH2CH,
B-156 CH,CH,CH,CH, H 0 OCH,CH(CHa3)2
B-157 CHzCH2CH,CHs; H O OCH(CH3)CH2CH,
B-158 CH2CHCH,CH,3 H (o) OC(CHa)s
B-159 CH.CH,CH,CH, H O OCH,CH,CH;CH.CHj,
B-160 CH;CHCH2CH3, H 0 NH.
B-161 CH,CH,CH.CHj H 0] NHCH;
B-162 CH.CH,CH2CH; H 6] NHCH>CH,
B-163 CH.CH>CH2CH, H (@) NHCH;CH,CH;
B-164 CH;CH2.CH2;CH, H (0] NHCH(CH3),
B-165 CH.CH>CHzCH, H 0 NHCH,CH;CH.CH,;
B-166 | CH,CH,CH,CH, H 0 N{CHa)2
B-167 CH,CH.CH2CH3 H @) N(CH3)CH2CH,
B-168 CH:CH2CH2CH; H ¢ N(CH3)CH,CH.CH,
B-169 CH.CH,CH2CH, H 0 N(CH3)CH(CH3)2
B-170 CH,CH.CH;CH, H (o) N(CH»)CH.CH,CH,CH,
B-171 CH2CH,CH,CH;, H 0 N({CHzCH,),
B-172 CH;CH,CH,CH,3 H 0] N{CH,CH3)CH,CH,CHj,
B-173 CH2CH2CH,CH; H 0 N(CH3)CH(CHs)2
B-174 CH.CH.CH.CH;s - H (0] N(CH3)CH2CH,CH,CHj4
B-175 CH;CH-CH;CHj, H o] N{CH>CHzCH,}.
B-176 CH,CH,CH,CH; H 0] N(CH2CH,CH,)CH(CHa,),
B-177 CH,CH.CH,CH, H 0 N({(CH.CH>CH3)CH.CH,CH2CHj,
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B-178 | CH,CH;CH,CH, H 0 N(CH,CH,CH,CHa),
B-179 | CH,CH.CH.CH, H- o) N(-CH2CH,OCH,CH;-) -
B-180 | CH,CH,CH.CHs H o) N{-CH2CH,N[CH,]CH;CH;-)
B-181 C(CHa)s H 0 OCH;
B-182 C(CHa)a H o) OCH,CH,
B-183 C(CHs)s H 0 OCH,CH,CH,
B-184 C(CHa)s H 0 OCH(CHjs),
B-185 C(CHs)s H 0 OCH,CH,CH,CH,
B-186 C(CH;)s H 6 OCHzCH(CHs).
B-187 C(CH3)s H 6] OCH(CH3)CH,CH;
B-188 C(CHa); H 8] OC(CHa),
B-189 C(CHa)s H 0 OCH;CH,CH,CH,CH,
B-190 C(CHa)s H 0 NH;
B-191 C(CHa)s H 0 NHCH,
B-192 C(CHa)s H 0 NHCH,CH;
B-193 C(CHa)s H o) NHCH,CH,CH;
B-194 C(CHa)s H [6) NHCH(CH,).
B-195 C(CHs)s H 0 NHCH,CH,CH,CH,
B-196 C(CHa)s H 0 N(CHs),
B-197 C(CH3)s H 0 N(CH3)CH.CHs
g8-198 C(CHa)s H 0 N(CH3)CH,CH,CHjs
B-199 C(CHa)3 H o) N(CH3)CH(CH);
B-200 C(CHa)s H 0 N(CH3)CH,CH,CH.CH;
B-201 C(CHa)s H 0 N(CHzCHa);
B-202 C(CHa)s H 0 N(CH,CH3)CHzCH;CH,
B-203 C(CHa)s H 6] N(CH3)CH(CHs);
B-204 C(CHa)s H 0 N(CH3)CH.CH,CH:CH,
B-205 C(CHa)s H 6) N(CH.CH,CH:);
B-206 C(CHa)s H o) N(CH;CH,CH;)CH(CH),
B-207 C(CHa)s H 0 N(CH,CH,CH,)CH,CH,CH,CH,
B-208 C(CHa)s H 0 N{CH,CH,CH,CHa);
B-209 C(CHa)s H o) N(-CH,CH,OCH,CH,) .
B-210 C(CHa)s H o) N{-CH,CH;N[CH]CH,CH_)
B-211 C(CH3)CH,CH, H o) OCH,
B-212 C(CH3)CH,CH;, H o) OCH,CH;
8-213 C(CH3)CH,CHs H 0 OCH,CH,CHs
B-214 C(CH3)CH,CH, H 0 OCH(CH;),
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B-215 | C(CH)CH.CHs H o OCHZCH,CH,CH,
B-216 | C(CH,)CH:CH; H 0 OCH,CH(CHs);
B-217 | C(CH,)CH,CHs H 0 OCH(CH,)CH,CH,
B-218 | C(CH,)CH,CHs H 0 OC(CH,)s
B-219 | C(CHa)CH,CHa H o) OCH,CH.CH,CH,CH,
B-220 | C(CH,)CH:CH, H 0 NH,
B-221 | C(CH5)CH:CHa H 0 NHCH,
B-222 | C(CHs)CH.CHs H 0 NHCHCH;
B-223 | C(CH;)CH;CHa H 0 NHCHCHCH;
B-224 | C(CH3)CHCHs H 0 NHCH(CHs): _
B-225 | C(CH,)CH,CHa H 0 NHCH,CH,CH,CH,
B-226 || C(CH3)CH;CHs H 0 N(CH3);
B-227 | C(CHs)CH,CHs H 0 N(CH3)CH.CH,
B-228 | C(CHs)CH,CHs H 0 N(CHa)CHzCH,CHs
B-229 | C(CH3)CH,CHa H 0 N(CHs)CH(CH)z
B-230 | C(CHs)CH,CHs H 0 N{CH3)CH,CH,CH,CH;
B-231 | C(CHs)CH:CHs H 0 N(CH2CHa),
B-232 | C(CHa)CH;CHs H o) N{CHZCH3)CHZCHCH;
8233 | C(CH,)CH;CHs H 6) N(CH3)CH{CH)z
B-234 | C(CHs)CH:CH, H o N{CH3)CHzCHCH;CH,
B-235 | C(CHs)CH-CHs H 0 "~ N(CH:CH;CHa);
B-236 | C(CHs)CHzCHs H 0 N(CHZCH;CH,)CH(CHs)z
B-237 | C{CHs)CH,CH, H O | N(CH2CH,CH3)CH,CH,CH,CHs,
B-238 | C(CH,)CHzCH, H 0 N(CHZCH;CH,CHs)z
B-239 | C(CHs)CH;CH;, H o) N{-CHzCHzOCH,CHy)
B-240 | C(CH,)CH;CH, H o) N(-CH,CHN[CH3]CH-CHz)
B-241 CH,CH(CHa)2 H o) OCH,
B-242 CH,CH(CH); H 0 OCH,CH;
B-243 CHCH(CHa)z H o) OCH:CH,CH;
B-244 CH;CH(CHa)> H 0 OCH(CH);
B-245 CH,CH(CH;); H 0 OCH,CH2CH,CH;
B-246 CHZCH{(CHa)2 H 0 OCH,CH{CHa)z
B-247 CHCH(CH)z H 0 OCH(CH,)CHzCH,
B-248 CHZCH{CHa)2 H 0 OC(CHa)s
B-249 CHZCH{CH). H 0 OCHCH-CH,CHCH
B-250 CH,CH(CHa); H 0 NH; :
B-251 CHLCH(CHs)z H o NHCH;,

R
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B-252 CHZCH(CHa)z H 0 NHCHZCH
B-253 CH2CH(CHa), H 0 NHCH,CH,CHj
B-254 |  CH,CH(CHs); H 0 NHCH(CHy)z
B-255 CHZCH{(CHa); H 0 NHCHZCH,CH,CH,
B-256 CHZCH(CHa)z H 0 N(CHa)z
B-257 CHLCH(CH3)z H 0 N{CHa)CHzCH,
B-258 CHZCH(CHy)2 H 0 N(CHs)CH2CH,CH;
B-259 CH,CH(CH,)2 H o) N(CHa)CH(CHa)2
B-260 CH,CH(CH,)2 H 0 N{CHa)CH-CH,CH,CH,
B-261 CH,CH{CHa)z H o) N{CH:CH);
B-262 CHLCH(CHa)> H 0 N{CHzCH;)CHZCH;CH,
B-263 CHZCH(CHa)z H 0 N(CH3)CH(CHa)z
B-264 CHZCH{(CHa)2 H 0 N{CHs)CH,CHZCH;CH,
B-265 CH,CH(CHs)z H 0 N{CHZCHCHz)
B-266 CHZCH(CHa)2 H 0 N{CH,CH>CH3)CH(CH)z
B-267 CH,CH(CH)z H O | N(CH:CHZCH3)CH,CH,CH.CHs |
B-268 CHZCH(CHa)2 H 0 N(CH2CH,CH,CHs)z
B-269 CHZCH{(CHa)s H 0 N(-CH,CH,OCH,CHg")
B-270 CH.CH(CHa)z H 0 N{-CHzCHzN[CH]JCH,CHz)

The compounds | are suitable as fungicides. They are distinguished by an outstanding
effectiveness against a broad spectrum of phytopathogenic fungi, especially from the
classes of the Ascomycetes, Deuteromycetes, Comycetes and Basidiomycetes. Some
are systemically effective and they can be used in plant protection as foliar fungicides,
as fungicides for seed dressing and as scil fungicides.

The present invention further relates to the pharmaceutical use of the compounds of
the formula | according to the invention and/or the pharmaceutically acceptable salts
thereof, in particular to their use for treating tumors in mammals such as humans for
example.

They are particularly important in plant protection in the control of a multitude of fungi
on various cultivated plants, such as wheat, rye, barley, oats, rice, maize, grass,
bananas, cotton, soya, coffee, sugar cane, vines, fruits and ornamental plants, and
vegetables, such as cucumbers, bezns, tomatoes, potatoes and cucurbits, and on the
seeds of these piants.

They are especially suitable for controlling the following plant diseases:



10

15

20

25

30

35

rr o904

w <

Alternaria species on vegetables, rapeseed, sugar beet and fruit and rice,
Aphanomyces species on sugar beet and vegetables,

Bipolaris and Drechsiera species on corn, cereals, rice and lawns,

Blumeria gramim’é (powdery mildew) on cereals,

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

Bremia lactucae on lettuce,

Cercospora species on corn, soybean, rice and sugar beet,

Cochliobolus species on corn, cereals, rice (e.g., Cochliobolus sativus on cereals,
Cochliobolus miyabeanus on rice),
Colletotricum species ‘on soybean and cotton
Drechslera species on cereals and corn,
Exserohilum species on corn,

Erysiphe cichoracearum and Sphaerotheca fuliginea on cucurbits,

Fusarium and Verticillium species on various plants,

Gaeumanomyces gramiris on cereals,

Gibberella species on cereals and rice (e.g., Gibberella fujikuroi on rice), ”
Grainstaining complex on rice,

Helminthosporium species on corn and rice,

Michrodochium nivale on cereals,

Mycosphaerella species on cereals, bananas and peanuts,

Phakopsara pachyrhizi and Phakopsara meibomiae on soybean,

Phomopsis species on soybean and sunflowers,

Phytophthora infestans on potatoes and tomatoes,

Plasmopara viticola on grapevines,

Podosphaera leucotricha on appies,

Pseudocercosporella herpotrichoides on cereals,

Pseudoperonospora species on hops and cucurbits,

Puccinia species on cereals and corn,

Pyrenophora species on cereals,

Pyricularia oryzae, Corticium sasakii, Sarocladium oryzae, S. attenuatum, Entyloma
oryzae on rice,

Pyricularia grisea on lawns and cereals

Pythium spp. on lawns, rice, corn, cotton, rapeseed, sunflowers, sugar beet,
vegetables and other plants,

Rhizoctonia species on cotton, rice, potatoes, lawns, corn, rapeseed, potatoes,
sugar beet, vegetables and other plants,

Sclerotinia species on rapeseed and sunflowers,

Septoria tritici and Stagonospora nodorum on wheat,
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o Erysiphe (syn. Uncinula) necator on grapevines,
o Setospaeria species on‘corn and lawns,
» Sphacelotheca reilinia on corn,
e Thiévaliopsis species on soybean and cotton,
o Tilletia species on cereals,
o Ustilago species on cereals, corn and sugar beet, and
* Ventunia species (scab) on apples and pears.

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

The compounds | are employed by treating the fungi or the plants, seeds, materials or

soil to be protected from fungal attack with a fungicidally effective amount of the active
compounds. The applicati'on can be carried out both before and after the infection of

the materials, plants or seeds by tha fungi.

The fungicidal compositions generally comprise between 0.1 and 95%, preferably "
between 0.5 and 90%, by weight of active compound.

When employed in plant protection, the amounts applied are, depending on the kind of
effect desired, between 0.01 and 2.0 kg of active compound per ha.

In seed freatment, for example dusting, coating or impregnation of seed, amounts of
active compound of from 1 to 1000 g/100 kg of seed, preferably from 1 to 200 g/100 kg,
in particular from 5 to 100 g/100 kg are generally used.

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

The compounds of the formula | can be present in various crystalline forms which
likewise form part of the subject matter of the present invention.

The compounds | can be converted into the customary formulations, for example
solutions, emulsions, suspensions, dusts, powders, pastes and granules. The
application form depends on the particular purpose; in each case, it should ensure a
fine and uniform distribution of the compound according to the invention.
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Formulations for seed treatment may further comprise binders and/or gelants and if
appropriate dyes.

Binders can be added to increase the adhesion of the active compounds to the seed
after the treatment. Suitable binders are for example EQ/PO block copolymer
surfactants, but also polyvinyl alcohals, polyvinylpyrrolidones, polyacryiates,
polymethacrylates, polybutenes, polyisobutylenes, palystyrenes, polyethyleneamines,
polyethyleneamides, polyethyleneimines {Lupasol®, Polymin®), polyethers,
polyurethanes, polyvinyl acetates, Tylose and copolymers of these polymers. A
suitable gelant is for example carrageen (Satiagel®).

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

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

- carriers such as ground natural minerals (for example kaolins, clays, talc, chalk)
and ground synthetic minerals (for example highly disperse silica, silicates),
emulsifiers such-as nonionic and anionic emuisifiers (for example
polyoxyethylene fatty alcohol ethers, alkylsulfonates and arylsulfonates) and
dispersants such as lignosuliite waste liquors and methyicellulose.

Suitable surfactants are alkali metal, alkaline earth metal and ammonium salts of
lignosulfonic acid, naphthalenesulfonic acid, phenolsulfonic acid, .
dibutylnaphthalenesulfonic acid, alkylarylsulfonates, alkyl sulfates, alkylsulfonates, fatty
alcohol sulfates, fatty acids and sulfated fatty alcohol glycol ethers, furthermore
condensates of suifonated naphthalene and naphthalene derivatives with
formaldehyde, condensates of naphihalene or of naphthalenesulfonic acid with phenol
and formaldehyde, polyoxyethylene octylphenol ether, ethoxylated isooctylphenol,
octylphenol, nonylphenol, alkylphencl polyglycol ethers, tributylphenyt polyglycol ether,
tristearylpheny! polyglycol ether, alkylaryl polyether alcohols, alcohol and fatty
alcohol/ethylene oxide condensates, ethoxylated castor oil, polyoxyethylene alkyl
ethers, ethoxylated polyoxypropylene, lauryt alcohol polyglyco! ether acetal, sorbitol
esters, lignosulfite waste liquors and methyicellulose.
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Suitable for the preparation of directly sprayable solutions, emulsions, pastes or il
dispersions are mineral oil fractions of medium to high boiling point, such as kerosene
or diesel oil, furthermore coal tar qils and oils of vegetable or animal origin, aliphatic,
cyclic and aromatic hydrocarbons, for example toluene, xylene, paraffin,
tetrahydronaphthalene, alkylated naphthalenes or their derivatives, methanol, ethanol,
propanol, butanoi, cyclohexanol, cyclohexanone, isophorone, strongly polar solvents,
for example dimethyl sulfoxide, N-methylpyrrolidone and water.

Powders, materials for spreading and dustable products can be prepared by mixing ar
concomitantly grinding the active substances with a solid carrier.

Granules, for example coated granules, impregnated granules and homogeneous
granules, cah be prepared by binding the active compounds to solid carriers. Examples

of solid carriers are mineral earths such as silica gels, silicates, talc, kaolin, attaclay,
limestone, lime, chalk, bole, loess, clay, dolomite, diatomaceous earth, calcium sulfate,
magnesium sulfate, magnesium oxide, ground synthetic materials, fertilizers, such as,

for example, ammonium sulfate, ammonium phosphate, ammonium nitrate, ureas, and
products of vegetable origin, such as cereal meal, tree bark meal, wood meal and "
nutshell meal, cellulose powders and other solid carriers.

In general, the formulations comprise from 0.01 to 95% by weight, preferably from 0.1
to 90% by weight, of the active compound. The active compounds are employed in a
purity of from 90% to 100%, preferably 95% to 100% (according to NMR spectrum).

For seed treatment, the formulations in question, when diluted from two- to ten-fold,
produce active compound concentrations in the range from 0.01% to 60% by weight
and preferably in the range from 0.1% to 40% by weight in the ready-to-use
preparations.

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

A Water-soluble concentrates (SL, LS)

10 parts by weight of a compound accarding to the invention are dissolved with

90 parts by weight of water or with a water-soluble solvent. As an alternative, wetters or
other auxiliaries are added. The active compound dissolves upon dilution with water.
This gives a formulation having an active compound content of 10% by weight.

B Dispersible concentrates (DC)
20 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in 70 parts
by weight of cyclchexanone with addition of 10 parts by weight of a dispersant, for
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example polyvinylpyrrolidone. Dilution with water gives a dispersion. The active
compound concentration is 20% by weight.

C Emulsifiable concentrates (EC)

15 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in 75 parts
by weight of xylene with addition of calcium dodecylbenzenesulfonate and castor oil
ethoxylate (in each case 5%). Dilulion with water gives an emulsion. The formulation
has an active compound content of 15% by weight.

D Emulsions (EW, EO, ES)

25 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in 35 parts
by weight of xylene with addition of caicium dodecylbenzenesulfonate and castor oil
ethoxylate (in each case 5 parts by weight). This mixture is added to 30 parts by weight
of water by means of an emulsifying machine (e.g. Ultraturrax} and made into a
homogeneous emulsion. Dilution with water gives an emulsion. The formulation has an
active compound content of 25% by weight.

E Suspensions (SC, OD, FS)

In an agitated ball mill, 20 parts by weight of a compound. according to the invention are
comminuted with addition of 10 parts by weight of dispersants and welters and 70 parts
by weight of water or an organic solvent to give a fine active compound suspension.
Dilution with water gives a stable suspension of the active.-compound. The active
compound content in the formutation is 20% by weight.

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

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

G Water-dispersible powders and water-soluble powders (WP, SP, S8, WS)

75 parts by weight of a compound according to the invention are ground in a rotor—
stator mill with addition of 25 parts by weight of dispersants, wetters and silica gel.
Dilution with water gives a stable dispersion or solution of the active compound. The -
active compound content of the formulation is 75% by weight.

H Gel formulations
20 parts by weight of a compound according to the invention, 10 parts by weight of
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dispersant, 1 part by weight of gelant and 70 paris by weight of water or of an organic
solvent are ball milled to form a fine suspension. Dilution with water gives a stable
suspension having an active compound content of 20% by weight.

1

2. Products to be applied undiluted

| Dustable powders (DP, DS)

5 parts by weight of a compound zccording to the invention are ground finely and
mixed intimately with 95 parts by weight of finely divided kaolin. This gives a dustable
product with an active compound content of 5% by weight.

J Granules (GR, FG, GG, MG)

0.5 part by weight of a compound according to the invention is ground finely and
associated with 89.5 parts by weight of carriers. Current methods are extrusion, spray-
drying or the fiuidized bed. This gives granules with an active compound content of
0.5% by weight to be applied undiluted.

K ULV solutions (UL)

.10 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in S0 parts

by weight of an organic solvent, for sxample xylene. This gives a product with an active
compound content of 10% by weight to be applied undiluted,

Seed treatment typically utiiizes water-soluble concentrates (LS}, suspensions (FS),
dusts (DS), water-dispersible and water-soluble powders (WS, SS), emulsions (ES),
emuisifiable concentrates (EC) and gel formulations (GF). These formulations can be
applied neat or preferably diluted to the seed. The application can take place prior to
sowing.

Preference is given to using FS formulations for seed treatment. Such formulations
typically comprise from 1 to 800 g/l of active compound, from 1 to 200 g/! of
surfactants, from 0 to 200 g/l of antifrzeze, from 0 to 400 g/l of binder, from 0 to 200 g/i
of dyes and solvent, preferably water.

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

%Q'
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Aqueous use forms can be prepared from emulsion concentrates, pastes or wettable
powders {sprayable powders, oil dispersions) by adding water. To prepare emulsions,
pastes or oit dispersions, the substanceé. as such or dissolved in an oil or solvent, can
be homogenized in water by means of a wetting agent, tackifier, dispersant or
emulsifier, Alternatively, it is possitle to prepare concentrates composed of active
substance, wetter, tackifier, dispersant or emulsifier and, if appropriate, solvent or oil,
and such concentrates are suitable for dilution with water.

The active compound concentrations in the ready-to-use preparations can be varied
within relatively wide ranges. In general, they are from 0.0001 to 10%, preferably from
0.01 to 1%.

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

Various types of oils, wetters, adjuvants, herbicides, fungicides, other pesticides, or e
bactericides may be added to the active compounds, if appropriate not until

immediately prior to use (tank mix). These agents can be admixed with the agents
according to the invention in a weight ratio of 1:10 to 10:1.

The compositions according to the invention can, in the use form as fungicides, also be
present together with other active ccmpounds, e.g. with herbicides, insecticides, growth
regulators, fungicides or else with fertilizers. Mixing the compounds | or the
compositions comprising them in the application form as fungicides with further active
compounds, in particular with other fungicides makes it possible in many cases to
broaden the activity spectrum or prevent developments of resistance. Synergistic
effects are obtained in many cases.

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

o acylalanines, such as benalaxyl, metalaxyl, ofurace or oxadixyl,

o amine derivatives, such as aldimorph, dodine, dodemorph, fenpropimorph,
fenpropidin, guazatine, iminoctadine, spiroxamine or tridemorph,

s anilinopyrimidines, such as pyrimethanil, mepanipyrim or cyprodinyl,

« antibiotics, such as cycloheximide, griseofulvin, Kasugamycin, natamycin, polyoxin
or streptomycin,
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azoles, such as bitertanol, bromoconazole, cyproconazole, difenoconazole,
dinitroconazole, enilconazole, epoxiconazole, fenbuconazole, fluguinconazole,
flusilazole, flutriafole hexaconazole, imazalil, metconazole, myclobutanil,
penconazole, propiconazole, prochloraz, prothioconazole, tebuconazole,
triadimefon, triadimenol, triflumizole or triticonazole,

dicarboximides, such as iprodione, myclozolin, procymidone or vinclozolin,
dithiocarbamates, such as ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram,
propineb, polycarbamate, thiram, ziram or zineb,

heterocyclic compounds, such as anilazine, benomyl, boscalid, carbendazim,
carboxin, oxycarboxin, cyazofamid, dazomet, dithianon, famoxadone, fenamidone,
fenarimol, fuberidazole, flutolanil, furametpyr, isoprothiolane, mepronil, nuarimol,
penthiopyrad, probenazole, proquinazid, pyrifenox, pyroquilon, quinoxyfen,
silthiofam, thiabendazole, thifluzamide, thiophanate-methyl, tiadinil, tricyclazole or
triforine, N-(4'-bromobiphenyl-2-yl}-4-diflucromethyl-2-methylthiazole-5-
carboxamide, N-(4'-trifluoromethylbiphenyl-2-yl)-4-difluoromethyl-2-methylthiazole-
§-carboxamide, N-{(4'-chloro-3'-fluorobiphenyi-2-yl)-4-difluoromethyl-2-
methylthiazole-5-carboxamide, N-(3',4'-dichloro-4-fluorobiphenyl-2-yt}-3- .
difluoromethyl-1-methylpyrazole-4-carboxamide, N-(2-cyanophenyl)-3,4- a
dichloroisothiazole-5-carboxamide, 5-chloro-7-(4-methyipiperidin-1-yl)-6-(2,4,6-
trifluoropheny!)-[1,2.4]triazolo[1, 5-a)pyrimidine, 2-butoxy-6-iodo-3-propyichromen-4-
one, N-dimethyl-3-(3-bromo-6-fiuoro-2-methylindale-1-sulfonyl)-{1,2,4]triazole-1-
sulfonamide,

copper fungicides, such as Bordeaux mixture, copper acetate, copper oxychloride
or basic copper sulfate,

nitrophenyl derivatives, such as binapacryl, dinocap, dinobuton or nitrophthal-
isopropyl,

phenylpyrroles, such as fenpiclonil or fludioxonil,

sulfur,

other fungicides, such as acibenzolar-S-methyl, benthiavalicarb, carpropamid,
chlorothalonil, cyflufenamid, cymoxanil, dazomet, diclomezine, diclocymet,
diethofencarb, edifenphos, ethatoxam, fenhexamid, fentin acetate, fenoxanil,
ferimzone, fluazinam, fosetyl, fosetyl-aluminum, phosphorous acid and its saits,
iprovalicarb, hexachiorobenzene, mandipropamide, metrafenone, pencycuron,
propamocarb, phthalide, tolclofos-methyl, quintozene or zoxamide, N-(2-(4-[3-{4-
chlorophenyl)prop-2-ynyloxy}-3-methoxyphenyl)ethyl)-2-methanesulfonylamino-
3-methylbutyramide, N-{2-(4-[3-{4-chiorophenyl)prop-2-ynyloxy]-3- '
methoxyphenyl)ethyl)-2-ethanesulfonylamino-3-methylbutyramide, 3-[5-(4-
chlorophenyl)-2,3-dimethylisoxazolidin-3-yl)pyridine, methyl 3-(4-chlorophenyl)-3-(2-
isopropoxycarbonylamino-3-methylbutyrylamino)propionate, 4-fluorophenyl N-{(1-{1-
(4-cyanophenyljethanesulfonyl)but-2-yl)carbamate,

B
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o strobilurins, such ag azoxystrobin, dimoxystrobin, enestroburin, fluoxastrobin,
kresoxim-methyl, metorinostrobin, orysastrobin, picoxystrobin, pyraclostrobin or
trifloxystrobin,

s sulfenic acid deriv-atives, such as captafol, captan, dichlofluanid, folpet or
tolylfluanid,

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

Synthesis examples

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

Example 1 — Preparation of 2-[5-chloro-6-(2,4,6-trifluorophenyl)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pyrimidin-?-ylamino]butan-1-ol

1.57 mmol of triethylamine and 1.57 mmo! of 2-aminobutan-1-0l were added to a
solution of 500 mg (1.57 mmol} of 5,7-dichloro-6-(2,4,6-trifluorophenyl)-{1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pyrimidine in 4 ml of dichloromethane, and the solution was then stirred at
20 to 25°C for about 15 hours. The solution was then extracted with 0.5 M HCi and 5%
strength NaCl solution. The organic phases were dried and freed from the solvent.
What remained were 535 mg of the title compound as light-yellow crystals of m.p.
76-77°C. oo

'H-NMR (CDCls; 6 in ppm): 8.2 (1H, s); 6.85 (2H, q); 6.7 (1H, broad, NH); 3.85 (1H, s,
broad); 3.7 (2H, q); 3.5 (1H, s, broad); 1.65 (1H, m); 1.55 (1H, m), 0.8 (3H, t).

Example 2 — Preparation of 2-[5-ch|oro-6-(2.4,6-trif|uorophen§l)-[1,2,4]triazolo[1 o
a]pyrimidin-7-ylamino]butyl acetate

In each case 0.13 mmol of triethylamine, acetic anhydride and 4-N,N-dimethyl-
aminopyridine were added to a solution of 50 mg (0.13 mmol!) of 2-[5-chlorc-6-(2,4,6-
trifiuorophenyl)-{1,2,4]triazolo[1,5-a]pyrimidin-7-ylamino]butan-1-ol (see Ex. 1) in 2 ml
of dichloromethane. The solution was stirred at 20 to 25°C for about 5 hours. The
solution was then extracted with 0.5 M HCI and 5% strength NaCl solution. The organic
phases were dried and freed from the solvent. What remained were 36 mg of the title
compound as light-yellow crystals of-m.p. 39-42°C.

. TH-NMR (CDCls; & in ppm): 8.4 (1H, s}; 6.9 (2H, t); 6.4 (1H, broad, NH); 4.05 (2H, d),

3.7 (1H, broad); 2.0 (3H, s); 1.55 (2H, m); 0.85 (3H, 1).

n
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Example 3 — Preparation of [5-chloro-6-(2,4,6-trifluorophenyl)-[1,2 4]triazolo[1,5-
a)pyrimidin-7-yli]-{1-ethoxyrnethylpropyl)amine

0.05 mmnol of caesium carbonate and 0.05 mmol of iodethane were added to a solution
of 20 mg (0.05 mmol) of 2-[5-chloro-6-(2,4,6-trifluorophenyl)-{1,2,4]triazolo[1,5-
ajpyrimidin-7-ylamino]butan-1-ol (see Ex. 1) in 1 ml of acetone, and the suspension
was then stirred at 50°C for 2 hours. After addition of 5§ ml of dichloromethane, the
mixture was extracted with 0.5 M HCI and 5% strength NaCl solution. The organic
phases were dried and freed from the solvent. What remained were 9 mg of the title
compound as a colorless oil.

'H-NMR (CDCls; & in ppm): 8.35 (1H, s); 6.85 {2H, m); 6.6 (1H, broad, NH); 3.5 (1H,
broad); 3.45 (2H, q); 3.4 (2H, d}; 1.65 (1H, m); 1.5 (1H, m}; 1.1 (3H, t); 0.75 (3H, ).

The HPLC retention times (RT) in the tables below were determined at 40°C using the
RP-18 column Chromolith Speed ROD (from Merck KgaA. Germany) using the mobile
phase acetonitrile + 0.1% trifluoroacetic acid (TFA)/water + 0.1% TFA in a gradient
from 5:95 to 95:5 over 5 min, Mass spectrometry was carried out using quadropole
electrospray ionization, 80 V (positive mode).



Compounds of the formula I.1:

Z-Y-CR'R*-CRR-NR'

Y

¢S
NTNT X
Table |
phys. data HPLC
1 2 3 v 5 (RT [min]; MS [m/z]); ]
No. | R R R R’ R Y z X Lo m.p. [°Cl; "H-NMR
[6 ppm] .

I-1 H | CHCH; H H H [¢] CH, Cl 2,46-F, 3.35 min, [386 M+H]"

-2 H CH,CH,3 H H H [¢] CH,CH, o] 2,4,6-F; 3.60 min; {400 M+H]"

-3 H CHy H H H [e] CH,CH; Cl 2,4,6-F3 3.38 min; [385 M+H]"

-4 H CH, H H H [¢) "‘C(CHaj)s Cl 2,4,6-F5 3.85 min; [413 M+H]"

I-5 H CHs H H H [¢) CH,CH(CHy), Cl 2,4,6-F5 3.90 min; [413 M+H}

-6 H CH, H H H [e) CH,CH,CH;,3 Cl 2,4,6-F; 3.65 min; {399 M+H]"

-7 | CH; CH,CH, H H H [e] CHjs Cl 2,4,6-F, 3.36 min; [385 M+H]"

-8 H CHZCH,3 H H H o] CH;CH, Cl 2-Cl,6-F 3.56 min; [398 M+H]"

-9 H CH,CH,4 H H H o] CH,CH,3 Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.54 min; [410 M+H]"

-10 H CH(CHa). H H H 0] H Cl 2,4,6-F3 2.95 min; [385 M+H]"

1-11 H CHs H CHs; H 0 H Cl 2,4,6-F3 2.79 min; [371 M+H]”

1112 H CeHs H H H (o] H o] 2,4,6-F, 3.06 min; {419 M+H]"
[ 113 H CH, H H H [e] H Cl 2,4,6-F, 2.56 min; [357 M+H]"

13
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phys. data HPLC
(RT [miIn]; MS [m/z]);

09

1 2 3 4 5
No. | R R R | R | R | Y z x Lm mp, 'Cl: "H-NMR
[6 ppm]
. w203 ¢
M4 | H| CCH) | H | H | H | O H o | 248F | © Rf; 61':;;8"“9'
M5 | H | CHCHs | H | H | H | © H Cl | 246F, | 281 min, (371 MFHT
6 | H Chs H | CH: | CHy | © H Cl | 246F, | 3.01 min; [385 M+HT
M7 | H | CACH, | A | H | A | © ClO)CHs Cl | 246F, | 3.13min; 413 MFHT
M8 | H | CHACHs | H | H | H | O | C(OCHCH, | CI | 246F, | 3.35min; {427 M*HT
M8 | H | CACH, | H | H | H | O | C{O)CH(CHa; | O | 246Fs | 3.55 min; (@41 M+H[
(120 [ A | CH(CA, | A | H | H | © C{OICHs Cl | 246F, | 3.20 min; (427 M¥H]
1-21 H CH(CHa): H H H o C(O)CH;CH3; Cl 2,4,6-F3 3.50 min; {441 M+HJ
1-22 H CH(CHa)2 H H H o} C(O)CH(CHa). Cl 2,46-F;3 3.69 min; {455 M+H]"
23 | H CHs H | Ch | H | © C(O)CHs Ol | 246F | 3.15mim (413 MeHT
24 | H CH, H | CH; | H | O | GOICHCH, | CI | 246F, | 3.38mn[427 M+H]
25 | H CH, H | CHs | H | O | C(OICH(CH); | CI | 246Fs | 360 min[441 MHT'
%6 | H Cefls H | A | H | O C(O)CHs Cl | 246F, | 3.37 min; [461 M+
27 | H Cefls H | A | H | O | COIHCH | C | 246F, | 357 min [475 M+
28 | H Cefls H | H | H | O | COICHCH), | CI | 246F, | 3.75min; [489 M+’
28 | H CHs H | H | A | O C(O)CHs Cl | 246Fs | 295min; (399 MeHT'
130 | H CHs H | A | H | 0 | COCHCH | C | 246F, | 3.18mmn; 413 T
1-31 H CHs H H H o C(O)CH(CHs), Cl 2,4,6-F3 3.38 min; [427 M+H]"

186G 4Ad
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phys. data HPLC
(RT {min]; MS [m/z]);

1 2 3 4 L]

No. | R R R R R Y z X Lm m.p. °C]; "H-NMR
6 ppm] :

82 [ H CHs H CeHs | H [6) H Cl 2,4,6-F, 3.29 min; {433 M+H]"
1-33 | H | CH,CH,CH; H H H [¢) H Cl 2,4,6-F3 164-167°C
134 | H | CH,CH.CH, H H H 0 C(O)CH; Cl 2,4,6-F3 3.34 min; [427 M+H]
1-35 [ H | CH.CH,CH, H H H [¢) C(O)CH,CH, cl 2,4,6-F; 3.54 min; [441 M+H]"
1-36 | H | CH,CH.CH;, H H H [6) C(O)CH(CHy), |- CI 2,46-F, 3.72 min; [455 M+H]*
1-37 [ H | CH,CH,CH, H H H 0 H Cl | 2-C1,6-OCHj,3 72-74°C
138 | H CH(CHs). H H H 0o H Ci | 2-Ci,6-OCHs 78-81°C .
139 | H CH, H CH; | H 0 H CI | 2-C,6-OCH; 70-73°C
140 | H CH, H CH; [CH; | O H Cl | 2-Ci,6-OCH, | 3.03 min; [395 M+H]"
41 | H CHs H H H o H Cl | 2-C1,6-OCH; | 2.67 min; [367 M+H[®
42 [ H CHCHs H H H o H Cl | 2-C1,6-OCH; | 2.83 min; (381 M+H]"
143 | H | CH,CH,CHs H H H [¢) H [¢] 2-Cl.6-F 2.99 min; {383 M+H]"
144 | H CH(CHs); H H H [¢) H, ] 2-CL.6-F 3.00 min; [383 M+H]"
145 | H CHs H CHs H o H Cl 2-Cl,6-F 2.78 min; [369 M+H]+ |
146 [ H CH, H CH; [CH, [ © H ci 2-Cl,6-F 67-69°C
147 [ H CH, H H H [6) H Cl 2-Cl.6-F 76-79°C
48 | H CHCH, H H H o H ] 2-CI.6-F 80-62°C
149 | H CH, H H H s CH,CH,CH3 ] 2,4,6F3 3.72 min; [416 M+H]'
150 | H CH,CH, H H H ) CH,CH; Cl 2,4,6-F5 3.67 min; [416 M+H]'
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phys. data HPLC
(RT [min]; MS [m/z]);

4 2 3 4 5
No. | R R R R R Y z X L m.p. ['Cl; ‘H-NMR
[¢ ppm]
51 | H CHs H CH, |[CH, | O C(O)CHa Cl 246F; 3.45 min, (427 M*A["
152 | H CHs H CHy [CHy, | O C(O)CH,CH, I 246F; | 3.70min; {441 M*H]"
I-53 | H CHs, H CH, |[CH, | O C(O)CH(CH3), | CI 246F; 3.92 min; [455 M*H"
154 | H CHs H H H 0 C(O)CHCICH; Ci 24,6-F> 3.35 min, [447 M+H]"
155 | H CH(CHa), H H H 9] C(O)CHCICH, Cl 24.6F; 3.65 min; [475 MFA"
156 | H CH(CHa), H H H o C(O)CHF; Cl 2.4.6F; 3.48 min; [463 MAAT"
Ik557 | H | CH(CHa): H H H 0 [CO)CHLCRCHY, [ T 24,6F5 3.88 min, [460 M+A]" |
158 | H CH(CHa), H H H O | C(O)C(=CHz)CH; | CI 246F; 3.67 min, [453 M+H]"
159 [ H. CHs H H H ‘0 | C(O)CHCH(CH), [ CI 24.6F; 3.50 min; (441 MFH["
160 | H CHs H H H O | C(O)C(=CH)CH, | <I 24.6F, 3.35 min; (425 MAH"
+61 | H CHs H CH; | CHy | O C(O)CHCICH, Ci 24,6F5 3.74 min; [475 MHHT
162 | H CHs H CH, | CHy | © C(O)CHF; Cl 246F; 3.48 min, [463 MFH]
63 [ H CH;, H CH; | CHy | O | C(O)CHCH(CHg)2| CI 24.6F; 2.06 min; (469 M#AT"_|
64 | H CH, H CH; | CHy | O | C(O)C(=CHZCH; | Ci 24.6F; 3.85 i, [453 MFH]
165 | H | . C(CHs) H H H o C(O)CH, Ci 24,6F5 3.51 min, [441 M¥H["
166 | H C(CHa)a H H H 5) C(O)CH:CH, Cl 24,6-F5 3.72 min; (455 M+H["
67 | H C(CHa)s H H H 0 C(O)CH(CH;), al 24.6-F, 3.90 min; [460 MFAT |
168 | H C(CHa)s H H H 0 C(O)CHCICH; Cl 246F; 3.83 min, [490 MFH] |
‘|69 [ H C(CHa)s H H H 0 C(O)CHF; Cl 24,6 3.66 mim; (477 MHA"
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phys. data HPLC

1 2 3 ] 5 - (RT [min]; MS [m/z]);
No. | R R’ R R R Y rd X L m.p. [°CJ; "H-NMR
[6 ppm]
I-70 H C(CHs)a H H H O |[C(O)CH.CH(CH;), | ClI 2,4,6-F5 4.06 min; [483 M+H]"
I-71 H CH(CHs)2 H H H (o} H Cl 2,4,6-F5 2.99 min; [385 M+H]"
|-72 H CHs CHs H H S CH,CH,3 [¢] 2,4,6-F, 3.77 min; [415 M+H]
I-73 H CH, CH,3 H H ‘S CH,3 Cl 2,4,6-F, 3.57 min; [401 M+H]"
-74 H CH,CH,CHj; H H H o} C(O)CH,3 Cl [ 2-C1,4-OCH; | 3.39 min; [437 M+H]” -
-75 H CH,CH,CH, H . H H [e] C(O)CH,CH4 Cl | 2-Cl,4-OCH; | 3.60 min; [452 M+H]"
76 H CH;CH,CH, H H H (o] C(O)CH(CH,). t | 2-Ci,4-OCHz | 3.80 min; {466 M+H]"
[1-77 H CH(CHs)2 H H H (o] C(O)CH,4 Cl | 2-Cl,4-OCH, | 3.36 min; [438 M+H]"
1-78 H CH(CH,), H H H (o] C(O)CH,CH, Cl [ 2-CI,4-OCH3 | 3.57 min; {452 M+H]"
79 H CH(CHs) H H H o C(O)CH(CH;), Cl [2-Cl,4-OCH; | 3.77 min; [466 M+H]
1-80 H CH, H CH, H o C(O)CHs Cl | 2-CI,4-OCH, | 3.24 min; {424 M+H}"
1-81 H CH; H CH, H (o] C(O)CH,CH, Cl | 2-Cl,4-OCH, | 3.46 min; [438 M+H]"
-82 H CH; H CH, H (o} C(O)CH(CHs). Cl | 2-CI,4-OCHy | 3.65 min; {452 M+H]"
1-83 H CH, H CH; | CH, (o] C(O)CHg Cl | 2-Cl,4-OCH3 | 3.48 min; [438 M+H]"
1-84 H CH,3 H CH; | CH,3 (o] C(O)CH,CH; Cl | 2-CI,4-OCH, | 3.71 min; [452 M+H]
-85 H CH; H CH; | CH, (o} C(O)CH(CH,), Cl | 2-CI,4-OCH; | 3.91 min; [466 M+H]" |
|1-86 H CHg H H H (0] C{O)CHjs Cl 2-Cl,4-OCH, | 3.02 min; [410 M+H]"
1-87 H CH; H H H (o} C(O)CH,CH, Cl | 2-C1,4-OCH; | 3.24 min; [424 M+H}
|-88 H CH, H H H (0] C(O)CH(CHs). Cl 2-Cl,4-OCH3 | 3.45 min; [438 M+H]"
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phys. data HPLC
(RT [min]; MS [m/z]);

1 2 3 4 s :
No. | R R R R R’ Y z X Lm m.p. ['Cl: H-NMR
. [6 ppm]
-89 [ H [ CH;CHs H H H 0 C(O)CH, Cl | 2-Cl,4-OCH; | 3.19 min; [424 M+HJ
90 | H CH_CHs H H H [¢) C(O)CHCHs Cl | 2-Cl,4-OCH; | 3.42 min; [438 M+HJ
1-91 H CHCHs H H H 0 C(O)CH(CHa), Cl | 2-Cl,4-OCH, | 3.62 min; [452 M+H]"
1192 | H | CH,CH,CHs H H H 0 C(O)CHs Cl 2-Cl,6-F 3.35 min; {426 M+H]"
193 | H | CH,CH.CH; H H H [¢) C(O)CH.CH, Cl 2-CL,6-F 3.56 min; [440 M+H]"
194 | H | CH.CH.CHs; H H H 0 C(O)CH(CH,), Cl 2-C1L,6-F 3.76 min; [454 M+HT"
195 | H .| CH(CHa). H H H [a) C{O)CH, Ci 2-Ci,6-F 3.33 min; [426 M+H]
196 | H CH(CHa). H H H 0 C(O)CHCHs [¢] 2-CI.6-F 3.53 min; [440 M+HT"
197 | H CH(CHs), H H H ) C(O)CH(CHs), cl 2-CL,6-F 3.73 min; [454 M+H]'
98 | H CH; H CHs H 0 C(O)CH,4 Cl 2-C1,6-F 3.17 min; [412 M+H[®
99 [ H CH; _H CH3 H [¢) C(O)CH,CHs cl 2-Cl,6-F 3.41 min; [426 M+HJ"
1100 H CH; H CH, H [¢) C(O)CH(CHs). (] 2-Cl,6-F 3.61 min; [440 M+H]"
101 H CH, CHs | CH, H o) C(O)CH, ] 2-C1,6-F 3.43 min; [426 M+H["
1102 H CH; CH; | CHs H o) C(O)CH,CH;s cl 2-Cl1,6-F 3.67 min; [440 M+H["
103 H CHs CH; | CH, H 0 C(O)CH(CHs), o] 2-Cl,6-F 3.91 min; [454 M+H]"
1-104| H CH; H H H [¢) C(O)CH, Cl 2-Cl,6-F 2.95 min; [398 M+H]"
105 H CHs H H H 0 C(O)CH,CHs Cl 2-Cl,6-F 3.18 min; [412 M+HT"
1-106| H CH; H H H o) C(O)CH(CH3), Cl 2-C1,6-F 3.40 min; [426 M+H]"
1107 H CH,CH, H H H [3) C(O)CHs Cl 2-CI,6-F 3.14 min; [412 M+H]"

“
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) phys. data HPLC

1 2 3 4 5 (RT [min]; MS [m/z]);

No. | R R R R R Y Z X Lm m.p. [°CJ; "H-NMR
[ ppm]

-108| H ‘| CH.CHs H H H o C(O)CHCHs Cl 2-Cl,6-F 3.36 min; [426 M+H]"
1-109| H CHCH;3 H H H o C(O)CH(CHa)2 [el] 2-C\,6-F 3.57 min; {440 M+H]"
-110| H CH.CHs; H H H (o} C(O)CHF, Cl 2,4,6-F;3 3.68 min; (421 M#H]"_|
11| H C(CHa)s H H H [¢] " H Cl [ 2-CL,4-OCH; | 3.66 min; [409 M+H]"
112 H C(CHa), H H H (o] H Cl 2-Cl,6-F 3.29 min; [397 M+H]"
-113| H C(CHjy)s H H H (¢] C(O)CH.CH; Cl | 2-Cl,4-OCH; | 3.76 min; [465 M+H]"
-114( H C(CHj3)s H H H (o} C(O)CH{(CH,), Ci | 2-Ci,4-OCH, | 3.93 min; [479 M+H]"
-115| H C(CHa)s H H H (o] C(O)CHCH; Cl 2-C1,6-F 3.71 min; [453 M+HJ"
I-116| H C(CH3), H H H o C(O)CH(CHs), Cl 2-Cl,6-F 3.89 min; [467 M+H]"
I-117( H CHj H H H (o] CH,CH;, Cl 2,4,6-F3 3.37 min; [386 M+H]
1-118| H CH, H H H (o} C(O)C(CH3)=CH, | CI 2,4,6-F3 3.36 min; [425 M+H]"
119 H CHs H CH; | CH, (o] C(O)CHCICH, Cl 24,6-F; 3.74 min; [476 M+H]"
-120] H CHj3 H CH, CH; (o] C(O)CHF, Ci 2,4,6-F3 3.49 min; {463 M+H["
121 H CH, H CH; | CH;3 O | C(O)CHCH(CHs). | CI 2,4,6-F; 4.07 min; [469 M+H]™ |
122 H CHs H | CH; | CHy | O | C(O)C(CHs)=CH; | CI 24.6F, 3.85 min; [453 MPH]™ |
123 H C(CH3)s H H H o C(O)CHs; Cl 2,4,6-F; 3.52 min; [441T M+H]"
-124| H C(CHa)s H H H (o] C(O)CHCH, Cl 2,4,6-F3 3.73 min; [455 M+H["
125 H C(CHa)s H H H o C(O)CH{(CH:). Cl 2,4,6-F; 3.97 min; [469 M+H]" |
-126| H C(CHa)s H H H o} C(O)CHCICH, Cl 24,6-F; 3.84 min; [A90 M+H]™ |
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phys. data HPLC
1 2 3 5 ‘ (RT [min]; MS {m/z]);
Not R R R R* R Y 4 X Lm m.p. [°CJ; "H-NMR
[6 ppm)
27| H C(CHa)s H H H o C{O)CHF, o] 246F, | 367mn [477 AT
-128( H C(CHa)a H H H (o] C(O)CH,CH(CH,), | CI 2,46-F4 4.06 min; [483 M+H]™
1128 H C(CHa)s H H H o C(O)C(CH3)=CH. Cl 2,4,6-F5 3.87 min; [467 M+H]"
1-130| CH; CHs H H 3-methylisoxazolidin-5-yl [¢] 2,46-F, 3.36 min; [4Z6 M+H]™ '
131 H CHs H H H (o] CzHs Cl 2,4;6-F5 3.36 min; [385 M+R]" |
1132 H | CH(CH3)C:Hs H H H (o] C(O)CHs Cl 2,46-F3 3.50 min; [44T M+H["
1-183| H .| CH(CH,)CHs H H H o} C{O)C.ts Ci 2,4,6-F3 3.70 min; [455 M+H]
1134 H | CH(CHs)C.Hs H H H [¢] C(O)CH(CHs)2 Cl 2,4,6-F; 3.88 min; 1469 M¥A]|
135 H [ CH(CHaJ)CaHs H H H o C(O)CHCICH; Ci 2,4,6-F5 3.8T min; [485 M+H] | 8
1136 H [ CH(CH3)C:Hs H H H o C(O)CHF2 @] 2,46-F3 3.64 min; [477 M+H]
1-137| H | CH(CH;)CzHs H H H o] C(O)CH,CH(CHs). | CI 2,4.6-F; 4.04 min, [483 M+H]"
11138 H | CH(CH3)C:Hs H H H o H Cl 2,46-F5 3.18 min; [399 M+H]" |
1391 H C(CHs)s H H H (o] H OCH 2,46-F3 3.08 min; [395 M+H]*
3
OCH . +
1-140| H [ CH(CH;)C2Hs H H H o H 2,4,6-F3 3.07 min; {395 M+H]
3
-141) H | CH(CH,)C:Hs H H H (o] H [¢]] 2-Ci,6-F 3.2Z min; [398 M¥H] |
1-142| H | CH(CHs3)C.Hs H H H (o] H Cl | 2-C1,4-OCH,; [ 3.25 min; [410 M¥H]" |
-143| H C(CHs)s H (o] CHs; Cl 2,4,6-F3 3.56 min; [427 M+H] |

¥.8SS dd
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, phys. data HPLC
. 2 3 s (RT [min}; MS [m/z]);
No. | R R R R R Y z X Lm m.p. CJ; "H-NMR
[ ppm]
1,4 (6H); 3,4 (2H); 5,1
1-144| H CHs CH, H H o] H Cl 2,4,6-F3 (1H); 6,5 (1H); 6,9 (2H);
8,35 (1H) .
1-145| H CH, CH, H H ‘0 H CHs, 2,4,6-Fy 149-153°C
-146| H CF; H (o] H Cl 2,4,6-F3 2.85 min; [425 M+H]”
-147| H C(CHa)s H H H [0} C(O)OCHj3 Cl 2,4,6-F3 3.30 min; {457 M+H]"
1-148| H | C(CHa)s H H H (o] C(OIN(CH.}), Ci 2,4,6-F3 3.27 min; [470 M+H]"
1149 H C(CHa)s H H H (o] SO,CH, Cl 2,4,6-F,5 3.22 min; [477 M+H]”
11150 H "-CH2CHz- H H o H Ci 2,4,6-F, 205-208°C
151 H -CH,CH,- H H (o] H CH; 2,4,6-F5 197-200°C
-152| H C(CHa)s H H H 0 C(O)O(CH,)sCHs Cl 2,4,6-F; 3.91 min; [499 M+H]”
1153 H C(CHa)s H H H (o] C(O)OCH,CCl cl 2,4,6-F5 3.94 min; [574 M+H]"
1154 H C(CHs)s H H H [0} C(0)O(CH;).CH3 Cl 24,6-Fy 3.72 min; [485 M+H]"
oM\ - _
-155| H C{CHa)s H H H o }—N o Ci 2,4,6-F3 3.23 min; {512 M+H]"
o
1-156( H C(CHs)s H H H o C(OYOCH,CH; Cl 2,4,6-F; 3.54 min; {471 M+H]"
#
57| H C{CHa)a H H H 0 o}—ND cl 2,4,6-F; 3.70 min; {510 M+H]*
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- . phys. data HPLC
RT [min]; MS [m/z]);
No. | R' R? R R* R® Y z ™ (
X L m.p. °C]; "H-NMR
[6 ppm]
1-158| H C(CHa)s H H H (o} C(O)N[ﬁ:(cm)c’ c 2,4,6-F3 4.26 min; {555 M+H]*
2

#denotes the bond to Y

Compounds of the formula 1.2
V| 8, 7_ 4, 5_ 2, 3_ 1 RN
z-Y-cR'R-CR'R’-CR'R™-NR ml_m

200
NTNT X o
Table Il
phys. data HPLC (RT |
No. | R R? RR | R | R | R |FR Y z X L [min]; MS [m/z]); m.p.
) | [°C]
-1 H CH, H H H H H [6) H Ci 2,4.6-F3 2.50 min; [371 M+H["
-2 H CHs H H H H H o “C(O)CHs (¢ 2.4.6-F5 3.04 min; [413 M+H"
-3 H CH;, H H H H H O | C(O)CH,CH; | Ci 24,6 3.07 mim; [427 M+H]
-4 H CH; H H H H H O |C(O)CH(CHa)2| CI | 24.6F; 3.45 min; [441 M+H]”
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' Examples of the action-against harmful fungi

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

The active compounds were formulated separately as a stock solution with 0.25% by
weight of active compound in acetone or DMSO. 1% by weight of the emulsifier Wettol
EM 31 (wetting agent having emulsifying and dispersing action based on ethoxylated
alkylphenols) was added to this solution. The stock solutions of the active compounds
were diluted with water to the stated concentration.

Use example 1 - Activity against early blight of tomatoes caused by Alternaria solani

Leaves of potted plants of the cultivar "Golden Queen” were sprayed to run-off point
with an aqueous suspension having the concentration of active compound stated
below. The next day, the leaves were infected with an aqueous spore suspension of
Alternaria solani in a 2% biomalt solution having a density of 0.17 x 10° spores/mi. The
plants were then placed in a water-vapor-saturated chamber at temperatures between
20 and 22°C. After 5 days, the disease on the untreated, but infected control plants had
developed to such an extent that the infection could be determined visually in %.

In this test, the plants which had in each case been treated with 250 ppm of the active
compounds Nos. I-1 to I-7, I-9, I-14, I-16, |-20, I-21, |-22, I-25, 1-29, 1-33 to 1-40, I-43 to
148, 1-55, |-56, I-57, 1-65, 1-66, I-73 to I-80, I-83, 1-84 and I-95 to I-87 had an infection
level of not more than 15%, whereas the untreated plants were 90% infected.

Use example 2 - Activity against net blotch of barley caused by Pyrenophora teres, 1
day protective application

Leaves of potted barley seedlings of the cultivar "Hanna" were sprayed to run-off point
with an agueous suspension having the concentration of active compounds stated
below. 24 hours after the spray coating had dried on, the test plants were inoculated
with an agqueous spore suspension of Pyrenophora [syn. Drechslera] teres, the net
blotch pathogen. The test plants were then placed in the greenhouse at temperatures
between 20 and 24°C and 95 to 100% relative atmospheric humidity. After 6 days, the
extent of the development of the disease was determined visually in % infection of the
entire leaf area.

in this test, the plants which had in each case been treated with 250 ppm of the active
compounds Nos. |-1, I-2, -6 to I-11, I-14 to I-24, |-33 to |-40, |1-44, 1-45, I-55 to 1-58, |-
71, I-74, 1-76 and |-77 showed an infection level of not more than 10%, whereas the
untreated plants were 90% infected.
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Claims - '

1.

A triazolopyrimidine of the formula |
Z-Y-(CR'R"),-CR'R*-CR'R*\R'
S
N-;I\ P

in which the substituents are as defined below:

N X

R' is hydrogen, C,-Cyz-alkyl, Cy-C,,-haloalkyl, Ca-Ce-cycloalkyl, Cs-Ces-halo-
cycloalkyl, C-Cz-alkenyl, C-Csz-halpalkenyl, C;3-Ce-cycloalkenyl,
Cs-Cs-halocycloalkenyl, C.-C,.-alkynyl, C,-Cq2-haloalkynyl or phenyl,
naphthyl, or a five- or six-membered saturated, partially unsaturated or
aromatic heterocycle, which comprises one to four heteroatoms from the
group consisting of O, N and S,

R? is Cy-Cy-alkyl, C;-Ce-haloalkyl, C3-Ce-cycloalkyl, Cs-Co-halocycloalkyl,
C.-Cg-alkenyl, C.-Cg-haloalkenyl, C3-Cs-cycloalkenyl, Ca-Ce-halocyclo-
alkenyl, C,-Cg-alkynyl, Cz-Cy-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or
six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle
which comprises one to four heteroatoms from' the group consisting of O, N
and S,

R} R*R%R® R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?,

R*, together with R® or R®, may also form a five- or six-membered saturated
or unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one
to three further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R*;

R? with R®, R* with R®, R" with R” may in each case together, with formation
of carbonyl groups, also be oxygen and, with formation of spiro groups,
form a Cx-Cs-alkylene, or alkenylene or alkynylene chain which may be
interrupted by one to three heteroatoms from the group consisting of O, N
and S;

R’ to R’ may in each case carry one to four identical or different groups R*;

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, C,-Cg-alkyl, C,-Cg-haloalkyl,
C,-Ce-alkyicarbonyl, Ca-Ce-cycloalkyl, C,-Cg-alkoxy, Ci-Ce-haloalkoxy,

\07/
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C,-Cs-alkoxycarbonyl, C;-Cg-alkyithio, C,-Cs-alkylamino,
di-C4-Ce-alkylamino, C-Cs-alkenyl, C.-Cy-haloalkenyl, Cs-Cg-cyclo-
alkenyl, C-Cy-alkenyloxy, C,-Ce-halcalkenyloxy, C2-Ce-alkynyl,
Cz-Ce-haloalkynyl, Cs-Ca-alkynyloxy, Cs-Ce-haloalkynyloxy,
C3-Ce-cycloalkoxy, Ca-Cg-cycloalkenyloxy, oxy-C,-Cs-alkyleneoxy,
phenyl, naphthyl, a five- to ten-membered saturated, partially
unsaturated or aromatic heterocycle which comprises one to four
heteroatoms frorn the group consisting of O, N and S,

where these aliphatic, alicylic or aromatic groups for their part may be
partially or fully halogenated or may carry one to three groups R®

R" is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto, amino, carboxyl,
aminocarbanyl, aminothiocarbonyl, alkyl, haloalkyl, alkenyi,
alkenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino,
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkylsulfonyl, alkylsulfoxyl,
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl,
dialkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl,
dialkylaminothiocarbonyl, where the alkyl groups in these
radicals comprise 1 to 6 carbon atoms and the abovementioned
alkenyl or alkynyl groups in these radicats comprise 2 to &
carbon atoms;

and/or one to three of the following radicals:

cycloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl, heterocyciyloxy, where the
cyclic systems comprise 3 to 10 ring members; aryl,

aryloxy, arylthio, aryl-C,-Cg-alkoxy, aryl-C,-Cs-alkyl, hetaryl,
hetaryloxy, hetarylthio, where the aryl radicals preferably
comprise 6 to 10 ring members and the hetaryl radicals 5 or 6
ring members, where the cyclic systems may be partially or fully
halogenated or substituted by alkyl or haloalkyl groups;

is zero or 1;
is halogen; C,-C-alkyl, C,-C2-haloalkyl, C,-C,-alkoxy, cyano, nitro,
amino, C;-C,-alkylamino, di-(C,-C,)-alkylamino, C,-C,-alkylcarbonylamino,

C(O)-R, S(O)-R;

is hydrogen, C,-C,-alkyl, 1-Cz-haloalkyl, C,-C,-alkoxy, C>-C,-alkenyloxy,

\03
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C,-C,-alkynyloxy, amino, C,-C,-alkylamino, di-(C,-C,)-alkylamino; where
the groups R may be substituted by one to three groups R®;

is zero, 1 or 2;
is1,2 3,40r5;

is halogen, cyano, C,-Cs-alkyl, C{-Cs-alkoxy, C~-Cs-alkenyloxy, C»:C,y-
alkynyloxy or C,-Cy-haloalkoxy,

is oxygen or sulfur;

is hydrogen, C,-Cg-alkyl, C;-Ce-haloalkyl, C3-Ce-cycloaikyl, C:-Cs-alkyl-
carbonyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, (C=0)NR"R®, C;-Cs-alkenyloxycarbonyt,
C;-Cg-alkynyloxycarbonyl, C;-Cg-cycloalkylcarbonyl, Cz-Cs-alkenyl, C-Cg-
haloalkenyl, C; Cs-cycloalkenyl, C-Cg-alkynyl, C.-Cg-haloalkynyl, C3-Ce-
cycloalkoxycarbonyl, C;-Ce-cycloalkenyloxycarbonyl, C,-Cg-alkyisulfinyl,
C:-Cg-alkylthio, C,-Cs-alkylsuifonyl, phenyl, naphthyt, a five- to ten-
membered saturated, partially unsaturated or-aromatic heterocycle which
comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and

'S or

Z together with R® or R” may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturatedring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise
one or two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R®;

the group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three
groups R

R*, R® are independently hydrogen, C;-Cs-alkyl, Cz-Cs-alkenyl, C>-Cs-
alkynyl, C4-Ce-cycloalkyl or Cs-Ce-cycloalkenyl;

R* and R® may combine with the nitrogen atom to which they are
attached to form a five- or six-membered saturated, partiaily
unsaturated or aromatic ring which, as well as carbon atoms, may
comprise from one-lo three further heteroatoms from the group
consisting of O, N and S as a ring member and/or may carmry pne or
more substituents R®.

ol
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2, The compound of the formula | according to claim 1 in which the substituents are
as defined below:

R

R2

is hydrogen, C-Cialkyl, C,-C;2-haloalkyl, C3-Ce-cycloalkyl, C3-Cs-
halocycloalkyl, C,-Ciz-alkenyl, C,-Ci-haloaikenyl, C3;-Cg-cycloalkenyl,
Cs-Ce-halocycloalkenyl, C,-Cyalkynyl, C2-C-haloalkynyl or phenyl,
naphthyl, or a five- or six-membered saturated, partially unsaturated or
aromatic heterocycle which comprises one to four heteroatoms from the
group consisting of O, Nand S,

is C4-Cg-alkyl, C,-Cq-haloalkyl, C,-Ce-cycloalkyl, Cs-Cs-halocycloalkyl,
C.-Cs-alkenyl, C>-Cy-haloalkenyl, C;-Cg-cycloalkenyl, Cy-Cg-halocyclo-
alkenyl, C-Cs-alkynyl, Cz-Cg-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or
six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle
which comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N
and S,

R®R*R®R%R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?, K

R*, together with R? or R®, may also form a five- or six-membered saturated
or unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one
to three further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R%;

RZ with R?, R* with R®, R® with R’ may in each case together, with formation
of spiro groups, form a C,-Cs-alkylene, or alkenylene or alkynylene chain
which may be interrupted by one to three heteroatoms from the group
consisting of O, N and S;

R' to R” may in each case carry one to four identical or different groups R®
according to claim 1;

Z

is hydrogen, C,-Cy-alkyl, C1-Cg-haloalkyl, C5-Ce-cycloalkyl, Ci-Cy-
alkylcarbonyl, Cs-Cg-cycloalkylcarbonyl, C.-Cs-alkenyl, C-Ce-haloatkenyl,
Ca-Cs-cycloalkenyl, CCg-alkynyl, Cz-Ce-haloalkynyl, phenyt, naphthyl, a
five- to ten-membered saturated, partially unsaturated or aromatic
heterocycle which comprises one to four heteroatoms from the group
consisting of O, Nand S; or

Z together with R* or R® may also form a five- or six--membered saturated or
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unsaturated ring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise
one or two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R®;

the group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three
groups R® according to claim 1.

The compound of the formula | according to claim 1 or 2 in which X is chlorine or
methyl, in particular chlorine.

The compound of the formula | according to any of claims 1 to 3 in which the

" index p is zero.

The compound of the formula | according to any of claims 1 to 4 in which at least
one group L is located in the ortho-position to the point of attachment to the
triazolopyrimidine skeleton.

The compound of the formula | according to any of claims 1 to 5 in which the
phenyl group substituted by L, is the group A

L4
L2 L3
=
™ | A
# L2
L1

in which # is the point of attachment to the triazolopyrimidine skeleton and

L' s fluorine, chiorine, CH; or CF3;

L2L* independently of one another are hydrogen or fluorine;

L® is hydrogen, fluorine, chlorine, CN, CHa, OCHj, NHz, NHCH3, N(CH,); ,
C(O)NH; or C(O)CH,, and

L% is hydrogen, fluorine, chiorine or CHs.

The compound of the formula | according to any of claims 1 to 8 in which the
phenyl group substituted by L, is one of the combinations of substituents below:
2-fluoro-6-chloro, 2,6-difluoro, 2,6-dichloro, 2-flucro-6-methyl, 2,4,6-triflucro,
2,B-difluoro-4-methoxy, 2-chloro-4-methoxy, pentafluoro, 2-methyl-4-fluoro,
2-trifluoromethyl, 2-methoxy-6-fluoro, 2-chioro, 2-fluoro, 2,4-difluoro,
2-fluoro-4-chloro, 2-chloro-4-fluoro, 2-chloro-5-flucro, 2,3-difluaro, 2,5-diflucro,
2,3, 4-trifluoro, 2-methyl, 2,4-dimethyl, 2-methyl-4-chloro, 2-methyl-5-fluoro,
2-fluoro-4-methyl, 2,6-dimethyl, 2,4,6-trimethyl, 2,6-difluoro-4-methyl,

1
&1
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2-trifluoromethyl-4-fluoro, 2-trifluoromethyl-5-fluoro or 2-trifluoromethyl-5-chloro.

A process for preparing a compound of the formula | according to claim 1 or 2 in
which X is halogen by reacting dihalotriazolopyrimidines of the formula I,

Hal
N- -

¢ N™ I
N“SNZ “Hal

in which the variables are as defined for formula | and Hal is a halogen atom, in
particular chlorine, with amines of the formula Il1.

Z-Y{(CR'R)-CR'R"-CR'R’

HtN\R‘I

The process according to claim 8 in which Z is hydrogen.

A composition suitable for controlling harmful fungi,.which composition comprises

a solid or liquid carrier and a compound of the formula | according to claim 1 or 2.

The composition according ta claim 10 which, as well as a compound of the
formula |, additionally comprises a further active compound.

A method for controlling phytopathogenic harmful fungi, which method comprises
treating the fungi or the materials, plants, the soil or seed to be protected against
fungal attack with an effective-amount of a compound of the formula | according
to claim 1.

Seed comprising a compound of the formula | in an amount from 1 to 1000 g per
100 kg.

Il

\pBr
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6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines, processes for their preparation, and their use for
controlling harmful fungi, and alsc: compositions comprising them

Abstract

6-Phenyl-7-aminotriazolopyrimidines of the formula |
2-Y-(CR°R") -CR'R°-CR'R*-NR’
NS
N™ “N" X
in which the substituents are as defined below:

R is hydrogen, alkyl, haloalkyl, cycloalkyl, halocycloalkyl, alkenyl, haloaikenyl,
cycloalkenyl, halocycloalkenyl, alkynyl, haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a
five- or six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle,
which comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and
S,

R? is alkyl, haloalkyl, cycloalkyl, halocycloalkyl, alkeny!, haloalkenyl, cycloalkenyl,
halocycloalkenyl, alkynyl, haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or
six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and S,

R’,R*R°R°R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?,

R*, together with R® or R®, may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one to three
further heteroatoms from the group consisting of O, N and $ as ring members;
R? with R®, R* with R®, R® with R” may in each case together, with formation of
spiro groups, also form a C,-Cs-alkylene, or alkenyiene or alkynylene chain
which may be interrupted by one to three heteroatoms from the group consisting

]
L3

of O, Nand S;

o] is zero or 1,

L is halogen, alkyl, haloalkyl, alkoxy, cyano, nitro, amino, alkylamino,
dialkylamino, alkylcarbonylamino, C(O)-R, S(O),-R; where n is zero, 1 or 2;
R is hydrogen, alkyl, haloalkyl, alkoxy, alkenyloxy, alkynyloxy, amino,

alkylamino, dialkylamino;
m is1,2 3,40rb5;
X is halogen, cyano, alkyl, alkoxy, alkenyloxy, alkynyloxy or haloatkoxy;
Y is oxygen or suifur;
Zz is hydrogen, alkyl, haloalkyi, cycloalkyl, alkylcarbonyl, cycloalkylcarbonyl,

alkenyl, haloalkenyl, cycloalkenyl, alkynyi, haloalkynyl, phenyl, naphthyl, a five-
to ten-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and S; or
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. 1N
Z together with R* or R® may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturated ring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise one or
two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as ring

members the groups R' to R’, Z and R may be substituted according to the
description;

processes for preparing these compounds, compositions comprising them and their
use for controlling phytopathogeniz harmful fungi.
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6-Fenil-7-amino-triazolopirimidinas, procedimientos para su preparacién y el uso de las !

mismas para combatir hongos nocivos, asi como productos que contienen las mismas i

Descripcién

La presente invencion se refiere a 3-fenil-7-amino-triazolopirimidinas de la férmula §

Z-Y-{CR°R")-CR'R*-CR'R*-\R'

N~
N° ™2
¢
NA\N/ X

L

en la que los sustituyentes tienen Ics significados siguientes: -

R! significa hidrégeno, C,-C1z-alquilo, C1-C2-haldgenoalquilo, C,-Ce-cicloalquilo, Cs-

Cg-halégenocicloalquilo, C,-Cz-alquenilo, C»-Cq2-haldégenoalquenilo, C3-Ce-ciclo-

alquenilo, C5-Ce-halbgenocicloalquenilo, C,-C;z-alquinilo, C>-C,2-

P T T T AT

halégenoalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente insatu-

=

rado o aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroa-

tomos del grupo O, No S,

Ty

LTty T

R? significa C,-Cs-alquilo, C;-Ce-halégenoalquilo, Cs-Cs-cicloalquilo, Cs-Ce-
haldgenocicloalquilo, C,-Ce-alquenilo, Cx-Cg-halégenoalquenilo, Cs-Ce-ciclo-

alquenilo, C3-Ce-halégenocicloalquenilo, C2-Ce-alquinilo, C,-Cs-halégenoalquinilo

o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente insaturado o aromatico
de cinco o seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O, i

NoS,

L T T N L N
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ROR'RSRLRT significan hidrégeno o uno de los grupos mencionados para R?,

R* también puede formar con R® o R® un anillo saturado o no saturado de cinco o
seis miembros, que adernas de atomos de carbono puede contener uno a tres
5 heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de anillo y/o llevar

uno o varios sustituyentes R®

R? con R®, R* con R®, R® con R’ también pueden significar juntos oxigeno para la
formacion de grupos carbonilo y formar una cadena de C,-Cs-alquileno o alquenis )

10 leno, alquinileno para la formacion de grupos espiro, que puede estar interrumpi-
da por uno a tres heteroatcmos del grupo O, Ny S;

R' a R” pueden llevar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes:

15 R* significa halégeno, ciana, nitro, hidroxi, C,-Ce-alquilo, C;-Ce-
halégenoalquilo, C,-Cg-alquilcarbonilo, Cs-Ce-cicloalquilo, C4-Ce-alcoxi, Cs-
Ce-haldgenoalcoxi, C,-Ce-alcoxicarbonilo, C,-Cg-alquiltio, C4-Cs-
alquilamino, di-C,-Cg-alguilamino, CrCa-aIduenilo. C-Ce-
halégenoalquenilo, C4-Cy-cicloalquenilo, Cx-Ce-alqueniloxi, Cz-Ce-

20 halégenoalqueniloxi, C-Ce-alquinilo, C»-Ce-halégenoalquinilo, Ca-Ce-
alquiniloxi, C,;-Cy-halégenoalquiniloxi, C3-Ce-cicloalcoxi, Ca-Ce-ciclo-
a-Iquenioni. oxi-C,-Ca-a‘IquiIenoxi, fenilo, naftilo, un heterociclo saturado,
parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que con-

tiene uno a cuatro heteroatomos dei grupo O, N 0 S,

25
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pudiendo estos grupos alifaticos, aliciclicos o arométicos a su vez estar

parcial o completamente halogenados o llevar uno a tres grupos R

R®  significa halégeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino, carboxilo,
aminocarbonilo, aminotiocarboenilo, alquilo, haloalquilo, alquenilo, al-
queniloxi, alquiniloxi, alcoxi, halégenoalcoxi, alquiitio, alquilamino,
dialquilamino, formilo, alquilcarbonilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoxilo,
alcoxicarbonilo, alquilcarboniloxi, alquilaminocarbonilo, dialquilamino-
carbonilo, alquilaminotiocarbonilo, dialquilaminotiocarbonilo, pudien-
do los grupos alquilo en estos radicales contener 1 a 6 atomos de
carbono y pudiendo los mencionados grupos alquenilo o alquinilo en

estos radicales contener 2 a 8 atomos de carbono;
y/o uno a tres de los radicales siguientes:

cicloalquilo, cicloalcoxi, heterocyclilo, heterocicliloxi, pudiendo los si-
temas ciclicos contener 3 a 10 miembros de anillo; arilo, ariloxi,
ariltio, aril-C,-Cg-alcoxi, aril-C;-Cg-alquilo, hetarilo, hetariloxi, het-
ariltio, pudiendo los radicales arilo contener, preferentemente, 6 a 1'0
miembros de anillo, y Io; radicales hetarilo contener 5 ¢ 6 miembros
de anillo, pudiendo los sistemas ciclicos estar parcial 0 completamen-

te halogenados o sustituidos por grupos alquilo o haloalquilo;

escerob 1;

=

I PR Y N T T

PRy
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L  significa halééeno. Cy-Ce-alquilo, Cy-C2-halégenoalquilo, C4-C,-alcoxi, ciano, ni-
tro, amino, C4-C,-alquilamino, di-{C,-C,)-alquilamino, C,-C,-alquilcarbonilamino,

C(O)R, S(O)s-R;

R  significa hidrégeno, C,-C4-alquilo, C,-Cz-haldégenoalquilo, C,-C4-alcoxi, C-
Cs-alqueniloxi, Cz-C4-alquiniloxi, amino, C,-C4-alquilamino, di-(C4-C,)-alquil-
amino; pudiendo los grupos R estar sustituidos por uno a tres grupos R®;

n escero,162;
m es1,2,3,405

X significa halégeno, ciano, C,-Cs-alquilo, C4-C,-alcoxi, C-Cs-alquenitoxi, C-C,-

alquiniloxi o C4-Cz-haldgenoalcoxi,
Y  es oxigeno o azufre;

Z significa hidrégeno, C4-Cs-alquilo, C4-Cs-halégenoalquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, Cy-
C,-alquil-carbonilo, C;-Cy-alcoxicarbonilo, (C=O)NR*RE, C5-C-
alqueniloxicarbonilo, C;-Cg-alcuiniloxicarbonilo, C3-Ce-cicloalquilcarbonilo, Cz-Cy-
alquenilo, C-Cg-halégenoalquenile, C3-Cs-cicloalquenilo, C-Ce-alquinilo, Cz-Ce-
halégenoalquinilo, C;-Ce-cicloalcoxicarbonilo, Ca—Ca-cicIoanuenionicarbonilo..C1-
C,—alqt;ilsulﬁnilo, C,-Ca-alquil—tio. C,-C, alquilsulfonilo, fenilo, naftilo, un heteroci-

clo saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que

contiene uno a cuatre heteroatiomos del grupo C,No S; o

WD
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Z también puéde formar con R® 0 R? un anillo saturado o no saturado de cinco o
seis miembros, que ademas de 4tomos de carbono e Y puede llevar uno o dos
heteroatomos adicionales det grupo O, N y S como miembros de anillo y/o lievar

uno o varios sustituyentes R*;

el grupo Z puede estar parcial o completamente halogenado o llevar uno a tres

grupos R®,

R*, R® significan, independientemente, hidrégeno, C,-Cs-aiquilo, C-C;-alquenilo,

C2-Cs-alquinilo, Cs-Ce-cicloalquilo o Cs-Ce-cicloalquenilo;

R* y R® pueden formar junto con el 4tomo de nitrégeno, al que estan liga-
dos, un anillo saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco o
seis miembros, que ademas de atomos de carbono pueden contener uno
a tres heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de

anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R®.

Ademas, la invencion se refiere a procedimientos y prbductos intermedios para la pre-
paracién de estos compuestos, a productos que los contienen, asi como al uso de los

mismos para combatir hongos nocivos fitopatdgenos.

De la EP-A 71 792 se conocen 6-fenil-7-aminc-triazolopirimidinas en términos genera-
les. 6-fenil-7-amino-triazolopirimidinas con grupos hidroxi o grupos éter, que contienen

sustituyentes 7-amino se divuilgan en la EP-A 5§50 113, US 5 993 996, US 6 117 865,

re
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US 6 297 251 y Wd 98/46607. Estos compuestos son conocidos para controlar hon-

gos nocivos,

Los compuestos seg(n la invencion se distinguen de los compuestos divulgados en las
publicaciones arriba indicadas en ia estructura especial del grupo 7-amino, que en el

atomo de a-carbono presenta una ramificacion.

El efecto de los compuestos conocidos es en muchgs casos insatisfactorio. Partiendo
de ello, la presente invencion tiene el objeto de proveer compuestos con efecto mejo- ,

rado y/o espectro de accidn mas amplio.

Por tanto, se encontraron los compuestos definidos al comienzo. Ademas, se encon-
traron procedimientos y productos intermedios para su preparacion, productos que los
contienen, asi como el procedimientos para combatir hongos nocivos usando los com-

puestos I.

Los compuestos segun la invencion se pueden obtener mediante diferentes métodos.
Ventajosamente, se obtienen por reacciéon de 7-dihaIégenotriazolopirimidinas dela
férmula Il con aminas de la férmuia Ill, donde las variables tienen las deﬂniciones indi-

cadas para la formula |. .

Z-Y-CRR"),-CR'R*-CR'R’
fN\

M H R

—— |

. Hal -
N"-N N

¢
N’LN’ Hal
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Esta reaccion se re.';lliza. preferenteamente, a 0°C a 70°C, preferentemente, 10°C a
35°C, preferentemente en presencia de un disolvente inerte, como p.ej. un éter, tal
como dioxano, éter dietilico o, especialmente, tetrahidrofurano, un hidrocarburo halo-
genado, tal como dicloromet.ano y un hidrocarburo arimatico, tal como tolueno [ver

WO-A 98/46608).

Es preferible usar una base, por ejemplo, una amina terciaria, tal como tritetilamina o
una aminas inorganica, tal como carbonato de potasio. También se puede usar amina
excesiva la formula lll como base.

Usando las 5,7-dihalégenotriazolopirimidinas conocidas de la EP-A 550 113 y EP-A
770 615 se pueden preparar las 5-halégenotriazolopirimidinas de la férmula |, donde X
;igniﬁca haldégeno, preferentemente:, cloro. Son un objeto preferido de la presente in-

vencion. Qtras 5,7-dihaldégenotriazolopirimidinas se pueden preparar en analogla a la

literatura citada.

Dependiendo de !a configuracion del grupo Z en la formula |, puede ser ventajosa la
reaccién de |l con una correspondiente hidroxi- o bien'mercaptoamina (Z = hidrégeno}
de la formula llla y se puede introducir el grupo Z en la etapa de la 7-hidroxi-, o bien 7-

mercaptoaminotriazolopirimidina de la férmula la mediante eterificacion o esterifica-

cion.
' " HY-(CR®R') -CR*R°-CR?R*NR'
HY-(CR®R)) -CR'R*-CR’R® P L
0+ a H R ——m <L,
la N™ N7 X

Z-L

la —_— I
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Para tal fin, se hace reaccionar la T-hidroxi-, o bien mercaptoaminotriazolopirimidina de
la formula la con un agente de alquilacion o de acilacién Z-L, donde L significa un
grupo disociable nucledfilo. Las condiciones de reaccidn apropiadas para una eterifi-
cacion o esterificacién son generalmente conocidas al perito [ver: Organikum, VEB

Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin (1981)).

Aminas de las formulas 1l y llla se conocen de la literatura, pueden ser preparadas

mediante métodos conocidos o se obtienen en el comercio.

Compuestos de la férmula |, en la que X significa ciano, C,-Cs-alcoxi 0 C-C,-
halégenoalcoxi, se pueden preparar, ventajosamente, transformando compuestos |,
donde X es halégeno, preferentemente, cioro, con compuestos M-X' (férmula V). Los
;ompuestos IV son, dependiendo cel significado del grupo X’ a incorporar, un alcoxila-
to 0 un haldgenoalcoxilato. La reaccidn se efectia, ventajosamente, en presencia de
un disolvente inerte. El catidbn M en la férmula IV tiene poca importancia; pero por ra-

zones practicas se prefieren las sales de amonio, tetraalquilamonio o las sales de me-

tal alcalino o alcalinotérreo.
I (X = halégeno}) + M-X' S (X=X
v

Generalmente, la temperatura de reaccion varia de 0 a 120°C,, preferentemente, de

10 a 40°C [ver J. Heterocycl. Chem., Vol.12, p. 861-863 (1975)].
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Disolventes apropia-dos son los éteres, tales como dioxano, éter dietllico y, preferen-
temente, tetrahidrofurano, hidrocarburos halogenados, como p.ej. diclorometanc o

hidrocarburos aromaticos, p.ej. tolueno.

5 Compuestos de la férmula |, en los que X significa C,-C,-alquilo, se pueden preparar,

ventajosamente, mediante el siguiente método de sintesis:

Hal !

L, #1117 lta
QoS — (X = X)
NP

\

La reaccién de las 5-alquil-7-halégenotriazolopirimidinas de la férmula V, donde X' N

significa C,-C,-alquilo o C,—C,haldgenoalquile, con las aminas Il o llla, se realiza
10 bajo las condiciones descritas més arriba. Los compuestos de la formula V se conocen

de la WO 03/093271 o pueden ser preparadas segun la literatura alli citada.

Los compuestos de la formula |, donde X significa C,-C,-alquilo, se pueden preparar,
alternativamente, a partir de compuestos |, en los que X significa, especialmente, cloro,

15 y malonatos de la formula VI. En la férmula VI, X" significa hidrégeno o C,-C;-alquilo y
R significa C,-C,-alquilo. Son transformados en compuestos de la formula VIl y des-

carboxilados en compuestos | [ver US 5,594,360].

Z-Y-{CRR")-CR'R"-CR’R*-NR'

X" L,
|(X=Hal) + OWO_ <,N;N A
OR OR x
Vi ROOC cOOR VI
AlH®

20 vil —_— I (X = C,-C,-alquilo)
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Los malonatos Vi se conocen de la literatura [J. Am. Chem. Soc., Vol. 64, 2714 (1942);
J. Org. Chem.,, Vol. 39, 2172 (1974), Helv. Chim. Acta, Vol. 81, 1565 (1978)} o pueden

ser preparados segUn la literatura citada.

La subsiguiente saponificacién del éster VIl se realiza bajo las condiciones habituales;
en funcion de los diferentes elementos puede ser ventajosa una saponificacioén acida o
una saponificacion alcalina de los compuestos VIl. Bajo las oondicior.les de la saponifi-
cacion de éster ya se puede efectuar la descarboxilacién dando | completa o parcial-
mente.

La descarboxilacion se efect(ia a temperaturas de 20°C a 180°C, preferentemente,
50°C a 120°C, en un disolvente inerte, opcionalmente, en presencia de un acido.
Acidos apropiados son: acido clorhidrico, acido sulfarico, &cido fosférico, acido formi-
ca, &cido acético, acido p-toluenosulfonico. Disolventes apropiados son: agua, hidro-
carburos alifaticos, tales como pentang, hexano, ciclohexano y petroléter, hidrocarbuos
aromaticos, tales como tolueno, o-, m- y p-xileno, hidrocarburos halogenados, tales
como cloruro metilénico, cloroformo y clorobenceno, éteres, tales como éter dietilico,
éter diisopropilico, éter terc.-butilmetilico, dioxano, anisol y tetrahidrofurano, nitrilos,
tales como acetonitrilo y propionitrilo, cetonas, tales como acetona, metiletilcetona,
dietilcetonay terc.-butiimetilcetona, alcoholes, tales como metanol, etanol, n-propaﬁol.
isopropanol, .n-butanol y terc.-buta;ml. asl como sulfoxido de dimetilo y dimetilacetami-
da. Es especialmente preferida la reaccién en acido clorhidrico o acido acético. Tam-

bién se pueden usar mezclas de los disolventes mencionados .
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Compuestos de la férmula I, en los que X significa C,-C,-alquilo se pueden preparar
también por acoplamiento de 5-hzlbégenctriazolopirimidinas de la férmula | con reacti-
vos de metal organico de la férmula VIil. En una variante de este procedimiento se
realiza la reaccion bajo catalisis de un metal transitorio, como p.ej Ni o Pd.

I(X=Hal) + M), — | (X = C,-C,-alquilo)
Vil

En la farmula VIII, M representa un ién de metal de la valencia Y, como por ejemplo B,

Zn o Sn y X" significa C,-Cy-alquilo. Esta reaccion se puede realizar, por ejemplo, me-

]
L3

diante los siguientes métodos: J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1187 (1994), ebenda 1,
2345 (1996); WO 99/41255; Aust. J. Chem., Vol. 43, 733 (1990); J. Org. Chem., Vol.
43, 358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun, 866 (1978); Tetrahedron Lett., Vol. 34,

8267 (1993); loc. cit. Vol. 33, 413 (1992).

Las mezclas de reaccion se elaboran ulteriormente de manera conocida, por ejemplo,
mezclandolas con agua, separanduo las fases y purificanda los productos crudos, op-
cionalmente, por cromatografia. Lgs productos intermedios o finales se obtienen, en
parte, como aceites viscosos incoloros o ligeramente parduzcos, que se libran bajo
presion reducida y a temperatura ligeramente elevada de los componentes volatiles o
se purifican. Si los productos intermedios o finales se obtienen como sélidos, entonces
se puede purificarlos también por racristalizacién o digestion.

Si algunos compuestos | no pueden ser preparados mediante los métodos arriba des-

critos, entonces se puede obtenerlos por derivatizacién de otros compuestos |.
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Si en la sintesis se bbtienen mezclas isomeras, generalmente, no es necesario sepa-
rarlas, ya que los diferentes isomeros pueden convertirse, en parte, durante la prepa-
racion para la aplicacidn o en la aplicacidn {p.€j. bajo la accién de la luz o de &cidos o
bases) el uno en ei otro. Tansformaciones correspondientes pueden tener lugar tam-
bién en la aplicacion, por ejemplo, en la planta misma o en el hongo nocivo a combatir

cuando estos son tratados.

En las definiciones de los simbolos: de las formulas arriba representadas se usaron

términos colectivos representativos de los sustituyentes siguientes:

halégeno: fluoro, cloro, bromo e yodo;

;Iquilo: radicales hidrocarburo ramificados o lineales saturados con 1 a 4, 6 6 8 atomos
de carbono, p.ej. alquilo C,-Cs, tales como metilo, etilo, propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-
metil-prapilo, 2-metilpropilo, 1, 1-dimetiletilo, pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-
metilbutilo, 2,2-di-metilpropilo, 1-etilpropilo, hexilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropile,
1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-
dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2.3-diﬁ1etilbutilo. 3,3-dimetilbutilo, 1-
etilbutilo, 2-etiibutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo y 1-
etil-2-metilpropilo;

haIégenoan;Jilo: grupos alquilo Iim;ales o ramificados con 1 a 2, 4 6 6 atomos de car-
bong (como los arriba mencionados), donde los dtomos de hidrogeno estan parcial o
completamente sustituidos por atomos de haldgeno, como los arriba mencionados,

especialmente, C,-Cz-haldégenoalquilo, tales como clorometilo, bromometilo, diclorome-
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tilo, triclorometilo, ﬂﬁorometilo. difluorometilo, trifluorometilo, clorofiuorometilo, dicloro-
fluorometilo, clorodifluorometilo, 1-cloroetilo, 1-bromoetiio, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetilo,
2,2-difluorgetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-cloro-2-fluoroetilo, 2-cloro-2,2-difluaroetilo, 2,2-
dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo, pentaflucroetilo o 1,1,1-trifluoroprop-2-ifo;
alquenilo: radicales hidrocarburo no saturados o lineales o ramificados con2a4,646 8
atomos de carbono y uno o dos dobles enlaces en una posicién arbitraria, como por
ejemplo. C-Cg-alquenilo, tales como etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo, 1-metiletenilo, 1-
butenilo, 2-butenito, 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-pentenito, 1-
metil-1-butenilo, 2-metil-1-butenilo, 3-metil-1-butenilo, 1-metil-2-butenilo, 2-metil-2-but-
enilo, 3-metil-2-butenilo, 1-metit-3-butenilo, 2-metil-3-butenilo, 3-metil-3-butenito, 1,1~
dimetil-2-propenilo, 1,2-dimetil-1-propenilo, 1,2-dimetil-2-propenilo, 1-etil-1propenilo, 1-
c-atil-z-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-3pentenilo, 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-
buteniio, 1,1-dimetil-3-butenilo, 1,2-dimetil-1-butenilo, ;|.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-eti|-2-bute|:|ilo.
1-eti|-3-buteﬁilo. 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;
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halégénoalquenilo: -radicales hidrccarburo no saturados o lineales o ramificados con 2
a B atomos de carbono y uno o dos dobles enlaces en una posicién arbitraria (como
los arriba mencionados}, pudiendo los atomos de hidrégeno en estos grupos estar
parcial o completamente sustituidos por atomos de halégeno, como los arriba mencio-

nados, especialmente, fllor, cloro y bromo;

alquinilo: grupos hidrocarburo lineales o ramificados con 2 a 4, 6 6 8 atomos de carbo-
no y uno o dos triples enlaces en una posicion arbitraria, por ejemplo, C;-Ce-alquinilo,
tales como etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo, 1-butinilo, 2-butinilo, 3-butinilo, 1-metii-2-
propiniio, 1-pentinilo, 2-pentinilo, 3-pentinilo, 4-pentinilp, 1-metili-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,

‘; -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-hutiniio, 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 1-etil-1-metil-2-

propinilo;

cicloalquilo: grupos hidrocarburo mono- o biciclicos, saturados con 3 a 6 6 8 miembros
anulares de carbono, p.ej. Cs-Cs-cicloalquilo, tales como ciclopropilo, ciclobutilo, ciclo-

pentilo, ciclohexilo, cicloheptilo y ciclooctilo;

heterociclo saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros,

que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo: O, N o S:

\ 1D



10

15

20

25

PF 55874

135

- " heterociclilo —de cinco o seis miembros, gue contiene uno a tres atomos de ni-
trogeno y/o un atomo de oxigeno o de azufre o uno o dos atomos de oxigeno y/o de
azufre, p.ej. 2-tetrahidrofuranilo, 3-tetrahidrofuranilo, 2-tetrahidrotienilo,
3-tetrahidrotienilo, 2-pirrolidinilo, 3-pirrolidinilo, 3-isoxazolidinilo, 4-isoxazolidinilo,
5-isoxazolidinito, 3-isotiazolidinilo, 4-isotiazolidinilo, 5-isotiazolidinito, 3-pirazolidinilo, 4-
pirazolidinilo, S-pirazolidinilo, 2-oxazolidinilo, 4-oxazolidinilo, 5-oxazolidinilo, 2-tiazo-
lidinilo, 4-tiazolidinilo, 5-tiazolidinilc, 2-Imidazolidinilo, 4-Imidazolidinilo, 2-pirrolin-2-ilo,
2-pirrolin-3-ilo, 3-pirrolin-2-ilo, 3-pirrolin-3-ilo, 2-piperidinito, 3-piperidinilo, 4-piperidinilo,
1,3—dioxan—5—ilo.. 2-tetrahidropiranilo, 4—tetrahidropiranilo, 2—tetrahidrotienilo, 3- '
hexahidropiridacinilo, 4-hexahidropiridacinilo, 2-hexahidropirimidinilo,
4-hexahidropirimidinilo, 5-hexahidropirimidinilo y 2-piperacinilo;

: heteroarilo de cinco miembros, que contiene uno a cuato atomos de nitrégeno o
uno a tres atomos de nitrégeno y un atomo de azufre o de oxigeno: grupos heteroarilo
pentaciclicos, que ademas de 4tomos de carbono pueden contener uno a cuatro ato-
mos de nitrégeno o uno a tres atomos de nitrégeno y un atomo de azufre o de oxigeno
como miembros de anillo, p.ej. 2-furilo, 3-furilo, 2-tienilo, 3-tienito, 2-pirrolilo, 3-pirrolilo,
3-pirazolilo, 4-pirazolilo, 5-pirazolilo, 2-oxazolilo, 4-oxaiolilo, S-oxazolilo, 2-tiazolilo, 4-

tiazotilo, 5-tiazolilo, 2-imidazolilo, 4-imidazolilo, y 1,3,4-triazol-2-ilo;

- heteroarilo de seis miembros, que contiene uno a tres o bien uno a cuatro ét‘o-
mos de nitroéeno: grupos heteroar-ilo hexaciclicos, que ademas de atomos de carbono
pueden contener uno a tres 6 bien uno a cuatro dtomos de nitrébgeno como miembros
de anillo, p.ej. 2-piridinilo, 3-piridinilo, 4-piridinilo, 3-piridacinilo, 4-piridacinilo, 2-

pirimidinilo, 4-pirimidinilo, 5-pirimidinilo y 2-piracinilo;
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" alquileno: cadenas _&ivalenles no ramificadas a partir de 3 a 5 grupos CH,, p.ej. CH;,

CHzCHz. CHzCHzCHz, CHzCHzCHgCHz y CHQCHgCHgCHgCHz;

oxialquileno: cadenas divalentes no ramificadas a partir de 2 a 4 grupos CH,, estando
una valencia ligada por medio de un atomo de oxigeno con el esqueleto, p.ej.

OCHchz, OCHchchz Yy OCHgCHgCHzCHz:

oxialquilenoxi: cadenas divalentes no ramificadas a partir de 1 a 3 grupos CH;, estan-
do ambas valencias ligadas por medio de un atomo de oxigeno con el esqueleto, p.ej. ,

Fil

OCH,0, OCH;CH;0 y OCH,CH,CH,O:

Dentro del ambito de {a presente invencion estan comprendidos los isdmeros (R) y (S)

y los racematos de los compuestos de la férmula |, que presentan centros quirales.

En cuanto al uso a que estan destinadas las triazolopirimidinas de la formula | son es-
pecialmente preferidos los siguierites significados de los sustituyentes, tanto par si

solos como también en combinaciones:

Se prefieren los compuestos |, en los que R’ significa hidrégeno o C,-C,-alquilo, por

ejerﬁplo. hidrégeno o metilo o etilo, especialmente, hidrogeno.

Ademas, son preferidos los compuestos |, en los que R? significa C,-Cg-alquilo 0 Cy-
Ce-cicloalquilo, especialmente, C,-Cg-alquilo 0 C3-Cg-cicloalquilo, preferentemente,
metilo, etilo, iso-propilo, iso-butilo, terc. butilo, sec. pentilo, ciclopropilo o ciclopentilo,

especialmente, terc. butilo.
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También son preferidos los compuestos |, en los R?® significa hidrégeno, C,-Cs-alquilo o
Ca-Ce-cicloalquilo, especialmente, hidrégeno, C;-Ce-alquilo 0 Cs-Ce-cicloalquilo, prefe-

rentemente, hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo o isopropilo.

Si R? es un grupo alquilo, entonces R?® tiene, preferentemente, el mismo significado

que R%

En otra modalidad de los compuestos de la formula |, R? y R? forman juntos un grupo
Cj-Ce-alquileno, especialmente, un grupos C;-C,-alquileno.

En otra modalidad de los compuestos de la formula |, R*, R®, R® y R’ significan cada
vez hidrogeno o C,-C,-alquilo, especiaimente, hidrogeno, metiio o etilo, especialmente,

hidrégeno.
En otra modalidad de los compuestos de ia formula |, R* y R® y/o R? y R forman cada
vez juntos un grupo Cs-Ce-alquileno-, C;-Ce-0xialquileno o C,-Cs-oxialquilenoxi, espe-

cialmente un grupo C;-C,4-alquileno.

En una modalidad preferida de los compuestos de la formula I, el indice p tiene el valor

cero.
En otra modalidad preferida de los compuestos de la formula |, Y significa oxigeno.

En otra modalidad de los compuestos de la férmula |, Z representa un grupo monova-

lente.
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En una modalidad preferida de los compuestos de la férmula |, Z significa C,-C,-alquilo
o C;-C,-alquilcarbonilo, especiaimente, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, acetilo, pro-

pan-1-ona o butan-1-ona.

Son preferidos los compuestos |, en los que X significa hatdgeno, C,-C,-alquilo, ciano
o Cy-C;-alcoxi, como p.ej. cloro, bromo, metilo, ciano, metoxi 0 etoxi, especialmente,

cloro.

En una modalidad preferida de los compuestos |, por lo menos un grupo L se encuen- ,

o b
tra en la posicion orto con respecto al esqueleto de trazolopirimidina, especialmente,
cloro, flior o metilo.

Ademas, se prefieren, especialmente, los compuestos |, en los que el grupo fenilo sus-

tituido por L, representa el grupo A

l-4
L L
/I A
# N

donde # representa el lugar de enlace con el esqueleto de trazolopirimidina y
L' significa flGor, cloro, CH; o CF3;
LZL* significan, independientemente, hidrégeno o fldor;
L3 significa hidrégeno, flior, cloro, CN, CHz, OCHs, NHz, NHCH; , N(CHs). ,

C(O)NHz 0 C(O)CHjs; v

LS significa hidrégeno, flaor, cloro o CHa.
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Son especialmente _preferidos los compuestos |, en los que L, representa una de las
siguientes combinaciones de sustitucién: 2-fluoro-6-cloro, 2,6-difluoro, 2,6-dicloro, 2-
fluoro-6-metilo, 2,4,6-trifluoro, 2,6-difluoro-4-metoxi, 2-cloro-4-metoxi, pentafluoro, 2-
metil-4-fluoro, 2-trifluorometilo, 2-metoxi-6-fluoro, 2-cloro, 2-fluoro, 2,4-difluoro, 2-
fluoro-4-cloro, 2-cloro-4-fluorog, 2-cloro-5-flucro, 2,3-difluoro, 2,5-difluoro, 2,3,4-trifluoro,
2-metilo, 2,4-dimetilo, 2-metil-4-cloro, 2-metil-5-fluoro, 2-fluoro-4-metilo, 2,6-dimetilo,
2,4,6-trimetilo, 2,6-diflucro-4-metilo, 2-trifluorometil-4-fluoro, 2-Uif|uoroﬁetil-5-fluoro 6

2-trifluorometil-5-cloro.

Otra variante preferida de la invencién se refiere a compuestos de la formula 1.1: i

Z-Y-CR'R®*-CR’R*-NR’
NS
NZSNP Sx

en la que las variables tienen las definiciones arriba indicadas.

L

m

1.1

Otra variante de la invencidn se rafiere a compuestos de la férmula 1.2,

2-Y-CR*R'-CR*R’-CR?R-NR'
N/kN/ X

en la que las variables tienen las Jefiniciones arriba indicadas.

Otra variante de la invencion se refiere a compuestos de las formulas | y 1.1, en las que

Z representa-un grupe ligado por medio de un grupo carbonilo.

Estos compuestos corresponden, especialmente a la férmula 1.3:
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- Z-C('=O)-Y-CR‘R5-CR2R3-NR1
<’ ,k

donde las variables tienen los significados indicados en la formula | y Z tiene los si-

guientes significados:

hidrégeno, C,-Cg-alquilo, C,-Cs-alcoxi, C;-Ce-cicloalquilo, Cs-Cs-alqueniloxi, C4-Cs-

alquiniloxi, Ca-Ce-cicloalcoxi, Ca-Ce-cicloalqueniloxi, NR*R®, un heterociclo saturado,
parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que contiene uno a
cuatro heteroatomos del grupo O, N o S; el grupo Z puede estar parcial o completa-

mente halogenado o llevar uno a tres grupos R®.

éspecialmente. con respecto a su uso son preferidos los compuestos | relacionados en
las siguientes Tablas. Los grupos mencionados en las Tablas para un systituyente
son, considerados por si solo, independientemente de la combinacidn en que son

mencionados, una variante especialmente preferida del correspondiente sustituyente.

Ademas de los compuestos mencionados en las Tablas 1 a 64, también los corres-
pondientes derivados, en los que X significa ciano, metilo o metoxi, son objetos prefe-

ridos.

Tabla 1
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-6-cloro
y R, R*y RS significan hidrogeno y la combinacién de R? R?, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 2
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-difluoro y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de RZ, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivémente. de la Tabla A

Tabla 3
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-dicloro y R',
R* y R significan hidrogeno y la combinacién de R? R?, Y y Z equivale a un compues-

to de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabia 4
Compuestos de ia formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-6-metil

y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R% R®, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de ia Tabla A

Tabla 5
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,4,6-trifluoro y
R', R*y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 6
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-difluoro-4-
metoxi y R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R? R?, Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

(pO
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Tabla 7
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa pentafluoro y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z equivale a un com-
puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

)
Tabla 8
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metil-4-fluoro
y R', R* y R® significan hidrégenc y la combinacién de R?, R?, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 9
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-trifluorometilo

y R', R* y R® significan hidrégeno.y la combinacién de R?, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 10
Compuestos de la formula .1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metoxi-6-
fiuoro y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R, Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 11
Compuestos de la férmula 1.1, en tos que X significa cloro, Ly, significa 2-cloro y R', R*
y R® significan hidrégeno y la combinacién de R? R, Y y Z equivale a un compuesto

de una linea, respectivamente, de ia Tabla A

B\
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Tabla 12
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-fluoro y R?, R*

y R® significan hidrageno y fa combinacion de R?, R, Y y Z equivale a un compuesto

de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 13
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,4-difluoro y
R', R* y R® significan hidrégeno v la combinacion de R%, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 14
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-4-cloro
y R!, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabia 15
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-cloro-4-fluoro
y R, R* y R® significan hidrégenc y la combinacién de R% R%, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 16
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,3-difluoro y
R', R* y R’ significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 17

' Compuestos de la férmula 1.1, en los que X éignifica cloro, L, significa 2,5-diflucro y

R', R*y R® significan hidrégeno y la combinacién de R%, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 18
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,3,4-trifluoro y
R', R* y R’ significan hidrogeno y la combinacion de R2, R?, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 19
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metilo y R*, R*

y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R?, Y y Z equivale a un compuesto

de una linea, respectivamente, de: la Tabla A

Talba 20
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2 4-dimetilo y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 21
Compuestos de la formula |.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metil-4-cloro y
R', R* y R® significan hidrageno y la combinacion de R? R?, Y y Z equivale a un com-

puestio de una linea, respectivamente, de la Tabla A

\fbg
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Tabla 22
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-4-metilo
y R', R*y R® significan hidrégeno y la combinacién de R2, R?, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 23
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-dimetilo y
R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 24
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,4,6-trimetilo y

R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®; Y y Z equivale a un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 25
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-difluoro-4-
metilo y R', R* y R significan hidrogeno y la combinacién de R, R®, Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabta 26
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-trifluorometil-
4-fluoro y R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?, R? Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 27
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-trifluorometil-
5-fluoro y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R, R?, Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 28
Compuestos de la férmula I.1, en los que X significa cloro, L,, significa 2-trifluorometii-
5-cloro y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R?, Y y Z equivale a

un compuesto de una linea, respactivamente, de la Tabla A

Tabla 29
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa clorg, L,, significa 2-cloro-4-fluoro
y R', R*y R® significan hidrégenc y la combinacion de R?, R®, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 30
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-cloro-5-fluoro
y R', R*y R? significan hidrégenc y la combinacién de R?, R®, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de ia Tabla A

Tabla 31
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metil-5-fluoro
y R, R* y R® significan hidrégenq y la combinacién de R?, R, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

(3
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Tabla 32
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-metoxi
y R', R*y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respeciivamente, de la Tabla A

Tabla 33
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-6-cloro
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R%, R?, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A .

Tabla 34
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-difluoro y R*

significa metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacion de R?, R3,-Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 35
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L,, significa 2,6-dicloro y R'
significa metilo, R* y R° significan hidrogeno y la combinacién de R2, R?, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 36
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-fluoro-6-metilo
y R! significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R R, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Yo
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Tabla 37
Compuestos de la férmula I.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,4,6-trifluoro y
R' significa metilo, R* y R significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z equi-

vale a un compuesto de una linea, respectivamente, de ia Tabla A

Tabla 38
Compuestos de la férrmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-difluaro-4-
metoxi y significa R' metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y

y Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 39
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa’ pentafluorc y R’
significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R?, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 40
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-metil-4-fluoro
y R! significa metilo, R* y RS significan hidrégeno y la combinacion de R% R?, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 41
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-trifluorometilo
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?2, R®, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

e

F1
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Tabla 42

Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metoxi-6-
fluoro y R significa metilo, R* y R° significan hidrégeno y la combinacién de R%, R, Y y
Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 43

Compuestos de la férmuta 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro y R!
significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacidn de R?, R?, Y y Z equivale
a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A }
Tabla 44

Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro y R'
;Igniﬁca metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 45
Compuestos de 1a formula 1.1, en Ios que X significa cloro, L., significa 2,4-difluoro y R’
significa metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de RZ, R?, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 46
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-fluoro-4-cloro
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R%, R, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 47
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-fluoro
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R, R®, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 48
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,3-difluoro y R’
significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A :

(4]

Tabla 49
Compuestos de {a férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,5-difluoro y R?

significa metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de RZ, R?, Y y Z equivale

a un compuesto de una Iiﬁea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 50
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,3,4-trifluoro y
R' significa metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacion de R?% R% Y y Z equi-

vale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 51
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metilo y R
significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R%, R?, Y y Z equivale

a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 52
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,4-dimetilo y R
metilo, R* y R® significan hidrogeno y la combinacion de R?% R?, Y y Z equivale a un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 53
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-metil-4-cloro y
R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z equi-

vale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 54
Compuestos de {a formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-4-metilo
y R" significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R, R®, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 55
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-dimetilo y R’
significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R?, Y y Z equivaie

a un compuesto de una linea, respectivamente, de |la Tabla A

Tabla 56 -
Compuestos de la férmuia 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2,4,6-trimetilo y
R! significa metilo, R* y R® significan hidrageno y la combinacion de R?, R®, Y y Z equi-

vale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

e e o e w f
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Tabla 57
Compuestos de la férmula .1, en los que X significa clorg, L, significa 2,6-diflucro-4-
metil y R' significa metilo, R* y R? significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y

Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 58
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-trifluorometil-
4-fluoro y R significa metilp, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R, Y

y Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A .

Tabla 59
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-trifluorometil-

5-fluoro y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R? R?, Y

y Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 60
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-trifluorometil-
5-cloro y R significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R2, R?, Y

y Z equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 61
Compuestos de la férmula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-fluoro
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrageno y la combinacién de R, R®, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A
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Tabla 62
Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-5-fluoro
y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de RZ R?, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 63

Compuestos de la formula 1.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-metil-5-fluoro

y R’ significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R%, R®, Yy Z
equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A v
Tabla 64

Compuestos de la formula |.1, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-metoxi

y R' significa metilo, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R3, Yy Z

equivale a un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla A

Tabla 65
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-fluoro-6-cloro
y R, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R, R® Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 66
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-diflucro y
R*, R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B
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Tabla 67
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L., significa 2,6~dicloro y R’,
R* y R°® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un compues-

to de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 68
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-6-metil
y R', R* y R® significan hidrégenc y la combinacién de Rz-, R® Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 69
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,4,6-trifluoro y

R', R* y R® significan r_iid'régeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 70
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2,6-difluoro-4-
metoxi y R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacion de R? R®, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabta 71
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa pentafluoro y
R', R*y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesio de una linea, respectivamente, de la Tabla B
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Tabla 72
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-metil-4-fluoro
y R', R*y R® significan hidrogeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 73
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-trifluorometilo
y R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de RZ R®, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B .

1

Tabla 74
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-metoxi-6-

fluoro y R, R* y R® significan hidrdgeno y la combinacitn de R? R®, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 75
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro y R!, R*
y R® significan hidrégeno y la combinacién de R?, R?, Y y Z representa un compuesto

de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 76
Compuestos de ta formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoroy R', R*
y R® significan hidrégeno y ta combinacion de R?, R?, Y y Z representa un compuesto

de una linea, respectivamente, de la Tabla B
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Tabla 77
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,4-difluoro y
R', R*y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 78
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-fluoro-4-cloro
y R', R' y R® significan hidrégenc y la combinacién de R?, R?, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

el

Tabla 79
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-fluoro

y R*, R* y R® significan hidrégenc y la combinacion de R% R?, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 80
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,3-difluoro y
R', R* y R® significan hidrdgeno y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 81
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,5-difluoro y
R', R'y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B
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Tabla 82
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,3,4-trifluoro y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de RZ, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 83
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-metilo y R, R*
y R® significan hidrogeno y la combinacién de R? R?, Y y Z representa un compuesto

de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 84

Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,4-dimetilo y

R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R? R® Y y Z representa un com-

_ puesto de una linea, respectivarnente, de la Tabla B

Tabla 85
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-metil-4-cioro y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de RZ R, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivarnente, de la Tabla B

Tabla 86
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, Lr, significa 2-fluoro-4-metilo
y R', R*y R® significan hidrogerio y la combinacion de R?, R®, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B
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Tabla 87
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-dimetilo y
R', R* y R’ significan hidrégeno y la combinacion de R?, R?, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de ia Tabla B

Tabla 88
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,4,6-trimetilo y
R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z representa un com-

puesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 89
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2,6-difluoro-4-

metilo y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R?, R®, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 90
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-trifluorometil-
4-fluoro y R, R* y R® significan hidrégeno y la combinacion de R2, R®, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 91
Compuestos de la formula 1.3, 2n los que X significa cloro, L significa 2-trifluorometil-
5-fluoro y R', R* y RS significan hidrégeno y la combinacion de R?, R?, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

VAT
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Tabla 92
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-trifluorometil-
5-cloro y R', R* y R® significan hidrogeno y la combinacién de R?, R?, Y y Z representa

un compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 93
Compuestos de la formula 1.3, en ios que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-fluoro
y R', R* y R® significan hidrégena y la combinacién de R?, R®, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 94
Compuestos de la formula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-5-fluoro
y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R%, R?, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 95
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, Ly, significa 2-metil-5-fluoro
y R', R*y R? significan hidrégeno y la combinacién de R? R?, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla B

Tabla 96
Compuestos de la férmula 1.3, en los que X significa cloro, L, significa 2-cloro-4-metoxi
y R', R* y R® significan hidrégeno y la combinacién de R? R®, Y y Z representa un

compuesto de una linea, respectivamente, de la Tabla
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Tabla_A -
No. R R Y Z
A1 CH, H o) M
A2 CH, H 0 CHs
A3 CHa H o) CHCHs
A4 CHs H 0 CH,CH2CHs
A5 CHs H 0 CH,CH,CH,CH,
A6 CHs H O CH(CH3)CH:CH,
AT CHs H 0 CHZCH(CH)z
A8 CHs H 0 C(CHg)s
A CHs H o) CH(CHa)z
A-10 CH, H o) C(O)CHs
A1 CHs H o) C(O)CH;CH;
A-12 CH, H 9) C(O)CH,CHCH
A13 CHs H o C(O)CH;CH,CH,CH,
A-14 CHs H o) C(O)CH(CHCH)z
A-15 CHs H o) C(O)CH(CH:F);
A-16 CH, H o) C(O)CH,CH;CoHs
CAAT CH;§ H o C(O)CeHs
A-18 CHs _ H 0 C(O)(4-OCHg-CqHy)
A-19 CHs H o) C(O)(4-GI-CeH,)
A-20 CH, H 0 C(O)(@-CI-CeHy)
A-21 CHs H o) C(O)(a-piridyl)
A-22 CH, H Q C(O)(2-CH,CH3-CgH,)
A-23 CHs H o C(O)2-CH3-CeHa)
A-24 CH, H o) C(O)3-CH3-CoHa)
A-25 CH, H .0 C(O)(4-CH3-CgH,)
A-26 CHs CHs o) H
A27 CHs CHs o) CHa
A-28 CHs CHs o) CH,CH;
A-29 CHs CH, o) CH,CH;CH,
A-30 CH, CHs o) CH(CHa)2
A-31 CH, ~ CH, o) CH,CH,CH,CH;
A-32 CHs CH, o) CH(CH3)CH,CHs
A-33 CH, CHs o) CH,CH(CHs),
A-34 CH, CHs o) C(CHs)s
A-35 CHs CHs o) C(O)CH,
A-36 CHs, CHs O C(O)CH:CH,
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No. R* R’ Y Z

A-37 CH;, CH;, ) C(O)CH,CH,CH,
A-38 CH, CH, 0 C(O)CH,CH;CH,CH4
A-39 CHs; CHa O C(O)CH({CH;CHs)2
A-40 CH;, CH, o) C(O)CH(CH,F),
A-41 CH, CH,; 0] C(O)CH,CH2CgHs
A-42 CH, CH; 0 C(O)CgHs
A-43 CH, CH, 0 C(O)(4-OCHj3-CgH,)
A-44 CHs CHs; o) C(O)(4-Cl-CgHy)
A-45 CHs CH, o) C(O)(4-Ci-CgH,4)
A-46 CHa CHs o) C(O)(4-piridyl)
A-47 CH, CH, Q C(O)2-CH,CH3-CaHy)
A48 CHs CHs, o) C(O)(2-CHa-CgHy)
A-49 CHa, CH, 0 C(O)(3-CH3-CgH,)
A-50 CH, CH; (0] C(O)(4-CH3-CgHy)
A-51 CH2CH,3 H O H '
A-52 CH2CHa H o) CHs;

A-53 CH:CH, H 0 CH:CH,
_A-54 CH2CH, H o) CH2CH,CH3;
A-55 CH,CHj H 5) CH(CHa).
A-56 CH;CH;, H 0] CH2CH2CH,CH,
A-57 CH2CH, H O CH{CH,)CH2CH,
A-58 CH2CH, H 0 CH,CH(CH,)2
A-b9 CHzCH; H 0 C(CHa)s

A-60 CHzCH, H o) C(O)CH;
A-61 CH2CH5 H 0 C(O)CH,CH;
A-62 CH2CH, H .0 C(O)CH2.CH2CH3;
A-63 CH2CH, H 0 C(O)CH.CH.CH2CH,
A-64 CH:CH3; H O C(O)CH(CH.CHz3),
A-85 CH.CH, H (o} C(O)CH(CH.F),
A-66 CH,CH,3 H- O C(O)CHCHCgHs
A-67 CH2CHa, H 0] C(O)CeHs
A-68 CH.CH, H o] C(0O)(4-OCHa\-CgHa)
A-69 CH2CH, H (@) C{O)(4-CiI-CgH,)
A-70 CH2CH3; H o) C(O)(4-Cl-CgH,)
A-T1 CH2CH,3 H -0 C(OX4-piridyl)
A-72 CH2CH, H O C(0)(2-CH.CH3-CgH,)
A-73 CH2CH, H e C(O)}2-CHj3-CgH,)
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A-74 CH.CH, H 0 C(OX3-CH3-CgHa)
ATS CH.CH; H o) C(O)4-CHa-CgH,)
A-T6 CH,CH,4 CH;CH; O S H

A-T7 CH.CHj CH.CHs 0 CH,

A-78 " CH.CH; CH.CH; o) CH,CH,
ATT9 CH.CH, CH.CH, 5) CH,CH,CH;
A-80 CH,CH, CH.CH; 5) CH{(CHs);
A-81 CH,CH, CH.CH; o) CH2CH,CH,CH,
A-82 CH.CH, CH.CH; o) CH(CH;)CH,CH;
A-83 CH.CHs, CH.CH, o) CH.CH(CH),
A-84 CH.CH,3 CH.CH;, o) C(CHs)s
A-85 CH,CHs CH.CHs 0 C(O)CHs
A-86 CH,CH, CH.CH, o) C(O)CH,CH;
A-87 CH.CH3 CH.CH, o) C(O)CH,CH,CHa
~A-88 CH.CH, CH.CHa o C(O)CH,CH,CH.CH;
A-89 CH,CHs CH,CH, o) C{O)CH(CH.CHs),
A-90 CH;CH;4 CH.CH, (o] C{O)CH(CH,F);
_A-91 CHCH, CH>CH,4 0 C(O)CH-CH,CgHs
A-92 CHCH, CH,CH, 3 C(O)CeHs
A-93 CH.CH;, CH,CH, o) C(O)(4-OCH3-CoH,)
A-94 CH.CH; CH,CH; o) C(O)(4-CI-CgH,)
A-95 CH.CH;, CH,CH, o) C(O)(4-CI-CgH,)
A-96 CH.CH, CH,CH, o) C(OX4-piridilo)
A-97 CH.CH;, CH,CH, o) C(O)(2-CH2CH3-CgHa)
A-98 CH.CH;, CH.CH, 9) C(O)(2-CHa-CsHa)
~A-99 CH:CH, CH,CHs 0 C(O)(3-CH3-CqHy)
A-100 CH.CHs CH.CH; 3) C(O)(4-CH3-CgHa)
A-101 CH2CHCH, H o) H
A-102 CH,CH,CHs H o CHs
A-103 | CH.CH.CH;, H- o) CH.CH;
A-104 | CH.CH,CH, H o) CH.CH.CHs
A-105 | CH.CH.CH; - H 3] CH(CH,),
A-106 CH.CH;CH, H O CH2CH2CH,CH,
A-107 | CH.CH,CH, H o) ~CH(CH3)CH,CH;
A-108 | CH,CH,CHj; H 0 CH,CH(CHs):
A-109 | CH.CH.CH, H 3] C(CHa)s
A-110 CH,CH,CH, H "0 C(O)CH;
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A-111 CH,CH,CH, H 0 C(O)CHzCHj
A-112 CH2CH.CH, H 0 C(O)CH,CH,CH,
A-113 CH.CH,CH, H 0 C(O)CHCH,CH,CH;
A-114 CH.CH,CHs H s) C(O)CH(CH.CHa),
A-115 CH,CH,CH, H o C(O)CH(CH,F),
A-116 CH,CH,CH; H o C(O)CH,CH,CgHs
A-117 CH,CH,CH, H 0 C(O)CgHs
A-118 CH,CH,CH,4 H 0o C(O)4-OCH3-CsHys)
A-119 CH,CH.CH; H o C(O)4-Cl-CgH,) -
A-120 CH,CH,CH, H o C(O)(4-Cl-CgH,)
A-121 CH,CH.CH, H o C(O)(4-piridyl)
A-122 CH,CH.CH, H 0 C(0)(2-CH,CH»-CsHa)
A-123 CH,CH,CH, " H 0o C(O)2-CH3-CeHs)
A-124 CH.CH.CH, H o C(OX3-CH3-CeH,)
A-125 CH,CH.CH, H %) C(O}4-CH3-CeHa)
A-126 CH,CH,CH; CH>CH.CH; 0 H

A-127 CH,CH.CH; CHzCH.CH, e CH,
[A-128 CH,CH,CH, CH,CH,CH, @) CH,CH;
A-129 CH,CH,CH;, CH,CH,CH; 0 CH,CH,CHs
A-130 CH.CH,CH, CH.CH.CH; 0 CH(CHs).
A-131 CH,CH.CH, CH,CH,CH, o) CH,CH,CH,CH;
A-132 CH,CH.CH, CH,CH,CH, 0 CH(CH3)CH.CH;
A-133 CH,CH.CH, CH,CH,CH; o) CHzCH(CHa).
A-134 CH,CH,CH, CHCH,CHa o) C(CHs)s
A-135 CH,CH,CH, CH.CH,CHs o) C(O)CHs
A-136 CH,CH,CH, CH,CH,CH, e) C(O)CH;CH,
A-137 CH.CH,CH; CH,CH,CH, e} C(O)CH,CH,CH,
A-138 CH,CH,CH; CH,CH,CHs o C(O)CH,CH;CH,CH,
A-139 CH,CH.CH; CH,CH,CHs 0 C(O)CH(CH,CHj3),
A-140 CH,CH.CH, CHzCHzCHs o) C(O)CH(CH.F),
A-141 CH,CH,CH, CH.CH,CHs 0 C(O)CH,CH,C¢Hs
A-142 CH,CH,CHj CH,CH,CHs o) C(O)CgHs
A-143 CH,CH,CH; CH,CH,CHs o) C(O)(4-OCH3-CeHs)
A-144 CH,CH.CH; CH,CH,CHj, 0 C(O)(4-CI-CqH.,)
A-145 CH,CH.CH; CH,CH,CHs 0 C(0)(4-Ci-CeHa)
A-146 CH2CH,CH, CH,CH.CH; o) C(O)(4-piridilo)
A-147 CH,CH,CHs CH,CH,CH, "0 C(0)(2-CH,CH3-CeHa)




PF 55874
44

No. R? R Y Z
A-148 CH,CH.CH, "CH.CH.CH, o C(O)(2-CH3-CqHa)
A-149 CH,CH,CH, CH,CH.CHs 8 C{O)(3-CHy-CeHy)
A-150 CH.CH.CH, CHzCH,CH, 0 C(O)4-CHy-CgHa)
A-151 CH(CH). H o H
A-152 CH(CH), H 0 CH;
A-153 CH(CH;), H 0 CH,CH;
A-154 CH(CH3), H o) CH.CH,CHs
A-155 CH(CH3), H o CH(CH,);
A-156 CH(CHs), H 0 CHCH,CH,CHj
A-157 CH(CH3), H o CH(CH3)CH,CH;
A-158 CH(CHs). H 0 CH,CH(CHs).
A-159 CH{CH3)2 H 0 C(CHa)s
A-160 CH(CH,). H 0 C(O)CH, :
A-161 CH(CH,). H o C(O)CHCH,
A-162 CH(CHj), H o) C(O)CH,CH,CH;
A-163 CH(CH), H 0 C(O)CH,CH,CH,CH,
A-164 CH(CHj). H 0 C(O)CH(CH,CHs)2
_A-165 CH(CHs), H 0 C(O)CH(CH.F);
A-166 CH(CH), H 0 C(O)CH,CH.CeHs
A-167 CH(CHa). H 5} C{O)CeHs
A-168 CH(CHa)z H o) C(O)(4-OCH3-CeHy)
A-169 CH(CHa). H 0 C(O)(4-CI-CeHa)
A-170 CH(CHs). H 8 C(O)(4-CI-CgH,)
A-1TH CH(CHs)2 H o) C(O)(4-piridilo)
A-172 CH(CHs). H 0 C(O)(2-CH,CHz-CeHs)
A-173 CH(CHs). H .0 C(O)2-CHy-CoHa)
A-174 CH(CHs). H 0 C(OX3-CH3-CoH)
A-175 CH(CH), H o C(O}4-CH3-CoHs)
A-176 CH(CHa). CH(CH:)2 o . H
A177 CH(CHs)2 CH(CH3)2 0 CH;
A-178 CH(CHs). CH(CHa): o) CH,CH;
A-179 . CH(CH;), CH(CHs), o) CH.CH,CH;
A-180 CH(CHs). CH(CHs), 0 CH(CHa);
A-181 CH(CH,). CH(CH3). o) CH,CH,CH;CH,
A-182 CH(CHs): CH(CH3), 0 CH(CH3)CH,CHs
A-183 CH(CHa). CH(CHa), 0 CHZCH(CHa).
A-184 CH(CHa). CH(CHa)z i) C(CHa)s
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A-185 CH(CHs). CH(CHs)2 O C(O)CH,
A-186 CH(CHa)z CH(CHa); o) C(O)CH,CH;
A-187 CH(CHa). CH(CHs)2 o C(O)CH,CH,CH3
A-188 CH(CHa), CH(CHa)2 o C(O)CH,CH,CH;CHs
A-189 CH(CH,). CH(CHs)z o C(O)CH(CH;CHs),
A-190 CH(CH,). CH(CHs). o C(O)CH(CH4F),
A-191 CH(CH,). CH(CH3)2 0 C(O)CH;CH,CeHs
A-192 CH(CHa), CH(CHa) o) C(O)CeHs
A-193 CH(CH,), CH(CHa)2 (0 C(O)(4-OCH;3-CgHy)
A-194 CH(CH:)2 CH(CHjs)2 0O C(O)(4-CI-CgHy)
A-195 CH(CHs), CH(CHa), 0 C(O)(4-Ci-CgH,)
A-196 CH(CHs). CH(CHa)2 0 C(O)(4-piridilo) .
A-197 CH(CHa) CH(CHa)2 O C(0O)(2-CH,CH;-CgH.)
A-198 CH(CHs)2 CH(CHa)2 O C(OX2-CH3-CgHa)
A-199 CH{(CH;); CH(CHs), 0O C(O)(3-CHa-CqH,)
A-200 CH(CH:), CH(CHy)2 (o] C(O)(4-CHa-CgHy)
A-201 C(CHa), H o H
A-202 C(CHa)s H o) CHs
A-203 C(CHs)_s H 0 CH.CHj
A-204 C(CHa), H 0 CH,CH2CH,
A-205 C(CHa)s H 0 CH(CH;),
A-206 C(CHa)s H 0 CH,CH,CH,CHa
A-207 C(CHa)s H 0 CH(CH;)CH2CH,
A-208 C(CHa)s H o] CHCH(CHa).
A-209 C(CHa)s H o) C(CHa)s
A-210 C(CHa)s H e C(O)CH,
A-211 C(CHa)s H (o} C(O)CH,CH,
A-212 C(CHa)s H o] C(O)CHzCH:CHa
A-213 C(CHs)s H 0] C(O)CH,CH;CH:CHj
A-214 C(CHa)s H (o] C(O)CH(CH.CH;)2
A-215 C(CH;)s H o C(O)CH{CH,F)2
A216 | . C(CHa)s H o) C(O)CH;CH;CeHs
A-217 C(CHa)s H o) C(O)CeHs
A-218 C{CH:); H 0 C(0)(4-OCH3-CgH,)
A-218 C(CHas)s H O C(O)4-CI-CgH,)
A-220 C(CHa)s H o) C(O)(4-C-CaHa)
A-221 C(CHa)s H ) C(O)(4-piridilo)
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A-222 C{CH;), H O C(OX2-CH;CH3-CsHy)
A-223 C(CH;)s H O - C(0)(2-CH3-CeHy4)
A-224 C(CHa)s H o C(O)(3-CHy-CgH,)
[A-225 C(CHa)s H 0 C(O)(4-CHy-CaHl)
A-226 CH(CH;CH,); H O ' H i
A-227 | CH(CH.CHa); H 0 CHa
A-228 CH(CH,CHs), H 0 CH:CH,
A-229 CH(CH.CHs)2 H (0] CH,CH;CH,
A-230 CH{CH:CHa). H 0] CH(CHa),
A-231 CH(CH>CHs), H o CH.CH,CH2CH,
A-232 CH(CH.CHs), H 0 CH(CH3)CH.CH,3
A-233 CH{CH,CHj3). H O CH,CH(CH,);
A-234 CH{CH2CHjs). H o C(CH;);
A-235 CH{CH.CHjs) H O C(O)CH,
A-236 CH(CH2CHa)2 H 0 C(O)CH.CH,
A-237 CH(CH,CHs). H 0 C(O)CH,CH:CH;
A-238 CH(CH.CH,). H 0] C(O)CH,CH,CH;CH,
A-239 CH(CH2CHa). H 0 C(O)CH{CH,CHa),
A-240 | CH(CH.CHa) H o C(O)CH(CH;F);
A-241 CH(CH2CHa), H (o) C({O)CH:CH,CeHs
A-242 CH(CH,CHa), H 0 C(O)CeH5
A-243 CH(CH2CHa)2 H 0] C(O)(4-OCH3-CgH,)
A-244 | CH(CHZCHa); H 0 C(O)4-CI-CgHa)
A-245 | CH(CH.CHa) H o) C(O)4-Cl-CgHy)
A-246 ' CH(CH2CH,). H o) C(O)(4-piridilo)
A-247 CH(CH.CHj3), H .0 C(0)(2-CH,CH3-CgH,)
A-248 CH(CH,CH3). H O C(O)(2-CHa-CeH,)
A-249 CH(CH:CHaj),, H O C(O)3-CH3-CgH,)
A-250 | CH(CH,CHa). H o) C(O)(4-CHy-CoHa)
A-251 c-CaHs H" @) H
A-252 ¢-C3Hs H 0 CH;
A-253 ¢-C3Hs H o CHCHs,
A-254 c-CaHs H @) CH.CH.CH;
A-255 C-CsHs H (o] CH(CHa)z
A-256 c-CaHs H 0 CH.CH.CH,CH,3
A-257 c-C3Hs H O CH(CH,3)CHzCH,
A-258 c-CsHs H 0] CH,CH(CHa);
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A-250 c-CsHs H o) C(CHs)s
A-260 c-CaHs H 0 C(O)CH;
A-261 c-CaHs H 0 C(O)CH:CH;,
A-262 c-CsHs H 0 C(O)CH,CH,CHs
A-263 c-C3Hs H o) C(O)CH,CH,CH,CH,
A-264 c-CsHs H o) C(O)CH(CH,CHj),
A-265 c-C3Hs H 6 C(O)CH(CH,F),
A-266 c-C3Hs H 0 C(O)CH,CH,Ce¢Hs
A-267 c-CsHs H o) C(O)CeHs
A-268 c-CsHs H o) C(O)(4-OCH3-CqH,)
A-269 ¢-C3Hs H 0 C(O)(4-C-CgH,)
A-270 c-C3Hs H o) C(0)(4-CI-CeHy)
A-271 c-C3Hs H o C(O)(4-piridilo)
A-272 c-CaHs H 0o C(O)(2-CH,CH3-CgH.)
A-273 c-C3Hs H o C{O)2-CH3-CqH.)
A-274 c-CaHs H 0 C(QX3-CHa-CeHa)
A-275 c-CsHs H o C(OX4-CH;-CgHa)
A-276 c-CaHs CH .0 H
A-277 c-CaHs CHs 0 CH;s
"A-278 c-CsHs CHj o CH,CH,4
A-279 c-C3Hs CHs 0 CH,CH,CH;
A-280 c-CaHs CHs o CH{(CHs).
A-281 c-C3Hs CH3 o CH,CH,CH,CH;
A-282 c-CaHs CHs o CH{CH3)CH,CHs
A-283 c-CaHs CH; 0 CH_CH(CHs).
A-284 G—CaHs CH; 0 C(CH3)3
A-285 c-C3Hs CH; 0 C(O)CHs
A-286 ¢-CsHs CHs 6] C(O)CH:CH,
A-287 c-C3Hs CH, 0 C(O)CH,CH,CHs
A-288 c-CsHs CHs o) C(O)CH,CH,CH,CH;
A-289 c-CsHs CHs 0 C(O)CH{CH.CHj).
A-290 c-CsHs CH, o) C(O)CH{(CHF),
A-291 c-CsHs CHj 0 C(O)CH,CH,CeHs
A-292 c-CaHs CH; o) C(O)CeHs
A-293 c-CsHs CH; 0 C(O)(4-OCH3-CgHs)
A-294 ¢-CaHs CH, %) C(O)(4-CI-CgHa)
A-295 c-CaHs CHs ) C(O)(4-CI-CgHa)

\S6



PF 55874
48

No. R R Y z
A-296 c-CaHs CH, o) C(O)(4-piridilo)
A-297 c-C3Hs CH; o C(0)(2-CH,CH3-CeH.,)
A-298 c-CsHs CH; o) C(O)(2-CH3-CeHs)
A-299 c-CsHs CH; 0o C(O)(3-CH3-CsHa)
A-300 ¢-C;sHs ~ CH, o C(O)(4-CH3-CeH.)
A-301 ¢-CsHs H o) H
"A-302 c-CsHg H o CHs
A-303 c-CsHg H o) CH,CH;
[A-304 ¢c-CsHs H o CH_CH,CH,
A-305 c-CsHe H 6 CH(CHs);
A-306 c-CsHs H ¢) CH,CH,CH,CH;
A-307 c-CsHe H ¢ CH(CH,)CH.CHa
A-308 c-CsHe H o) CH,CH(CH3).
A-309 c-CsHs H O- C(CHa)s
A-310 c-CsHe H o) C(O)CH;
A-311 c-CsHg H o) C(O)CH;CH;,
A-312 c-CsHe H 0" C(O)CHCH,CH,
A-313 ¢-CsHo H o C(O)CH,CH,CH.CH;
A-314 c-CsHo H o C(O)CH{CH.CH3),
A-315 c-CsHs “H o) C(O)CH(CH,F),
A-316 C-Cng H o] C(O)CHzCHngHs
A-317 c-CsHe H o) C(O)CeHs
A-318 c-CgHq H (o] C(O)(4-OC H3-CgHs)
A-319 c-CsHo H ¢ C(OX4-ClI-CgHs)
A-320 c-CsHe H @) C(O)(4-CI-CgH,)
A-321 c-CsHe H 0 C(O)(4-piridilo)
A-322 c-CsHe H 0 C(0)(2-CH,CH3-CsHa)
A-323 c-CsHp H 0 C(O)(2-CH3-CeHs)
A-324 c-CsHe H . 0 C(O)(3-CH3-CeHa)
A-325 ¢-CsHe H 0 C(O)(4-CH3-CeHa}
A-326 c-CgHg ‘CH, 0 H
A-327 ¢-CsHp CH, 0 CH,
A-328 c-CsHe CH; o) CH.CH;
A-329 c-CsH CH; 0 CH2CH,CH,
A-330 c-CsHo CHs 0 CH(CHa).
A-331 c-CsHs CH, 0 CH,CH,CH,CH;
A-332 c-CsHs CH, o) CH(CH,)CH,CH;
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A-333 c-CsHa CHa 3) CH.CH(CHs),
A-334 c-CsHo CHs, ¢) C(CHa)s
A-335 c-CsHq CHs 0 C(Q)CHs
A-336 c-CsHo CHa 0 C(O)CH,CH,
A-337 c-CsHo CHa o) C(O)CH,CH,CHj
A-338 c-CsHa CHa o) C(O)CHzCH;CH,CHs
A-339 c-CsHo CHa o) C(O)CH(CH,CHs),
A-340 c-CsHa CHs o C(O)CH(CHF),
A-341 c-CsHo CHs 9) C(O)CH,CHCeHs
A-342 c-CsHo CHa o) C(O)CeHs
A-343 ¢-CsHe CHs o) C(O)(4-OCH3-CgH)
A-344 ¢-CsHs CHs | o) C({O)(8-Cr-CqHa)
A-345 ¢-CsHg CHs 0 C(O)(4-CF-CqHa)
A-346 ¢c-CsHo CHs o) C(OX4-piridilo)
A-347 ¢c-CsHg CHa o) C(O)(2-CH,CH5-CqHy)
A-348 c-CsHo CHs 0) C(O)(2-CH3-CsHa)
A-349 c-CaHo CHs o) C(O)3-CH-CgHa)
"A-350 c-CaHo CHa o) C(O)(4-CHy-CgHJ)
A-351 ~ -CH,CH,- §) H

A-352 CHCH; o) CHs
A-353 CH,CH; 3) CH,CHs
A-354 CH,CH; o CHZCH-CH;
A-355 CH,CH; o) CH(CHs),
A-356 CH,CH; 5) CH;CHZCH,CHs
A-357 CH.CH; o) CH(CH,)CH;CHs
A-358 CH,CH; ) CH;CH(CHs)z
A-359 CHZCH, o C(CHs)s
A-360 CHCH, ) C(O)CH;,
A-361 CH,CH, o) C(O)CH,CH,
A-362 CH,CH, o) C(O)CH-CH;CHs
A-363 CHZCH, o) C(O)CH,CH,CHCH
A-364 CHCH; o) C(O)CH(CH;CH;)z
A-365 CHCH; o) C(O)CH(CH4F);
A-366 CHCH; 3] C(O)CHzCH;CsHs
A-367 CH.CH; o) C(O)CeHs
A-368 CH.CH, 3) C(O)4-OCH5-CaHa)
A-369 CHCH, i) C(O){4-Cl-CoHa)
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A-370 CH,CH; 6) C(O)(4-Cl-CeH.)
A-371 CH,CH; I C(O)(4-piridilo)
A-372 CH,CH, o C(O)(2-CH,CH3-CgH.)
A373 CH.CH; 0 C(Q)(2-CH3-CeH4)
A-374 “CH:CH; o C(O)(3-CH3-CgHa)
A-375 CH,CH, 0 C(O)(4-CH3-CgH4)
A-376 -CH,CH,CH.CH, 0 H ]
A-37T7 -CH.CH,CH.CH,- o CH;

A-378 -CH,CH,CH,CH,- 0 CH,CH;
A-379 -CH,CH,CH.CH_- ) CH,CH,CH,
A-380 -CH,CH,CH;CH.- 0o CH(CHa).
A-381 -CH,CH,CH,CH,~ (¢} CH,CH,CHCH,
A-382 -CH,CH,CH,CHz- o) CH(CH3)CHCHs . |
“A-383 -CH,CH,CH,CH~ o CH.CH(CHa),
“A-384 -CH;CH,CH,CH~ o C(CHa)s
A-385 -CH.CH,CH,CH,- s} C(Q)CH;
A-386 -CH,CH,CH,CHo- o C(O)CH,CHs
A-387 -CH,CH,CH2CH;- 0 C(O)CH2CH,CH,
A-388 -CH,CH,CH,CH,- 0 C(O)CH,CH,CH,CH,
A-389 -CH.CH,CH,CH- 6) C(O)CH(CHCHJ)2
A-390 -CH;CH,CH,CH,- o} C(O)CH(CH,F);
A-391 -CH,CH,CH,CH,- o) C(O)CH,CH,CeHs -
A-392 -CH,CH,CH,CHz- 0 C(O)CeHs
A-393 -CH,CH,CH,CH- o C(O¥4-OCH;-CgHa)
A-304 -CH,CH:CH,CH,- o C(O)(4-Ci-CeHs)
A-395 -CH,CH,CH,CH- 0 C(O)(4-CI-CqHa)
A-396 -CH,CH,CH,CH,- o C(O)(4-piridilo)
A-397 -CH,CH,CH,CH, o C(0)(2-CH,CH3-CgHy)
A-398 -CH;CH,CH,CH,- o C(O)(2-CH3-CeHa)
A-399 -CH,CH.CH,CH,- o C(O)(3-CH3-CqH,)
A-400 -CH,CH,CH.CH- 0 C(0)(4-CH3-CgH.)
A-401 CHs H S H

A-402 CH, H S CH,

A-403 CHa H S CH,CH,3
A-404 CHj H S CH,CH,CH;
A-405 CH, H S CH(CHa)2
A-406 CHs; H S CH>CH,CH>CH,
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A-407 CHa H S CH{CH3)CH.CH,
A-408 CHs H S CH.CH(CH,),
A-409 CH, H s C(CHa)s
A410 CH, H S C(S)CH,
A411 CHs H S C(S)CHCH,
A412 CH, CH; S H
A-413 CHs CHa S CHa
A414 CHs CHs S CH.CH,
A-415 CHs CHa S CHZCHCHj
A-416 CHa CHs S CH(CHa)
A7 CHa CHa S CH,CHCH,CH,
A418 CH, CH, S CH(CH;)CH,CH;
A-419 CHa CH, S CHZCH2{(CHa);
A-420 CH, CH, S C(CHa)s
A-421 CH, CHa S C(S)CHs
A422 CH, CHa S C(S)CH:CHs
A-423 CH.CH, H S H
[ A-424 CH,CHs H S CHa
A-425 CH,CH; H S CH,CH,
A-426 CH,CH; H S CH,CHCHs
A-427 CHCHs H S CH(CHa)
A-428 CH,CH, H S CHZCH,CHZCH,
A-429 CH.CH, H S CH(CHa)CH:CH;,
A-430 CH,CH; H S CH;CH(CH),
A-431 CHZCH; H S C(CHas)s
A-432 CH.CH, H 'S C(S)CHs
A-433 CHZCHs H S C(S)CH:CH,
A-434 CHZCH, CH.CH;, S H
A-435 CH.CH, CH,CH, S CHs
A-436 CH.CH, CH.CH, S CH.CH,
A-437 CH:CH, CH,CH, S CHZCHzCHs -
A438 | . CHCH, ‘CHZCHa S CH(CHa)
A-439 CH:CH, CHZCHs S CHZCH;CH;CHa
A-440 CH.CH, CH,CH; S CH(CH,)CHCH,
A-441 CH.CH, CHZCH, S CHZCH(CHa);
A-442 CH,CH, CH.CH, S C(CHa)s
A-443 CH.CH, CH.CH;, ~8 C(S)CHs
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A-444 "CH.CH, “CH,CH, S C(S)CH2CHs
A-445 | CH,CH,CH, H S H
A-446 | CH,CH,CH, H S CH,
A44T | CHZCH:CH, H S CH.CHs
A448 | CH.CH.CH, H S CH,CH,CH
A-448 | CH.CHCH, H S CH(CHs)z
A-450 | CH.CH,CH; H S CHZCHZCHZCH;
A451 | CH,CH.CH, H S CH(CH3)CH.CH,
A-452 | CH,CH,CH, H S CHLCH(CHy),
A-453 | CH.CH,CHs H S C(CHa)s
A-454 | CHCH,CH, H S C(S)CH,
A-455 | CHCH,CH, H S C(S)CH:CHs,
A456 | CH;CH,CHs CH,CH,CH, S H
A-457 | CH.CH.CH, CHZCHCHs S CHa
A-458 | CHoCH.CH, CHZCH,CH, S CH.CHs
A-459 | CH.CH.CH, CH2CH,CHs S CHCH;CH
A-460 | CH.CH,CHs CH,CH,CH; S CH(CHs)z
A461 | CH;CH,CH, CH2CHCH, S CH,CH;CH,CH;
A462 | CH,CH,CH; CH2CH,CH S CH(CH3)CHZCH,
A-463 | CHzCH,CHs CH,CH;CHs; S CH,CH(CHa),
A-464 | CHCH.CHs CH,CH;CH, S C(CHa)s
A-465 | CH,CH,CHs; CH,CHCHs S C(S)CHs
A-466 | CH,CH.CH, CH,CH,CH; S C(S)CH:CH;
A-467 CH(CHa)z H S H
A-468 CH(CHa)z H S CHa
A-469 CH(CHa)z H 'S CH,CHs
A-470 CH(CHa)z H S CHZCH,CHa
A4T1 CH(CHa)z H S CH(CHa)z
A-472 CH(CHa)z H S CHZCH,CH;CH,
A473 CH(CHa)z H S CH{CH,)CHZCHx
A-474 CH(CHs)2 H S CH.CH(CHz),
A475 | . CH(CHa) H S C(CHa)
A-476 CH(CHa)z H S C(S)CH,
A4TT CH(CHa)z H S C(S)CHCH,
A-478 CH(CHa)2 CH(CHa)z S H
A-479 CH(CHa)z CH(CHa)z S CHs
A-480 CH(CHa)2 CH(CHa)z ~S CHZCH,
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A-481 CH(CHa)2 CH(CHa). S CH:CH.CH;,
A-482 CH(CHa)z CH(CHa), S CH(CHa)2
A-483 CH(CHa)2 CH(CHa)2 S CHZCH.CHCH,
A-484 CH(CHa)> CH(CHa), S CH(CH3)CH,CHa
A-485 CH(CHa), CH(CHa). S CH.CH(CHa),
A-486 CH(CHa)2 CH(CHa)z S C(CHa)s
A-487 CH(CHa)> CH(CHa) S C(S)CH,
A-488 CH(CHa), CH(CH)z S C(S)CHZCHs
A-489 C(CHs)s H S H
A-480 C(CHa)s H S CH,
A-491 C(CHa)s H S CHCHs
A-492 C(CHa)s H S CHZCH,CH,
A-493 C(CHa)s H S CH(CHa)2
A-494 C(CHa)s H S CH,CHZCH.CH;,
A-495 C(CHa)s H S CH(CH3)CH.CHs
A-496 C(CHa)s H S CHZCH(CH,)z
A-497 C(CHa)s H S C(CHa)s
"A-498 C(CHa)s H S C(S)CHs
A-499 C(CHa); H S C(S)CHZCHs
A-500 | CH(CHCHa) H S H
A-501 | CH(CH.CHs) H S CHs
A-502 | CH(CH:CHa) H S CHCH,
A503 | CH(CHCHy): H S CHZCHZCH,
A-504 | CH(CHCHa) H ) CH(CHa)z
A-505 | CH(CHZCHa)z H S CHZCH,CH.CH;,
A-506 | CH(CHCHs), H S CH(CH5)CH.CHs
A-507 | CH(CHZCHs)z H S CHZCH(CH:)2
A-508 | CH(CH.CHs) H S C(CHa)s
A-509 | CH(CH:CHa)2 H S C(S)CHs
A-510 | CH(CH.CHa), H S C(S)CHZCH,
A-511 c-CaHs H S H '
A512 c-CsHs H S CH,
A513 c-CaHs H S CH,CH,
A-514 ¢c-CaHs H S CHCH;CH,
A-515 c-CaHs H s CH(CHs)2
A-516 ¢-CaHs H S CHzCH,CH,CH,
A-517 c-CaHs H S CH(CH5)CH.CH;
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A-518 c-CaHs H S CHzCH(CH;),
[A-519 c-CsHs H S C(CHs)s
A-520 c-CsHs H S C(S)CH3
A-521 c-CaHs H S C(S)CH,CHs
sz C-CaHs CH3 S H
A-523 c-CqHs CHa S CH,
A-524 ¢-CaHs CH; S CH.CH,
A-525 ¢-CaHs CH, S CH,CH2CH3
A-526 ¢-CaHs CH; S CH(CH),
A-527 c-CaHs CH; S " CH,CH,CH,CH,
A-528 ¢-CaHs CH, S CH(CH3)CH,CHj
A-529 c-CsHs CH, S CH,CH(CH;).
A-530 ¢-CaHs CH, S C(CHa)s
A-531 ¢-CsHs CH; S C(S)CH3
A-532 c-C3Hs CHs S C{S)CH;CH3
A-533 c-CsHy H S H
A-534 ¢-CsHag H S CH;,
| A-535 c-CsHp H S CH.CH,
A-536 c-CsHg. H S CH.CH.CH,
A-537 c-CsHp H S CH(CHs)z
A-538 ¢-CsHp H S CH,CHzCH,CH,
A-539 ¢-CsHp H S CH{CH3)CH,CH,
A-540 ¢-CsHp ‘H S CH2CH(CH3)2
A-541 c-CsHo H S C(CHa)s
A-542 ¢-CsHp H S C(S)CH,
A-543 ¢-CsHg H 'S C(S)CH2CH,
A-544 c-CeHe CH; S H
A-545 ¢-CsHy CH; S CH,
A-546 c-CsHp CH; S CH,CH;
A-547 c-CsHy CHs S CH,CH,CH;
A-548 c-CsHyg CHa S CH(CHa),
A-549 c-CsHo - CHs S CH,CH,CH,CH,3
A-550 ¢-CsHo CHs S CH(CH,)CH,CH;
A-551 c-CsHp CHs S CH,CH(CH,),
A-552 ¢-CsHy CH, S C(CHj)s
A-553 ¢-CsHs CH, S C(S)CH,
A-554 c-CsHq CH, 'S C(S)CH,CHs
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A-555 -CH,CHz- $ H
A-556 CH2CH; S CH,;
A-557 CH,CH, S CH,CH,
A-558 ~ CHCH, S CH;CH,CH,
A-559 CH.CH; S CH(CHa),
A-560 CH.CH; S CH,CH,CH.CHj5
A-561 CH,CH, S CH(CH3)CH.CH;
A-562 CH,CH, S CH2CH(CH;)2
A-563 CH.CH, S C(CHs)s
A-564 CH,CH, S C(S)CHs
A-565 CH,CH, S C(S)CH,CH,
A-566 -CH,CHCH.CH- S H
A-567 -CH,CHCH;CH_- S CHs;
A-568 -CH,CH,CH.CH- S CH3CH,
A-569 -CH,CH,CH:CH2- S CH,CH2CH,
A-570 -CH,CH;CH,CH,- S CH(CH.);
A-571 -CH;CH,CH,CH2- S CH,;CH,CH,CH,
.A-572 -CH,CH,CH,CH2 S CH(CH3)CH,CHj
A-573 -CH;CH,CH,CH_- S CH.CH(CH,).
A-574 -CH,CH,CH,CH2- S C(CHz)s
A-575 -CH;CH;CH2CH- S C(S)CH;
A-576 -CH,CH;CH,CH,- S C(S)CH,CH,3
Tabla B
No. R* R’ Y z
B-1 CH, H (0] OCHj,
B-2 CHs; H O OCH:CH;
B-3 CH,; H 0] OCH,CH,CH,
B-4 CH, H- 0 OCH(CHj3)2
B-5 CHj H o} OCH,CHCH.CH; -
B-6 CH, H O OCH;CH(CHz3).
B-7 CH, H O OCH(CH3)CH2CHs
B-8 CH, H o OC(CH;)s
B-9 CHs; H 0] OCH,CH2CH,CH2CH,
B-10 CH,3 H O NH:
B-11 CH; H 10 2 NHCH,
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B-12 CHs H (o) NHCH.CH,3
B-13 CH; H o NHCH;CH;CH,
B-14 CH, H 0 NHCH(CHj;),
| B-15 CH, H 0 NHCH.CH,CH2CH;
B-16 CHs H O N(CHs).
[ B-17 CH, H O N(CH,3)CH2CH,
B-18 CH, H 0 N(CH3)CH,CH.CH,
B-19 CH, H 0] N(CH3)CH(CH,),
B-20 CH; H 0 N{CH,)CH.CH,CH2CH;
B-21 CH;, H 0] N(CH;CH,),
B-22 CH, H 0 N(CH,CH3)CH,CH,CH;5
B-23 CH; H (o) N{CH3)CH(CH3)2
B-24 CH,; H O N(CH3)CH,CH;CH,CH, .
B-25 CH, H O N(CH,CH;CHj,),
B-26 CH, H O N(CH,CH2CH3)CH(CHa)>
B-27 CH, H 0 N{CHzCH,CH3)CH,CH,CH,CH,
B-28 CH, H o) N(CH,CH,CH,CHj3),
_B-29 CH; H 0 N(-CH,CH,OCH,CH>-)
B-30 CH; H 0 N(-CH,CH N[CH;ICH,CH-)
B-31 CH; CHy o) OCH,
B-32 CH, CH, 0 OCH,;CH,3
B-33 CH; CH; 0 OCH.CH;CH,
B-34 CH; CHjs 0 OCH(CH;s):2
B-35 CHs; CHs, 0 OCH;CH,CH;CH,
B-36 CH, CHs, 0] OCHZCH(CHs)2
B-37 CH, CH, o OCH(CH;)CH;CH,
B-38 CHs CH,; 0 OC(CH,)s
B-39 CH,; CHs; o) OCH;CH,CH,CH,CH;
B-40 CH, - CH, O NH;
B-41 CH, CH3 o) NHCH,
842 CHs CHj3 o NHCH;CHj,
B-43 CH, CH, 0 NHCH,CHZCH,;
B-44 CH;, CHs O NHCH(CHj)a
B-45 CH; CHj, 0 NHCH:CH,CH;CH;
B-46 CHa CHa o) N(CH:!)Z
B-47 CH, CH, o] N{CH3)CH:CH,
B-48 CH, CH; 0 N(CH3)CH.CH2CH,
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[ B-49 CH; CHs, §) N(CH3)CH(CH;s),
B-50 CHj CHs 8] N(CH3)CHzCH,CH.CH,
B-51 CHs CH; 8) N(CH.CHjs),

B-52 CH;, CHs 5] N(CH,CH;3)CH,CH.CH;
B-53 CH, CH, 6) N(CHs)CH(CHs),

B-54 CHs CHs o) N(CHs)CH,CH,CH.CH;
B-55 CH; CH; 6) N(CH,CH,CHa),

B-56 CH; CH; o) N(CH,CH,CH,)CH(CH,),
B-57 CH, CH; o N(CH2CH,CH3)CH,CH,CH,CH3
B-58 CH, ° CH; 0o N(CH,CH,CH,CHj),
B-59 CH; CHs 0 N(-CH,CH;OCH,CH-)
B-60 CHs CHs o) N(-CHZCH,N[CH,)CH,CH>-)
B-61 CH,CH, H o) OCH; .
B-62 CH,CH; H o OCH,CH;

B-63 CH,CH; H §) OCH,CH,CH;

B-64 CH,CH; H 0 OCH(CHsa),

B-65 CH.CH, H o) OCH,CH,CH,CH;

_ B-66 CH.CH, H 0 OCH,CH(CH3),
B-67 CH.CH; H e OCH{CH3)CH;CHj
B-68 CH.CH, H o OC(CHa)3
B-69 CH,CH, H o OCH,CH,CH,CH,CH,
B-70 CH,CH3 H 0 NH;

B-71 CH,CH, H 0 NHCH,

B-72 CHZCH, H 0 NHCHCH;
B-73 CH2CH, H s) NHCH,CH,CH;
B-74 CH,CH3 H o) NHCH(CH>):
B-75 CH.CHs H 0 NHCH,CH,CH;CHa
B-76 CH.CH; H o N(CH:)2

B-77 CH,CH, H o N(CH3)CH,CH3
B-78 CH,CH, H- o) N{CH3)CH;CH;CH,
B-79 CH,CHs H ¢ N(CH,)CH(CHa):
B-80 CH,CH; H o) N(CH3)CH,CH,CH;CH3
B-81 CH,CHs H o) N(CH2CHs);
B-82 CH,CH, H 6 N(CH,CH,)CH,CH,CH;
B-83 CH,CHs H 6 N(CH3)CH(CHs).
B-84 CH,CH, H o) N(CH3)CH.CHCH.CHa
B-85 CH,CHs H 0 - N(CH,CH.CH;);
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B-86 CH.CH, H 0 N(CH,CHCH;3)CH(CHs).
B-87 CH.CH; H s) N(CHzCH;CH;)CH,CH,CH.CH3’
B-88 CH.CH, H 0 " N(CH,CH,CH,CHs);
B-89 CH.CH, H o) N(-CH-CH,OCH,CH")
B-90 CH,CH, H o) N(-CH,CH,N[CH,]CH,CHz)
B-91 CH,CH,CH, H o) OCH;

B-92 CH;CH,CH; H o OCH,CH;

B-93 CHzCH,CH, H 0 OCH,CH,CH,

B-94 CH,CH,CH, H o) OCH(CH;),

B-95 CH,CH,CH; H 0 OCH,CH,CH,CH,
B-96 CH,CH,CH; H 0 - OCH;CH(CH,),
- B-97 CH,CH,CH, H 3) OCH(CH,)CH.CHs
B-98 CH,CH,CHj; H o) OC(CHa),

B-99 " CH,CH.CH; H o) OCH,CH,CH,CH,CH;
B-100 CH,CH,CH3 H 9] NH,

B-101 CH.CH.CH; H o) NHCH;

B-102 CHzCH.CH; H o) NHCH.CH,
B-103 CHzCH,CH, H 9) NHCH,CH.CH;
B-104 CH.CH,CH; H s} NHCH(CHs),
B-105 CH,CH.CH, H o) NHCH,CH,CH.CH;
B-106 CH.CH.CH, H 3 N(CHa)z

B-107 CH,CH.CH; H 0 N{(CH3)CH;CHs
B-108 CH,CH,CH; H 0 N(CH,)CHCH.CH,
B-109 CH,CH;CH; H 6) N(CH3)CH(CHa).
B-110 CHzCH;CH, H o N(CH;)CHzCH,CH.CH;
B-111 CH,CH:CH, H o} N(CH,CHs),
B-112 CH,CH,CH; H ¢ N(CH,CH;)CH.CH;CH;
B-113 CH,CH.CH, H o) N{CH3)CH(CH,).
B-114 CH,CH.CH, H 0 N{CH3)CH,CH;CH,CH
B-115 CH.CH,CH, H- 0 N(CH.CH.CHs).
B-116 CH,CH.CH, H 6) N{CH,CH,CH,)CH(CH;).
B-117 . CH,CH,CHs - H o) N(CHzCHzCH,)CHzCH,CH,CH;
B-118 CH,CH.CH; M o) N(CH.CH.CH.CH,),
B-119 CH.CH,CH; H 0 N(-CH,CH,OCH,CH_-)
B-120 CH,CH,CH; H o) N(-CH,CHZN[CH;)CH;CHz)
B-121 CH(CH,), H 8) OCH,

B-122 CH(CH;), H o) OCH.CH,
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B-123 CH(CH)2 H 0 OCH,CH,CH;
B-124 CH(CHa); H o) OCH{CHj3),
B-125 CH(CH3)2 H 0 OCH,CH,CH,CH,
B-126 CH(CH,). H 0 OCH,CH(CHs),
B-127 CH(CHa). H 0 OCH(CH3)CH,CH,
B-128 CH(CH,). H o) OC(CHa)s
B-129 CH(CHs), H 0 OCH,CH,CH,CH,CH;
B-130 CR(CHa). H 0 NH,
B-131 CH(CH>); H o) NHCH;
B-132 CH(CHs). H 0 NHCH,CH;
B-133 CH(CHa), H o) NHCH,CH.CH,
B-134 CH(CHa). H o) NHCH(CHs).
B-135 CH(CH,). H o) NHCH,CH,CH,CH,
B-136 CH(CHs). H o) N(CHa),
B-137 CH{CH), H 0 N{CH)CH,CH,
B-138 CH(CH). H o N(CH3)CH2CH,CH,
B-139 CH(CHs), , H o) N{CH3)CH(CHs).

B8-140 CH{CHs), H 3) N{CHs;)CH,CH,CH,CHj
B-141 CH(CHs), H o) N(CH2CHa),
B-142 CH(CHs). H s) N{CH.CH;)CH,CH;CH;
B-143 CH(CH,), H s) N(CH3)CH(CHa)2
B-144 CH(CH3); H o) N(CHs)CH.CH,CH,CH;,
B-145 CH(CHs)2 H 6] N(CH2CH,CHa),
B-146 CH(CH)2 H o) N(CH2CH,CH3)CH(CHa),
B-147 CH(CH,). H 0 N(CH2CH,CH3)CH,CH,CH.CHa
B-148 CH(CH)2 H o) N(CH,CH,CH,CH;),
B-149 CH(CH,). H o) N(-CH,CH,OCH,CH,")
B-150 CH(CHs). H §) N(-CH,CH,N[CH3]CH.CHz)
B-151 | CH,CH.CH.CH, H 0 OCHs
B-152 | CH,CH,CH,CH, H- 0 OCH,CH;,
B-153 | CH,CH,CH,CH; H 9) OCH,CH,CH;
B-154 | CH,CH,CH,CHs - H 0 OCH(CHj),
B-155 | CH,CH.CH.CH; H 0 "OCH,CH,CHzCH,
B-156 | CH,CH,CH,CH; H 0 OCH,CH(CHa).
B-157 | CH,CH,CH.CH; H 0 OCH(CH,)CH,CH,
B-158 | CH,CH.CH.CH, H o) OC(CHs)s
B-159 | CH,CH.CH.CH, H 0 OCH_CH,CH,CH,CH;
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B-160 | CH,CH,CH,CHs H 0 NH,
B-161 | CH,CH,CH.CH, H 0 NHCH,

B-162 | CH,CH.CH.CH, H 0 NHCH,CH,
B-163 | CH,CH,CH.CH, H 0 NHCH,CH,CH;
B-164 | CH,CH,CH.CH, H 0 NHCH(CH;),
B-165 | CHCH,CH.CH, H 0 NHCH,CH,CH.CHj
(B-166 | CH,CH,CH,CH, H 0 N(CHs),

B-167 | CH,CH,CH,CHs H 0 N(CH5)CH,CH,
B-168 [ CH,CH.CH.CH, H 0 N(CH3)CH,CH,CH,
B-169 [ CH.CH.CH.CH; . H 0 N(CH3)CH(CHs),
B-170 | CH,CH,CH,CH; H 0 " N(CH5)CH2CH,CH,CH;
B-171 | CH,CH.CH,CH, H 0 N(CH.CH;),
B-172 [ CH.CH,CH.CH, H 0 N(CH,CH5)CH,CHCH;
B-173 | CH,CH,CH.CH, H 0 N(CH5)CH(CH,),
B-174 | CH.CH.CH.CH, H 0 N(CH5)CHZCH,CH,CH
B-175 | CH,CH,CH,CH, H 0 N(CH,CH,CH;),
B-176 | CH,CH,CH,CHs H @ N(CHZCH,CH;)CH(CHs).
B-177 | CH,CH.CH.CH; H O [ N(CH,CH,CHs)CH,CH,CH,CH,
B-178 [ CH.CH,CH.CH; H 0 N(CH,CH,CH,CH),
B-179 [ CH,CH,CH.CH, H 0 N{-CH,CH,OCH,CH;")
B-180 | CH,CH,CH,CH, H 0 N(-CHCH,N[CH;]CH,CH)
B-181 C(CHa)s H 0 OCH;

B-182 C(CHs)s H 0 OCH,CHy
B-183 C(CHo)s H 0 OCH,CH,CH;
B-184 C(CHa)s H 0 OCH(CH)
B-185 C(CHs)s H 0 OCH,CH,CH,CH;
B-186 C(CHy)s H 0 OCH,CH(CH),
B-187 C(CHy)s H 0 OCH(CH3)CH,CHs
B-188 C(CHa)s H o OC(CHs)s
B-189 C(CHs)s H- 0 OCH,CH,CH,CH,CH,
B-190 C(CHy)s H 0 NH; ‘
B-191 C(CHs)s H 0 NHCH

B-192 C(CH,); H 0 NHCH,CH,
B-193 C(CHs)s H 0 NHCH,CHCHj
B-194 C(CHs)s H 0 NHCH(CH;),
B-195 C{CHa)s H 0 NHCH,CH;CH,CH;
B-196 C(CHs)s H 9 N(CH,).
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B-197 C(CHs)s H 0 N(CH3)CHCHj
B-198 C(CHs); "H o N(CH,)CH,CH,CH,
'B-199 C(CHs)s H ) N(CH3)CH(CHa).
B-200 C(CHa)a H §) N(CH3)CH,CH.CH,CH,
[B-201 C(CH3)s H 0 N(CH.CH,),
B-202 C(CHa)a H o) N(CHCH3)CH,CH.CH; -
B-203 C(CHa)s H o) N{(CH3)CH(CHs).
B-204 C(CHs)s H o) N(CH3)CH,CH,CH,CH,
B-205 C(CHa)s H o) N(CH,CH,CHj),
B-206 C(CHa)s H §) N(CH;CH,CH3)CH(CH;).
B-207 C(CHa)s H O | N(CH;CH,CH5)CH,CH:CH,CH,
B-208 C(CHs)s H o N(CH;CH;CH;CH),
B-209 C(CHy)s H o N(-CH,CH;OCH,CH>) .
B-210 C(CHa)a H o N{-CH,CHN[CHJ]CH,CH;-)
B-211 | C(CHs)CH.CHs H o) OCH;,

B-212 | C(CHs)CH.CH;, H o) OCHCH,

B-213 | C(CHs)CH.CH, H o OCH,CH,CHj
| B-214 | C(CHs)CH,CHs H o) OCH(CHs).
B-215 | C(CHs)CH.CH, H 3] OCH,CH,CH.CH
B-216 | C(CHs)CH.CHs H 9] OCH,CH(CH;).
B-217 | C(CHa)CH:CH, H §) OCH(CH3)CH,CH;
B-218 | C(CH,)CH;CH, H §) OC(CHs)s

B-219 | C(CH3)CH:CH; H o OCH,CH,CH,CH,CHs
B-220 | C(CHs)CH.CH; H o) NH,

B-221 [ C(CH3)CH.CHs H [ O NHCH;

B-222 | C(CHs)CH.CH; H o) NHCH.CH
B-223 | C(CHs)CH:CH, H o) NHCH-CH,CH,
B-224 | C(CH,)CH.CH, H o) NHCH(CHs),
B-225 | C(CH;)CH.CHs H o) NHCH,CH.CH.CHj
B-226 | C(CH,)CH.CH; H- 0 N(CHs):

B-227 [ C(CH,)CH.CH, H o N{CH3)CH2CH;
B-228 | C(CHs)CH.CH, - H o N(CH3)CH,CH,CH;,
B-229 | C(CH,)CH.CH, H o) N(CH3)CH(CHs).
B-230 | C(CH3)CH.CHs H §) N(CH5)CH.CH2CH,CH,
B-231 [ C(CHs)CH.CHs H 0 N(CH,CHy),
B-232 | C(CHs)CH.CHs H o) N(CH,CH3)CH,CH.CH;
B-233 | C(CH,)CH.CHs H §) N(CH3)CH(CHs).
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B-234 C(CH5;)CH.CH3 H 0 N(CH;)CHzCH,CH,CHs
B-235 C(CH3)CH.CH, H 0 N(CH,CH,CH).
B-236 C(CH3)CH,CH3 H o N{CH,CH,CH3)CH(CH3).
B-237 | C(CHs)CH.CH, H 0 N(CH,CH,CH3)CH,CH,CH,CHs
B-238 C(CH3)CH,CH, H o) N(CH.CH,CH,CHs),
B-239 C(CH;)CH,CHs H 0 N(-CH,CH;OCH.CH,-)
B-240 C(CH3)CH,CHj3 "H 0 N(-CHzCH,N[CHa]JCH,CH-)
B-241 CHCH(CHa), H 0 OCH,

B-242 CH,CH(CHa), H 0 OCH,CH,

B-243 CH;CH(CHa), H 0 OCH,CH,CHy
B-244 CH2CH(CHj); H 0 OCH(CH3),

B-245 CH,CH(CH,). H o OCH,CH,CH,CH;
B-246 CH,CH(CH:); H 0 OCH,CH{CH:).
B-247 CH,CH(CH,), H 0o OCH(CH3)CH,CH,
B-248 CH.CH(CH,), H O OC(CHa)s

B-249 CH,CH(CH,), H o OCH,CH,CH,CH,CH,
"B-250 CH.CH(CH,); H o NH,
_B-251 CH,CH(CHa)2 H o NHCH,

B-252 CH,CH(CH;), H o NHCH,CH,

B-253 CHCH(CH;). H 0 NHCH,CH,CH,
B-254 CH,CH(CH,), H 0o NHCH(CHs),
B-255 CHZCH(CHs)2 H 0o NHCH,CH,CH,CH,
B-256 CH,CH{CH;); H o N(CHa),

B-257 CH,CH(CH,). H 0 N(CH3)CH,CH,
B-258 CH,CH(CHs)2 H 0 N(CH3)CH.CH.CH3
B-259 CH.CH(CHa), H s) N(CHa)CH(CHa),
B-260 CH,CH(CHa). H o) N(CHa)CHCHCH,CH,
B-261 CH,CH(CH;), H 4) N(CH,CHs),

B-262 CH,CH(CHs); H 5) N(CHzCH3)CH,CH,CH3
B-263 CH,CH(CHa), H- 0 N(CHa)CH(CH3).
B-264 CH,CH(CH.)2 H 0 N({CH3)CH,CH,CH,CHs
B-265 .CHzCH(CHs), - H o) N(CH.CH.CH3),
B-266 CH,CH(CHa). H 0 N(CH.CH,CH3)CH(CHs).
B-267 CHZCH(CHs). H 0 N(CH,CH,CH3)CH,CH,CH2CH3
B-268 CH.CH(CHjs), H 0 N(CH;CH;CH,CHs),
B-269 CH,CH(CHs), H s) N(-CHzCH,OCH,CH_-)
B-270 CH,CH(CHa): H o N(-CH.CHN[CH3]CH,CH2-)
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Los oc-)mpuestos I s-on apropiaclos como fungicidas. Se destacan por ser excelente-
mente efectivos contra un amplio espectro de hongos fitopatégenos, especialmente,
de Ié clase de los ascomicetos, deuteromicetos, oomicetos y basidiomicetos. En parte
son sistémicamente activos y pueden ser usados en la proteccion de plantas como

desinfectantes, fungicidas foliares y del suelo.

Ademas, la invencion se refiere al uso farmacéutico de los compuestos segun la in-
vencion de la férmula | y/o de las sales farmacéuticamente aceptables, especialmente

a su uso para el tratamiento de tumores en mamiferos, como por ejemplo, el hombre. .

Son especialmente imponante':s para combatir maltiples hongos en diferentes plantas
de cultivo, tales como trigo, centeno, cebada, avena, arroz, maiz, pasto, platanos, al-
godon, soya, café, cana de aziicar, vid, frutas y plantas de adomno y legumbres, tales

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

Son especialmente apropiados para combatir las siguientes enfermedades de plantas:
o especies de Alfernaria en legumbres, colza, remolachas azucareras, frutas y arroz,
o especies de Aphanomyces en rernc;lachas azucaréras y legumbres,

o especies de Bipolaris y Drechslera en maiz, cereales, a-rroz y césped,

o Blumeria graminis (oidio) en cereales,

o Bolnytis cinerea (moho. gris) en fresas, legumbres, flores y vifia,

« Bremia lactucae en lechuga,

= especies de Cercospora en maiz, sojy, arroz y remolachas azucareras,

s especies de Cochliobolus en maiz, cereales, arroz, (p.sj. Cochliobolus sativus en

cereales, Cochliobolus miyabeanus en arroz),

\r2
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o especies de Coiletotrfcum €n soja y algodén

o especies de Drechslera en cereales y maiz,

o especies de Exserohilum en maiz,

o Erysiphe cichoracearum y Sphaerotheca fuliginea en cucurbitaceas,

o especies de Fusarium y Verticillium en diferentes plantas,

o Gaeumanomyces graminis en cereales,

e especies de Gipbereﬂa- en cereales y arroz (p.ej. Gibberella fujikuroi en arroz),

o Grainstaining complex en arroz,

o especies de Helminthosporitum en maiz y arroz,

o Michrodochium nivale en cereales,

o especies de Mycosphaerells en cereales, patanos y mani,

o Phakopsara pachyrhizi y Phakopsara meibomiae en soja,

o especies de Phomopsis en soja y girasoles,

o Phytophthora infestans en papas y tomates,

o Plasmopara viticola en vifia,

o Podosphaera leucotricha en manzanas,

o Pseudocercosporella herpotrichoides en cereales,

e especies de Pseudoperonospora en lupulo y cucufbitéoeas,

e especies de Puccinia en cereales y malz,

o especies de Pyrenophora en cereales,

o Pyricularia oryzae , Corticium sasakii, Sarocladium oryzae, S.attenuatum, Entya;o-
ma oryzaé en arroz, _ |

e Pyricularia grisea en césped y cereales

o Pythium spp. en césped, arroz, maiz, algodén, colza, girasoles, remolachas azuca-

reras, legumbres y otras plantas,
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.

o es_pecies de Rh;'zoctonia en algodbn, arroz, papas, césped, maiz, colza, papas,
remolachas azucareras, legumbres y otras plantas,

o especies de Sclerotinia en colza y girasoles,

o Seploria tritici y Stagonospora nodorum en trigo,

o Erysiphe (syn. Uncinula) necator en viiia,

o especies de Setospaeria en maiz y césped,

o Sphacelotheca reilinia en maiz,

o especies de Thievaliopsis en soja y algodén,

o especies de Tilletia en cereales, .

o especies de Ustilago en cercales, malz y remolachas azucareras y

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

Los compuestos | son apropiados, ademas, para combatir hongos nocivos, tales como

Paacilomyces variotii en la proteccion de materiales (p.ej. madera, papel, dispersiones

de pintura, fibras o bien tejidos) y en la proteccién de productos almacenados.

Los compuestos | se aplican, tratando los hongos o las plantas, semillas, materiales o
el suelo a proteger frente a una infeccion fungosa con una cantidad activa fungicida de
los ingredientes activos. La aplicacion puede efectuarse antes o después de la infec-
cion de los materiales, plantas o semillas por los hongos.

Generalmente, los productos furigicidas contienen de entre 0,1 y 85, preferentemente,

0,5 y 90% en peso de ingrediente activo.



10

15

20

PF 55874

Cuando se usan en la proteccion de plantas, las cantidades de aplicacion varian de

0.01 a 2,0 kg de ingrediente activo por ha, dependiendo del tipo de efecto deseado.

En el tratamiento de las semillas, por ejemplo, espolvoreo, recubrimiento o regado de
las semillas, se suelen aplicar cantidades en ingrediente activo de 1 a 1000 g/100 kg

de semillas, preferentemente, 1 a 200 g/100 kg, especialmente, 5 a 100 g/100 kg.

En la proteccion de materiales © de productos almacenados, la cantidad de aplicacién
de ingrediente activo depende de la naturaleza de la aplicacion y del efecto deseado. .
Las cantidades de aplicacion generalmente usados para la proteccion de materiales
varfan, por ejemplo, de 0,001 g a 2 kg, preferentemente, 0,005 g a 1 kg de ingrediente

activo por metro cibico del material tratado.

Los compuestos de la fébrmula | pueden estar presentes en diferentes modificaciones

cristalinas, que también son objeto de la presente invencion .

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

da una dispersion fina y uniforme del compuesto segin la invencién.

Las formulaciones para el tratamiento de semillas pueden contener adicionalmente

aglutinantes y/o gelificantes y, opcionalmente, colorantes .

\ XS

]
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Los aélutinantes se-agregar'm para aumentar la adhesion de los ingredientes activos
sobre las semillas después del. Aglutinantes apropiados son, por ejemplo, tensdacti-
vos de copolimerizados de blogues de 6xido de etileno/6xido de propileno, pero tam-
bién alcoholes polivinilicos polivinilpirrolidonas, poliacrilatos polimetacrilatos, polibute-
nos, poliisobutilenos, poliestirenos, polietilenaminas, polietiienamidas, polietileniminas
(Lupasol®, Polymin®), poliéteres, poliuretanos, acetatos de polivinilo, tilosa y copoli-
meras de estos polimeros. Un agente gelificante apropiado es, por ejemplo carragaen

(Satiagel®).

Las formulaciones se preparan de manera conocida, por ejemplo, diluyendo el princi-

pio activo con disolventes y/o soportes, en caso de desearlo, usando emulsionantes y

dispersantes. Como disolventes/sustancias auxiliares son apropiados, substancialmen-

te, para este fin: |

- agua, disolventes aromaticos (p.ej. productos Solvesso, xileno), parafinas (p.ej.
fracciones de petréleo), alcoholes (p.ej. metanol, butanol, pentanol, alcohol bencili-
co), cetonas {p.ei. ciclohexanona, gama-butirolactona), pirrolidonas (NMP, NOP),
acetatos (diacetato de gliccl), glicoles, amidas de acido dimetilgraso, acidos grados

y ésteres grasos. Basicamente, se pueden usar también mezclas de disolventes,

- sustancias soporte, tales como polvos de piedras naturales (p.ej. caolines, arcillas,
talco, tiza) y polvos de piedra sintéticos (p.ej. acido silicico aitamente disperso, sﬁi-
catos); emulsionantes, tales como emulsionantes no iondgenos y aniénicos (p.ej.
éteras de polioxietileno-alcohol graso, sulfonatos de alquilo y sulfonatas de arilo) y

dispersantes, tales como lejias residuales sulfiticas y metilcelulosa.
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Tensoactivos aprop-iados son las sales de metal alcaling, alcalinotérreo y de amonio
del acido ligninosulfénico, acido naftalinsuli:énico. acido fenolsulfénico, acido dibutilnaf-
talinsulfonico, sulfonatos de alquilarilo, sulfatos de alquilo, sulfonato de alquilo, sulfatos
de alcohol graso, acidos grasos y glicoléteres de alcohol graso sulfatados, ademas,
condensados de naftalina sulfonada y derivados de naftalina con formaldehido, con-
densados de naftalina ¢ de acido naftalinsulfénico con fenol y formaldehido, éter octil-
fenilico de polioxietileno, isooctilfenol etoxilado, octilfencl, nonilfenol, alquilfenil potigli-
col eteres, tributilfenii-poliglicol éter, triestearilfenil-poliglicol éter, poliéter alcoholes de
alquilarilo, condensados de alcohol y de alcohol graso/Oxido de etileno, aceite de ricino
etoxilado, éteres alquilicos de polioxietileno, polioxipropileno etoxilado, alcohol laurilico
de poliglicoléter acetal, ésteres de sorbitol, lejias residuales lignino-sulfiticas y metilce-
lulosa.

Sustancias apropiadas para la preparacion de soluciones, emuisiones, pastas o dis-
persiones de aceite directamente pulverizables son: fracciones de aceite mineral de
punto de ebullicibn mediano hasta elevado, como p.ej. keroseno o aceite diesel, ade-
mas, aceites de alquitran de carboén, y aceites de origen vegetal o animal, hidrocarbu-
ros alifaticos, ciclicos y aromaticos, por ejemplo, tolueho. xileno, parafina, tetrahidro-
naftalina, naftalinas alquiladas y sus derivados, metanol, etanol, propanol, butanal,
ciclohexanol, ciclohexanona, isoforona, disolventes fuertemente polares, por ejemplo,

sulféxido de dimetilo, N-metilpirrolidona y agua.

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

liendo conjuntamente las sustancias activas con un soporte sélido.
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Los g?anulados (p.e;j. granulados recubiertos, impregnados o homogéneos) se pueden
preparar uniendo el ingrediente active con un soporte sélido. hexilos de cargas solidas
son: tierras minerales, tales comao silicagel, acidos silicicos, geles silicicos, silicatos,
talco, caolin, caliza, cal, bol, Ioess; arcilla, dolomita, tierra de diatomeas, sulfato de
calcio y sulfato de magnesio, dxido de magnesio, plasticos molidos, asi como abonos,
tales como sulfato de amonio, fosfato de amonio, nitrato de amonio, ureas y productos
vegetales, tales como harina de cereales, polvos de corteza, de madera y de cascaras

de nueces, polvos de celulosa u otros soportes sélidos.

Generalmente, las formulaciones contienen entre 0,01 y 95% en peso, preferentemen-
te, entre 0,1 y 90% en peso del principio activo. Los principios activos se usan en yna

pureza de 90% a 100%, preferentemente, de 95% a 100% (segun espectro de NMR).

Para el tratamiento de semillas, las correspondientes formulaciones dos hasta diez
veces diluidas dan concentraciones en ingrediente active de 0,01 a 60% en peso, pre-
ferentemente, 0,1 a 40% en peso, en las formulaciones listas para el uso.

]

Ejemplos de formulaciones son: 1. Productos para la dilucion con agua

A) Concentrados solubles en agua (SL, LS)

10 partes en peso de un compuesto segln la invencion son disueltos con 90 partés‘ en
peso de agué o un disolvente s;olul_)le en agua. Alternativamente, se agregan humec-
tantes u otros auxiliares. En la dilucon con agua se disuelve el ingrediente activo. De
este modo se obtiene una formulacion que contiene 10 % en peso de ingrediente acti-

VO.
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B) i Concentradt;s dispersables (DC)

20 partes en peso de un compuesto segun la invencién se disuelven en 70 partes en

peso de ciclohexanona, adicionando 10 partes en peso de un dispersante, por ejem-

plo, polivinilpirrolidona. Cuandc se diluye con agua se obtiene una dispersion. El con-

tenido en ingrediente activo asciende a 20 % en peso

C Concentrados emulsionables (EC)

15 partes en peso de un compuesto segun la invencién se disuelven en 75 partes en
peso de xileno adicionando dodecilbencenosulfonato de Ca y etoxilato de aceite de .
ricino (cada vez 5 partes en peso). Cuando se diluye con agua se gbtiene una emul-
si6n. La formulacién contiene 15 % en peso de ingrediente activo.

E) Emulsiones (EW, EO, ES)

25 partes en peso de un compuesto seguln la invencion se disuelven en 35 partes en
peso de xileno adicionando dodecilbencen?sulfonato' de y etoxilato de aceite de ricino
(S partes en peso, respectivamente). Esta mezcla se introduce mediante una maquina
emulsionadora (p.ej. Ultraturax) en 30 partes en peso de agua y se transforman en una
emulsién estable. Cuando se diluye con agua se obtiene una emulsion. la formulacion

contiene 25 % en peso de ingrediente activo.

E Suspensiones (SC, OD, FS)

20 partes en-peso de un cornpuest-o segun la invencion se sesmenzan tras adicion de
10 partes en peso de dispersante y humectante y 70 partes en peso de agua © un di-
solvente organico en un molino de agitador de bola, obteniéndose una suspension de

ingrediente activo. Cuando se diluye con agua se obtiene una suspensién estable del
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ingreciiente activo. El contenido en ingrediente activo en la formulacién asciende a 20

% en peso .

F Granulados dispersables en agua y granulados solubles en agua (WG, SG)

50 partes en peso de un compuesto segun la invencidn se muen finamente tras adi-
cion de 50 partes en peso de dispersante y humectante y se transforman, valiéndose
de aparatos técnicos (extrusionadora, torre de pulverizacion, lecho fluidizado), en gra-
nulados als dispersables o solubles en agua. Cuando se diluye con agua se obtiene
una dispersion estable o una solucién estable del ingrediente activo. La formulacién |

contiene 50 % en peso de ingrediente activo.

G Polvos dispersables y solubles en agua (WP, SP, SS, WS)

75 partes en peso de un compuesto segun la invencibn se muelen tras adicibn de 25
partes en peso de dispersante y humectante y gel de acido silicico en un olino de ro-
tor-estator. Cuando se diluye con agua se obtiene una dispersion estale o una solucion

estable del ingrediente activo. El contenido en ingrediente activo de la formulacion

asciende a 75 % en peso.

H Formulaciones de gel

En un molino de bolas se muelen 20 partes en peso de un compuesto segtn la inven-
cibn, 10 partes en peso de dispersante, parte en peso de gelificante y 70 partes en-
peso de agu;el o un disolvente organico en una suspension fina. Cuando se diluye con

agua se obtiene una suspension estable con 20 % en peso de ingrediente activo.

ng
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2.~ Productos para la aplicacién directa

[ Polvos (DP, DS)

5 partes en peso de un compuesto segln la invencion se muelen finamente y se mez-
clan intimamente con 95 partes en peso de caolin finamente particulado. Se gbtiene

un agente de espolvoreo con 5 % en peso de ingrediente activo.

J Granulados (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes en peso de un compuesto segin la invencién se muelen finamente y se
reunen con 99,5 partes en peso de sustancia soporte, Procedimientos habituales para,
este fin son extrusion, secaqo por pulverizacién o lecho fluidizado. Se obtiene un gra-
nulado para la aplicacion direcla con 0,5 % en peso de ingrediente activo.

K Soluciones de volumen ultabajo (UL)

10 partes en peso de un compuesto segin la invencién se disuelven en 80 partes en
peso de un disolvente organico, por ejemplo, xileno. De este modo se obtiene un pro-

ducto para la aplicacién directa con 10 % en peso de ingrediente activo.

Generalmente, se usan para el tratamiento de semillas concentrados solubles en agua
({LS), suspensiones (FS), polvos (DS), polvos dispersables en agua y polveos solubles
en agua (WS, S8), emulsit;nes (ES), concentrados emulsionables (EC) y formulacio-
nes de gel (GF). Estas formulaciones se pueden aplicar sobre las semilia en forma -no
diluida o, pre;ferentemente. en fom-ma diluida. La aplicacién se puede efectuar antes de

la siembra.
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Preferentemente, se usan formulaciones FS para el tratamiento de semillas. General-
mente, estas formulaciones contienen 1 a 800 g/l de ingrediente activo, 1 a 200 g/l de
tensoactivo, 0 a 200 g/l de anticongelante, 0 a 400 g/l de aglutinante, 0 a 200 g/l de

colorantes y disclvente, preferentemente, agua.

Los principios activos pueden ser usados como tales, en forma de sus formulaciones ¢
las formas de aplicacién preparadas a partir de las mismas, por ejemplo, como solu-
ciones, polvos, suspensiones o dispersiones, emulsiones, dispersiones de aceite direc-
tamente pulverizables, pastas, polvos pulverizables, agente de rociado o de regado. _
Las formas de aplicacién dependen énteramente del fin de aplicacién, pero en todo

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

Las formas de aplicacion acuosas pueden ser preparadas a partir de concentrados de
emulsién, pastas o polvos humectables {polvos pulverizables, dispersiones de aceite)
adicionando aqua. Para preparar emulsiones, pastas o dispersiones de aceite se pue-
den homogeneizar las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente en
agua con la ayuda de un humectante, agente adheren'te. dispersante 0 emulsionante.
Altemativamente, se pueden preparar concentrados co.mpuestos de la sustancia acti-

va, humectante, adherente, dispersante 0 emulsionante, en caso dado, disclvente 0

aceite, y tales concentrados son apropiados para ser diluidos con agua.

Las concentraciones en principio activo en las preparaciones listas para el uso pueden
variar ampliamente. En general, varian de entre 0,0001 y 10%, preferentemente, de

entre 0,01y 1%.
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Los pFincipios activos también pueden ser usado con éxito en el procedimiento de vo-
lumen ultrabajo (ULV), pudiéndose aplicar formulaciones con mas del 95% en peso de

ingrediente activo, o aln el ingrediente activo sin aditivos.

A los principios activos se pueden adicionar varios tipos de aceite, humectantes, adyu-
vantes, herbicidas, fungicidas, u otros pesticidas o bactericidas a los ingredientes acti-
vos, en caso dado, recién antes de la aplicacién (mezcla de tanque). Estos agentes
pueden ser mezclados con los agentes segln la invencién en una relacion ponderal de

1:10 hasta 10:1.

Cuando se usan como fungicidas, los fungicidas de la invencion pueden estar presen-
tes también junto con otros ingredientes activos, por ejemplo, con herbicidas, insectici-
das, reguladores del crecimiento, fungicidas u otros fertilizantes. Cuando se mezclan
los compuestos | o las composiciones seqgun la invencion como fungicidas con otros
fungicidas, entonces se alcanza, frecuentemente, ampliar el espectro de acciono se

puede evitar el desarrollo de resistencias. En numerosas casas se alcanzan efectos

sinergéticos

La siguiente lista de fungicidas con los que se pueden mezciar los compuestos segun
la invencion sirve para ilustrar las combinaciones posibles, pero no debe entenderse

como limitativa:

o acilalaninas, tales como benalaxilo, metalaxilo, ofurace, oxadixilo,
¢ derivados de amina, tales como aldimorf, dodine, dodemorf, fenpropimorf, fenpro-

pidina, guazatina, iminoctadina, espiroxamina, tridemorf,

\%D

|
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aﬁilinopirimidina—s. tales como pirimetanilo, mepanipirima o ciprodinilg,

antibidticos, tales como cicloh2ximida, griseofulvina, kasugamicina, natamicina,
polioxina o estreptomicina, .
azoles, tales como bitertanol, bromoconazol, ciproconazol, difenoconazol, dinitro-
conazol, enilconazol, epoxiconazol, fenbuconazol, fluquiconazol, flusilazol, flutria-
fol, hexaconazol, imazalilo, metconazol, miclobutanilg, penconazol, propiconazol,
procloraz, protioconazol, tebuconazol, triadimefona, triadimenol, triflumizol, tritico-
nazol,

dicarboximidas, tales como iprodiona, miclozolina, procimidona, vinclozolina,
ditiocarbamatos, tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram,
propineb, policarbamato, tiram,ziram, zineb,

compuestos heterociclicos, tales como anilacina, benomilo, boscalida, carbenda-
zima, carboxina, oxicarboxima, ciazofamida, dazomet, ditianona, famoxadona, fe-
namidona, fenarimol, fuberidazol, flutolanilo, furametpir, isoprotiolano, mepronilo,
nuarimol, pentiopirad, probenazal, pirifenox, proquinazida, piroquilona, quinoxifeno,
siltiofam, tiabendazol, tifluzamida, tiofanata-metilo, tiadinilo, triciclazol, triforina, (4'-
bromo-bifenil-2-il)-amida de acido 4-difluorometil-2-metil-tiazol-5-carboxilico, (4'-
trifluorometil-bifenil-2-il)-amida de acido 4-diﬂuororhetil-Z—metiI-tiazol-5-carboxilico.
(4'-cloro-3'-fluoro-bifenil-2-il)-amida de acido 4-difluorometit-2-metil-tiazol-5-
carboxilico, (3',4'-dicloro-4-fluoro-bifenil-2-il)-amida de éci-do 3-difluorometil-1-metil-
pirazol-4-carboxilico, (2-ciano-fenil)-amida de acido 3,4-dicloro-isotiazol-5- -
carboxilico, 5—cloro-7—(4—metil-;;iperidin-1 -il)-67(2,4.6—trifluoro-fenil)-[1 ,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidina, 2-butoxi-6-iodo-3-propil-cromen-4-ona, dimetilamida de 4ci-

do 3-{3-bromo-6-fluoro-2-metil-indol-1-sulfonit)-{1,2,4}triazoi-1-sulfénico,
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fungicidas de cobre, tales come caldo de Burdeos, acetato de cobre, oxicloruro de
cobre, sulfato de cobre basico,

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

fenilpirroles, tales como fenpiclonilo o fludioxonilo,

azufre,

otros fungicidas, tales como acibenzolar-S-metilo, bentiavalicarb, carpropamida,
clorotalonilo, ciflufenamida, cimoxanilo, dazomet, diclomezina, diclocimet, dietofen-
carb, edifenfos, etaboxam, fenhexamida, fentina-acetato, fenoxanilo, ferimzona,
fluazinam, fosetilo, fosetilo-aluminio, acido fosforoso y sus sales, iprovalicarb,
hexaclorobenceno, mandipropamida, metrafenona, pencicurona, propamocarb,
ftalida, toloclofos-metilo, quintozeno, zoxamida, N-(2-(;1—[3-(4-cloro-fenil)-prop-2-
iniloxi]-3-métoxi-feni])—etil)-2-metansulfoniIamino-3-metil-butiramida. N-(2-(4-{3-(4-
cloro-fenil)-prop-2-ini|oxi]-3-metoxi-fenil)-etit)-z-etanosuIfonilamino-3-metii-
butiramida, 3-[5-(4-cloro-fenil)-z., 3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina, 3-(4-cloro-fenil)-
3-(2-isopropoxicarbonilamino-3-metil-butirilamino)-propionato de metilo, N-(1-(1-{4-
cianofenil)etan-sulfonil}-but-2-il) carbamato de 4-flugrofenilo,

estrobilurinas, tales como azoxistrobina, dimoxistrobina, enestroburina, fluoxastro-
bina, kresoxim-metilo, metominostrobina, orisastrobina, picoxistrobina, piraclostro-
bina o trifloxistrobina, —

derivados de acido sulfénico, tales como captafol, captan, diclofluanida, folpet, tolil-
fluanida,

amidas de &cido cinamico y anilogos, tales como dimetomorf, flumetover o flumorf.
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Ejemﬁlos de slntesi-s.

Las prescripciones indicadas en los siguientes ejemplos de sintesis se pueden usar,
variando en forma correspondiente los compuestos de partida, para la generacién de
otros compuestos I. Los compuestos asi abtenidos se indican en las siguientes Tablas

con sus datos fisicos.

Ejemplo 1 ~ Preparacion de 2-[5-cloro-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-[1 .2,4]triazolo[i o
a)pirimidin-7-ilamino]-butan-1-ol '
Una solucién de 500 mg (1,57 mmoles) de 5,7-dicloro-6-(2,4,6-trifluor-fenil)-[1,2,4}tri-
azolo[1,5-a]pirimidina en 4 ml de diclorometano se mezcld con 1,57 mmoles de trieti-
lamina y 1,57 mmoles_de 2-amino-butan-1-ol, luego se agitd la mezcla a 20 hasta 25°C
durante aprox. 15 horas. Entonces se extrajo la solucioén con 0,5m de HC! y solucién af
5% de NaCl. Las fases organicas se secaron y se libraron del disolvente, Quedaron

535 mg del compuesto indicado en el titulo como cristales de color amarillo claro del

p.f. 76-77°C.

'H-NMR (CDCl,; & in ppm): 8,2 (1H, s); 6,85 (2H, q); 6-.7 (1H, ancho, NH); 3,85 (1H, s,

ancho); 3,7 (2H, q); 3,5(1H, s, ancho); 1,65 (1H, m); 1,55 (1H, m); 0,8 (3H, 1).
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Ejem;-nlo 2 - Preparacion de acetato de 2-[5-cloro-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-

[1.2.4)triazolof1,5-a]pirimidin-7-ilamino)-butilo

Una solucion de 50 mg (0,13 mmol) de 2-{5-cloro-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-[1,2,4]tri-
azolo[1,5-a]pirimidin-7-ilamino]-butan-1-ot (ver Ej. 1) en 2ml de diclorometano se mezc-
I6 con 0,13 mmol, respectivamente, de trietilamina, anhldrido de acido acético y 4-N,N-
dimetitaminopiridina. La solucién se agitd a 20 hasta 25°C durante aprox. 5 horas.
Entonces se extrajo la solucién con HCI 0,5m y solucion al 5% de NaCl. Las fases or-
ganicas se secaron y se libraron el disolvente. Quedaron 36 mg del compuesto indi- .
cado en el titulo como cristales di color amarillo claro del p.f. 3942,

'H-NMR (CRCls; & in ppm): 8,4 (1H, s);'6,9 (2H, t); 6,4 (1H, ancho, NH); 4,05 (2H, d);

3,7 (1H, ancho); 2,0 (3H, s); 1,55 (2H, m); 0,85 (3H, t). -

Ejemplo 3 — Preparacion de {5-cloro-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-{1,2,4]triazolo[1,5-

a]pirimidin-7-il)-(1-etoximetil-propil)}-amina

Una soluciéon de 20 mg (0,05 mmel) de 2-[5-cloro-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-[1,2,4]tri-
azolof1 .5-a]pirimidin-7-iIaminol-butan-1-ol (ver Ej. 1) e-n 1ml de acetona se mezclé con
0,05 mmol de carbonato de cesic y 0,06 mmol de yodoetano, luego se agité la
suspension por dos horas a 50°C. Después de haber agregado 5ml de diclorometano
se extrajo con 0,5m de HCI y solucién al 5% de NaCl. Las fases organicas se sew@n
y 56 Iibrar,on.del disolvente. Quecla;ron 9 mg del compuesto indicado en el titulo como
aceite incoloro.

'"H-NMR (CDCly; & in ppm): 8,35 (1H, s); 6,85 (2H, m); 6,6 (1H, ancho, NH); 3,5 {1H,

ancho); 3,45 (2H, q); 3,4 (2H, d); 1,65 (1H, m); 1,5 (1H, m); 1,1 (3H, t); 0,75 (3H, t).

|
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Los tiempos de rete-ncién de HPLC (temperatura ambiente) indicadas en las siguien-

tes Tablas se determinaron usando la columna de RP-18 Chromolith Speed ROD (Cia.
Merck KgaA, Alemania) con el eluyente + 0,1% de Acido trifluoroacético (TFA) / agua +
0,1% TFA en un gradiente de 5:95 a 95:5 en 5 min a 40°C. La espectrometria de masa

se realiz6 bajo ionizacion de electospray cuadripolar, 80 V (modo paositivo).



Compuestos de la formula 1.1:

Z-Y-CR'R*-CR’R*-NR'

I”Xﬁ

O - |
N’LN’ X
Tabla |
Datos fisicos HPLC
(T.amb. [min]; MS
No. | R' R? R R* R® Y z X Lm [miz]);
pf. [°C]; 'H-NMR
k [5 ppm]
-1 H CH.CH; H H H o) CHa Cl 2,4,6-F; 3,35 min, [386 M+H[
-2 H CH:CH; H H H [9) CH,CH3 Cl 2,4,6-F; 3.60 min; [400 M+HJ"
-3 H CH,3 H H H [o) CH,CH, Cl 2,4,6-F, 3.38 min; [385 M+H[*
-4 H CH; H H H ) . C(CHa)s [¢] 2.4,6-F4 3.85 min; [413 M+HT®
5 H CH, H H H [o) CH,CH(CH,), Cl 2,4,6-F, 3.90 min; (413 M+H]*
16 H CH; H H H ) CH.CH;CH, [¢] 2,4,6-F; 3.65 min; [399 M+H]
-7 | CHs CH,CH; H H H ) CHa [¢] 2,4,6-F5 3.36 min; [385 M+H]*
-8 H CH,CH, H H H [¢) CH,CH; Cl 2-Cl6-F 3.56 min; {398 M+HJ"
19 H CH:CH; H H H [¢) CH.CH; [¢] 2-Cl,4-OCH; | 3.54 min; [410 M+H]"
10 [ H CH(CH;), H H H [¢) H Cl 2.4.6-F, 2.95 min; [385 M+H]"
M1 [ H CHs H CH; H [e) H cl 2.4.6-F» 2.79 min; [371 M+H]"
12 | H CeHs H H H [o) H Cl 2,4,6-F4 3.06 min; [419 M+H]"

08
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Datos fisicos HPLC
(T.amb. {min]; MS

No. | R' R? R’ R* R | Y z X Lm imiz));
p.f. [°CJ; 'H-NMR
_ 15 ppm]
3 | H CHs H A H |0 A cl 2.46F, | 2.56 min; [357 M*H]'
3

4 | H | c(CHys H H H | o H cl 2.4,6-Fs C‘Rz:: 6‘_’:‘ 6‘;‘:'(’?9‘ S
5 | H | CHCH; H A H |0 H c 2.4.6F, | 2.81 min; [371 MHH]
6| H | CHs H | G | CH; | O H o] 24.6F; | 3.01 min; [385 M+H]"
7 | H | CHCHs H i H |0 C{OYCH; o] 24.6Fs | 3.13 min (413 NHT
18 | H | CHCH, H i H | 0] C(O)CHCHs ci 2.4,6F, | 3.35 min; (427 MAH]'
18 | H | CH.CHs H H H [ 0| COCHCH), | C 2.4.6F; | 3.55 min; (@441 M+HT'
20 | H | CH(CHy): | R A H |0 CO)CH; o] 246F, | 3.20 min, [427 N*HT
21 | H | CHCH). | H H H | 0| C(OCHCH, o] 246F, | 3.50 min; [441 N*HT
22 | H | CH(CH). | H H H | 0| CO)CHCH), | © 246F, | 369 min; (455 N*HT
23 | H CHs H [ Ch | H | O C(O)CH; < 24.6F; | 3.15 min; [413 WPHI'
24 | H CHa H [ CH, | H [ O] C(OXCH:CHs ci 2.4.6F, | 3.38 min; (427 M*HT
25 | H CHs H [ CHs | H | O | COCHCH) | C 24.6F; _ | 3.60 min; {441 M*HT"
26 | H Cols H A H [0 CO)CHs o] 2.4.6Fs | 3.37 min; [461 M*HT
27 | H Cerls A A H [ O] C(O)CHCHs o] 2.4,6F, | 3.57 min; [475 M*FT
28 [ H CeHls H H H [ O] CO)CHCH) | Ci 2.46F, | 3.75 min; [489 M+H]'
29 [ H CH, H H H o C(O)CH; ci 2.46F, | 2.95 min; [399 M*HT'

18
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Datos fisicos HPLC
(T.amb. [min); MS
No. | R' R? R? R* R® Y z X Lm [m/z]);,
p.f. [°C]; 'H-NMR
{5 ppm]

130 | H CHs H H H 0 C(O)CH,CH, Cl 2,4,6-F; 3.18 min; [413 M+H]"
31 | H CHs H H H [¢) C(O)CH{(CH;), Cl 2,4,6-F5 3.38 min; (427 M+H]"
32 | H CHs H CeoHs H [¢) H Ci 2,4,6-F, 3.29 min; [433 M+H]"
Il33 | H | CH.CH.CH, H H H [¢) H Cl 2,4,6-F; 164-167°C
134 | H | CH,CH.CH, H H H (o) C(O)CHs ] 2,4,6-F; 3.34 min; [427 M+H]"
135 | H | CH,CH,CH; H H H o) C(O)CH.CHs [«] 2,4,6-F, 3.54 min; {441 M+H]"
136 | H | CH,CH,CH, H H H o) C(O)CH(CH3), (o] 2,4,6-F, 3.72 min; [455 M+H]"
1,37 | H | CH;CH.CH,3 H H H [0) H Cl 2-Cl1,6-OCH, 72-74°C
138 | H CH(CHs), H “H H [¢) H cl 2-Cl1,6-OCHs 78-81°C
39 | H CHs H CH, H [¢) H Cl 2-Cl,6-OCHjy’ 70-73°C
40 | H CHs H CH; [ CHs | O H Cl | 2-CI,6-OCH; | 3.03 min; [395 M+H]"
41 | H CH, H H H o) H Cl 2-CI,6-OCH; | 2.67 min; [367 M+H]"
142 | H CH,CH, H H H [¢) H Cl 2-Cl,6-OCH, | 2.83 min; [381 M+H]'
143 | H | CH;CH,CH,3 H H H o) H Cl 2-Cl.6-F 2.99 min; [383 M+H]
44 | H CH(CH;), H H H [0) H [¢] 2-CI,6-F 3:00 min; {383 M+H]"
45 | H CH, H CH;, H [¢) H cl 2-Cl,6-F 2.78 min; [369 M+H]+
46 | H CH,3 H CH; [ CH; | O H Cl 2-Cl,6-F 67-69°C
47 | H CH, H H H [o) H Cl 2-CI,6-F 76-79°C

z8
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Datos fisicos HPLC
! (T.amb. [min]; MS
No. | R' R R R* R | Y z X Lm [miz);,
p.f. [°C]; 'H-NMR
[Bppm]

1-48 H CH,CHs3 H H H (o] H Cl 2-Cl,6-F 80-82°C
1-49 H CH, H H H S CH,CH,CHj, Cl 2,46-F3 3.72 min; [416 M+H]"
1-50 H CH,CH3 H H H 8 CH.CH; Cl 2,4 6-F4 3.67 min; [416 M+H]'
1-51 H CH, H CHj CHs (o] - C{O)CH4 Cl 2,4,6-F3 3.45 min; [427 M+H]"™
1-52 H CH; H CHj CHs3 [e] C{O)CH.CH; Cl 2,4 6-F4 3.70 min; (441 M+H]
1-53 H’ CH, H CH, CH; [} C(O)CH(CH,): Cl 246-F; 3.92 min; [455 M+H]'
1-54 H CH, H H H [e) C(O)CHCICH, Cl 2,4,6-Fy 3.35 min; [447 M+H]"
1-65 H CH(CH,)2 H H H [e] C(O)CHCICH, Cl 2,4,6-F3 3.65 min; [475 M+H]"
1-56 H CH(CH3), H H H o] C(O)CHF, Cl 2,4,6-Fy 3.48 min; [463 M+H]"
I1-57 H CH(CHs)2 H H H O | C(O)CH.CH(CHa)2 Cl 2,4,6-F3 3.88 min; {469 M+H]"
158 | H CH(CH,); H H H | O | C(O)C(=CH;)CHs | Cl 2,4,6-F; 3.67 min; [453 M+H]"
1-69 H CHs H H H O | C(O)CH,CH(CH3)2 Cl 2,4 6-F, 3.58 min; [441 M+H]'
1-60 H CH, H H H O | C(O)C(=CH,)CHs Cl 2,4,6-F4 3.35 min; [425 M+H])"
1-61 H CH, H CH,3 CH,3 [¢] C(O)CHCICH, Cl 2,4.6-Fy 3.74 min; [475 M+H]
1-62 H CHs; H CH, CH; | O C(O)CHF; Cl 2,4,6-Fy 3.48 min; [463 M+H]’
1-63 H CH, H CH, CH; | O | C(O)CH,CH(CHa). Cl 2,4,6-F5 4.06 min; [469 M+H]’
1-64 H CH,; H CH, CH; | O | C(O)C(=CH,)CH, Cl 2,4,6-F4 3.85 min; [453 M+H]*
1-65 H C(CHgs)s H H H [o] C(O)CHs Cl 2,46-F; 3.51 min; [441 M+H]'
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Datos fisicos HPLC
' (T.amb. [min]; MS
No. | R R? R R R | Y 4 X Lm [miz));,
p.f. [°C]; 'H-NMR
) [5 ppm]

166 | H C(CH3)s H H H 6] C(O)CH.CH, cl 2,4,6-F5 3.72 min; [455 M+H]
67 | H C(CHa)s H H H [¢) C(O)CH(CHy), Cl 2,4,6-Fs 3.90 min; {469 M+H]"
68 | H C(CHa)s H H H [0) C(O)CHCICH; Cl 2,4,6-F; 3.83 min; [490 M+H]"
169 | H C(CHa)s H H H [6) C(O)CHF, Ci 2.4.6F; 3.66 min; [477 M+H]"
70 | H C(CHz)s H H H O | C(O)CH.CH(CHs); | Ci 24.,6-F; 4.06 min; (483 M+H]"
71 | H CH(CHa), H H H (6] H Ci 2.4,6-F; 2.99 min; [385 M+H]'
72 | H CH, CH; | H H S CHCH; Cl 2,4,6-F 3.77 min; {415 M+H]"
73 [ H CHs CH; H H S CHs Cl 2.4.6-Fs 3.57 min; [401 M+H["
74 | H | CHCHCH; | H H H [¢) C(O)CH, Cl 2-C1,4-OCH; | 3.39 min; [437 M+H]"
175 | H | CH.CHCH; | H H H [¢) C(O)CH,CH, Cl 2-C1,4-OCH; | 3.60 min; [452 M+H]"
176 | H | CH,CH,CH; | H H H 0 C(O)CH(CHy), cl 2-C1,4-OCH; | 3.80 min; [466 M+H)’
77 | H CH(CHs), H H H [¢) C(O)CH;, Ci 2-C1,4-OCH; | 3.36 min; [438 M+H]"
78 | H CH(CHs), H H H O | ' C(O)CH,CHs Cl 2-C1,4-OCH; | 3.57 min; [452 M+HT"
79 | H CH(CHs), H H H [0) C(O)CH(CH,) Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.77 min; [466 M+H]"
180 | H CH, H CH;, H [¢) -C(O)CHs Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.24 min; {424 M+H]"
81 | H CHs H CH, H ] C(O)CH.CH; Ci 2-Cl,4-OCH; | 3.46 min;{438 M+H]
82 | H CH; H CH; H [¢] C(O)CH(CHs); cl 2-C1,4-OCH; | 3.65 min; [452-M+H]"
83 [ H CH, H CHs | CH; | O C(O)CHs Cl 2-C1,4-OCH; | 3.48 min; (438 M+H]®
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Datos fisicos HPLC
(T.amb. [min]; MS
No. | R R? R? R* R® Y z X L [miz));,
pf. [°C); 'H-NMR
. [5 ppm]

1-84 H CH, H CH;s CH, (o] C(O)CH,CH, Cl 2-Cl,4-OCH, 3.71 min; [452 M+H]"
1-85 H CH, H CH; | CHy | O C(O)CH(CHy). [el] 2-Cl,4-OCH3 | 3.91 min; [466 M+H]"
1-86 H CHs H H H o C(O)CHj3 Cl 2-Cl,4-OCH3 | 3.02 min; [410 M+H]"
1-87 H CH, H H H [¢] C(O)CH.CH; Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.24 min; [424 M+H]"
1-88 H CHs H H H [o] C(O)CH(CH;). Cl 2-C1,4-OCH; | 3.45 min; [438 M+H]"
1-89 H CH.CH; H H H (o] C(O)CH; Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.19 min; [424 M+HI"
1-90 H | CH,CH, H H H [¢] C(O)CH,CH, Cl 2-Cl,4-OCH; | 3.42 min; [438 M+H]"
1-91 H CH.CH; H H H o C(O)CH(CHs), Cl 2-C1,4-OCH; | 3.62 min; [452 M+H]"
1-92 H CH,CH,CHy H H H o C(O)CH; Cl 2-Cl,6-F 3.35 min; [426 M+H]’
1-93 H CH,CH,CH; H H H [o] C(O)CH;CH; Cl 2-Cl,6-F 3.56 min; [440 M+H]"
1-84 H CH,CH.CH, H H H o C(O)CH(CHs)2 [e] 2-Cl,6-F 3.76 min; [454 M+H]"
1-95 H CH(CHa)> H H H o C(O)CH; cl 2-CI,6-F 3.33 min; [426 M+H]"
1-96 H CH(CHa), H H H [¢) * C(O)CH.CH, Cl 2-Cl,6-F 3.53 min; [440 M+H]
1-97 H CH(CH,), H H H [¢} C(O)CH(CHa). Cl 2-Cl,6-F 3.73 min; [454 M+H]’
1-98 H CH,3 H CHs H [o] C(O)CH, Ci 2-Ci,6-F 3.17 min; [412 M+H]"
1-99 H CH,3 H CH, H [¢] C(O)CH.CH; Cl 2-Cl1,6-F 3.41 min; {426 M+H]"
1-100| H CH; H CH, H [¢] C(O)CH(CHs), Cl 2-Cl;6-F 3.61 min; {440 M+H]
1-101| H CH,3 CHy | CHs H (o] C(O)CH, Ci 2-Cl,6-F 3.43 min; {426 M+H]
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Datos fisicos HPLC

{T.amb. [min]; MS
No. | R' rR? R® R R Y z X Lo [miz]);,

pf. [°C]; 'H-NMR
[5 ppm]

1-102| H CH, CH; | CH; H o C(O)CH,CHj3 [¢] 2-Ci6-F 3.67 min; [440 M+HT"
1-103] H CHs CH; | CH; H [6) C(O)CH(CHs), Ci 2-CL,6-F 3.91 min; [454 M+H["
1-104] H CHs H H H (o) C(O)CH; Cl 2-CI;6-F 2.95 min; [398 M+H]"
1-105] H CH; H H H [0 C(O)CH.CH; Cl 2-CI.6-F 3.18 min; [412 M+HT"
1-106] H CH; H H H [¢) C(O)CH(CHs); Cl 2-CI.6-F 3.40 min; 426 M+HJ"
11071 H CH.CH; H H H o C(O)CH; cl 2-CI6-F 3.14 min; (412 M+H]"
1-108| H CH,CH, H H H [¢) C(O)CHCH; [¢] 2-Cl,6-F 3.36 min; [426 M+H]’
08| H CH.CH, H H H o C(O)CH(CH); Cl 2-Cl,6-F 3.57 min; {440 M+H["
1-110| H CH:CH,3 H H H [9) C(O)CHF, (o] 2.4.6F; 3.68 min; (427 M+HJ"
-111| H C(CHa)s H H H [o) H cl 2-C1,4-OCH; | 3.66 min; [409 M+H]'
1-112| H C(CHa)s H H H 0 H (o] 2-C1.6-F 3.29 min, [397 M+HJ"
1-113| H C(CHa)a H H H [ O C(O)CH,CH; ] 2-CL4-OCH; | 3.76 min, [465 M+H]"
1-114| H C(CHs)s H H H O | C(O)CH(CHy). [¢] 2-C1,4-OCH; | 3.93 min; [479 M+H]
-115| H C(CHa)s H H H 0 C(O)CH,CH;, @] 2-CI,6-F 3.71 min; [453 M+HT'
1-116| H C(CHs)s H H H o) C(O)CH(CH:), [¢] 2-CI,6-F 3.89 min; [467 M+H]"
-117| H CHs H H H o) CH,CH, [¢] 246F, | 3.37 min;[386 M+H"
-118| H CH, H H H O | C(O)C(CH3)=CH; Ci 2,46-F, 3.36 min; [425 M+H]"
-119| H CHs H CHy | CH; | O C(O)CHCICH,4 Cl 2,46-F, 3.74 min; [476 M+H]"
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Datos fisicos HPLC
. (T.amb. [min]; MS
No. [ R R? R® R* R | Y z X Lm [miz));,
p.f. [°C]; 'TH-NMR
. [5 ppm]

-120| H CH, H CHj CH; | O C(O)CHF, Cl 2,4,6-F5 3.49 min; [463 M+H]"
121 H CH, H CH, CH; | O | C(O)CH.CH(CHs). Ci 24,6-F, 4.07 min; [469 M+H]
122 H CH, H CH; CH; | O | C(O)C(CHs)=CH; Cl 2,4,6-F; 3.85 min; [453 M+H]"
123 H C(CH3)a H H H [o] C(O)CH, Cl 2,4,6-F5 3.52 min; [441 M+H]™
-124| H C(CHs)a H H H (o] C(O)CH,CHg Cl 2,4,6-F3 3.73 min; [455 M+H]*
11281 H C(CH;)s H H H [¢] C{O)CH(CH,), Cl 2,48-F, 3.21 min; [469 M+H
-126| H C(CHa)s H H H (o) C(O)CHCICH; Cl 2,4,6-F, 3.84 min; [490 M+H]"
1271 H C(CHa)a H H H [e] C(O)CHF, Cl 2,46-F, 3.67 min; [477 M+H]’
-128| H C(CHa)a H H H O | C(O)CH,CH(CHa,). Cl 2,4,6-F5 4.06 min; {483 M+H]
1128| H C(CHa)a H H H O | C{O)C(CH,)=CH. Cl 2,4,6-Fy 3.87 min; [467 M+H]"
1-130| CHj CH, H H 3-metil-isoxazolidin-5-ilo Cl 24,6-F; | 3.36 min; [426 M+H]*
-131| H CHj H H H (o] CzHs Cl 2,4,6F, 3.36 min; [385 M+H]"
11132 H | CH(CHs)C:Hs H H H [¢] C(O)CH; (o] 2,4,6-F5 3.50 min; [447 M+H]"
1-133| H | CH(CH3)C;Hs H H H (o) C(O)CHs [e]] 2,4,6-F, 3.70 min; [455 M+H]
11134 H [ CH(CH;)CHs H H H (o] C{O)CH(CH;). Cl 2,4,6-F; 3.88 min; [469 M+H]"
1-135| H | CH(CH3)C.Hs H H H [o] C(O)CHCICH; Cl 2,4,6-F; 3.81 min; [489 M+H]"
1-136| H | CH(CH3)C.Hs H H H (o] C(O)CHF, Cl 2,4,6-F; 3.64 min; {477 M+H[
1137 H | CH(CH3)CHs H H H O | C{O)CHCH(CH;), Cl 24,6-F5 4.04 min; [483 M+H]"

¥186S 4d
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Datos fisicos HPLC
(T.amb. [min); MS
No. | R' R? R’ R* R® | Y z X Lm [miz));,
pf. [°C]; 'H-NMR
. [5 ppm]

1-138] H |[CH(CHs)CHs| H H H [¢) H [¢] 2,4,6-F5 3.18 min; [399 M+H]
139 H C(CHs)s H H H [9) H OCH; 2,4,6-F; 3:08 min; [395 M+H]"
1-140] H [CH(CHs)CHs| H H H [0) H OCH;,3 2,4,6-F5 3.07 min; [395 M+H]"
I-141 H [CH(CHs;)CHs| H H H o H [¢] 2-Cl6-F 3.22 min; [398 M+H]"™
1-142] H [CH(CH3)CHs| H H H [6) H [¢] 2-Cl,4-OCH; | 3.25 min; [410 M+HJ®
-143[ H C(CHa)s H o CHa, cl 2,4,6-Fs 3.56 min; [427 M+HT"

1,4(6H); 3,4 (2H), 5,1
44| H CHy CH, H H o H ct 2,46-Fy (1H); 6,5 (1H); 6,9

. {2H); 8,35 (1H)

1-145[ H CHs CH;, H H [9) H CH; 2,4,6-F5 149-153°C
1-146] H CFs H [6) H cl 2,4,6-F, 2.85 min; [425 M+H]
-147| H C(CHa)s H H H [6) C(O)OCH; cl 2,4,6-F; 3.30 min; {457 M+H]
1-148] H C(CHa)s H H H O | ' C(O)N(CHs), ] 2,4,6-F, 3.27 min; [470 M+HJ®
1-149] H C(CHs)s H H H [0) SO,CH; cl 2,4.6-F, 3.22 min; {477 M+H]" .
I-150] H -CH,CH» H H o H cl 2,4,6-F; 205-208°C
-151] H -CH.,CH H H o H CH; 2,4,6-F; 197-200°C
-152] H C(CHa)s H H H O | C(O)O(CH.):CH; cl 2,4,6-F3 3.91 min; [499 M+H]
1-153] H C(CHa)s H H H [0) C{O)OCH,CCl, ci 2,4,6-F, 3.94 min; {574 M+H["
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Datos fisicos HPLC
(T.amb. [min]; MS

No. | R’ R? R? R R® z X Lm [miz));,
p.f. [°C]; 'H-NMR
. [5 ppm]
154 H C(CHs)s H H H C(O)O(CH,),.CH; cl 2.4,6-F; 3.72 min; [485 M+H]"
#}_ — _
11155 H | * C(CHy) H.| H H N O cl 2,4,6-F 3.23 min; {512 M+H]"*
3)3 O \ / 3 .
1-156] H C(CHs)s H H H C(O)OCH,CH, cl 2,4,6-Fy 3.54 min; [471 M+H]
#
SNV -
-157 : ({CH.,). L H e g : . .
1157 H C(CH.)s H H o/;—w ) cl 2,4,6-F, 3.70 min; [510 M+H]
1-158| H C(CHa)s H H H C(O)NIES(CH’)C’ (o] 2,4,6-F3 4.26 min; [555 M+H]"
2

# caracteriza el enlace con Y

©7RGG 4d4
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Compuestos de la férmula 1.2
Z-Y-CRPR'-CR'R*-CRER*NR'
Ner A AT e .
¢
NTINT X
Tabla Il
Datos fisicos HPLC
Nr. | R R? R | RR|R |R |FR Y z X Lm (T.amb. [min]; MS
: [m/z)); pf. [*C)
1I-1 H CH, H H H H H [¢) H Cl 2,4,6-F, 2.59 min; [371 M+H]
1I-2 H | CHs H H H H H 0 C(O)CH, cl 2,4,6F, 3.04 min; [413 M+H]'
1I-3 H CH,3 H H H H H O | C(O)CH.CHs | CI 2,4,6-F, 3.07 min; [427 M+H]
14 H CHj3 H H H H H O [C{O)CH(CH3), | CI 2,4,6-F; 3.45 min; [441 M+HJ
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YIRGS Ad



10

15

20

25

PF 55874

91

Ejemplos de la accién contra hongos nocivos

El efecto fungicida de tos compuestos de la formula | pudo ser demostrada en la si-

guientes:

Los ingredientes activos se prepararon como solucién madre obtenida con 25 mg de
ingrediente activo, que se rellené con una mezcla de acetona y/o DMSO. A esta solu-
cidn se agregd 1% en peso de emulsionante Wettal EM 31 (humectante con efecto
emulsionante y dispersante con base en alquilfencles etoxilados). Estas soluciones

madre se diluyeron con agua a la concentracion en ingrediente activo abajo indicada.

Ejemplo de aplicacion 1 — Eficiencia contra la altemariosis del tomate causada por

Alternaria solani

Las hojas de plantas de tomate de la variedad "Goldene Kdnigin" se pulverizaron hasta
chorrear con una suspension acucsa con la concentracién en ingrediente activo abajo
indicada. Al dia siguiente se infectaron las hojas con una suspensién acuosa de esporas
de Alternaria solani en 2 % de solucion de biomaita con. una densidad 0,17 x 10° espo-
ras/ml. A continuacién, se colocaron las plantas en una camara saturada con vapor de
agua a temperaturas de entre 20 y 22°C.-Después de 5 dias se habia desarrollado la
enfermedad tan fuertemente en las plantas de control no tratadas pero infectadas, qué la

infeccion pudo ser determinada visualmente en por cien.

En este ensayo, las plantas tratadas con 250 ppm de los compuestos Nos. I-1 a |-7, |-S,

I-14, I-16, 1-20, I-21, |-22, |-25, 1-29, 1-33 a 140, 1-43 a 1-46, I-55, |-56, I-57, I-65, 1-66, I-73



10

15

20

PF 55874

92

a I-80: 1-83, -84 y I-95 a |-97 presentaban una infeccioén de, como maximo, un 15 %,

mientras que las plantas no tratadas estaban infectadas en hasta un 90 %.

Ejemplo de aplicacién 2 — Eficiencia contra la helmintosporiosis de la cebada causada

por Pyrenophora teres en la aplicacién protectora de un dia

Las hojas de plantulas de cebada de la variedad "Hanna" cultivadas en macetas se pul-
verizaron hasta chorrear con suspensiones acuosas de la concentracién en ingrediente
activo .abajo indicada. 24 horas después de estar seca la capa pulverizada se inocularon -
las plantas de ensayo con una suspension acuosa de espaoras de Pyrenophora. [syn.
Drechslers] teres, el patégeno de la helmintosporiosis. A continuacion, se colocaron las
plantas de ensayo en el invemadero a temperaturas de entre 20 y 24°C y 95 a 100 % de
humedad relativa del ajre. Despué; de seis dias se evalub la extension del desarrollo de

la enfermedad en por cien con respecto a la superficie total de hoja.

En este ensayo, las plantas tratacias con 250 ppm de los compuestos Nos. I-1, -2, |-6 a
I-11, I-14 a |-24, |-33 a |40, |-44, I-45, I-55 a |-58, |-71, |-74, |-76 y |-77 presentaban una
infeccion de, como maximo, un 10 %, mientras que las plantas no tratadas estaban

infectadas en hasta un 90%.
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Reivindicaciones

1.  Triazolopirimidinas de la férmula |

2-Y-(CRR) -CR'R*-CR’R*-\R'

L
N-N N m |
< .
N™ N7 X
5 en la que los sustituyentes tienen los significados siguientes:

R1

10

15

20

significa hidrégeno, C,-C,z-alquilo, C,-C,2-halégenoalquilo, C3-Cs-
cicloalquilo, C3;-Cs-haldgenocicloalquilo, C.-Cy2-alquenilo, Cz-C2- )
halbégenoalquenilo, C;-Ce-cicloalquenilo, Ca-Ce-halégenocicIoalquenilo. Cr
C,z-alquinilo.‘Cg-C1z-halégenoalquiniIo o fenilo, naftilo, o un heterociclo sa-

|

turado, parcialmente insaturado o aromético de cinco o seis miembros, que

contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O, N o S,

significa C4-Cg-alquilo, C4-Cs-haldgenoalquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, Cs-Cg-
haldgenocicloalquilo, ©;-Cg-alquenilo, C-Ce-halégenoalquenilo, Ca-Ce-
cicloalquenilo, C?a-ce-haIbgenocicloalquenilo, C2-Cs-alquinilo, C»-Cs-
halégenocalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente
insaturado o aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a cua-

tro heteroatomos del grupo O, N o S,

]
R%,R*R%,R%R’ significan hidrégeno o uno de los grupos mencionados para R?,
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R* también puede formar con R? o R® un anillo saturado o no saturado de
cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono puede contener
uno a tres hetercatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de

anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R®;

R? con R®, R* con R®, R® con R’ también pueden significar juntos oxigeno
para la formacion de grupos carbonilo y formar una cadena de C,-Cs-
alquileno o alquenileno, alquinileno para la formacién de grupos espiro,

que puede estar interrumpida por uno a tres heteroatomos del grupo O, Ny

S,
R' a R pueden llevar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes:

R® significa halbgeno, ciano, nitro, hidroxi, C;-Ce-alquilo, C4-Ce-
halégenoalquilo, C,-Cs-alquilcarbonilo, Cs-Cg-cicloalquilo, C;-Ce-
alcoxi, C,-Ce-halbgenoalcoxi, Cy-Ce-alcoxicarboniio, C,-Ce-alquiltio,
C,-Ce-alquilamirio, di-C,-Cg-alquilamino, CCsg-alquenilo, Cz-Cs-
halégenoalqueniio, Cs-Ca-cicIoanueﬁiIo, C2-Ce-alqueniloxi, C3-Ce-
halégenoalqueniloxi, Cx-Ce-alquinilo, C>-Cgs-halégenoalquinilo, C3-Cs-
alquiniloxi, C3-Cs-halégenoalquiniloxi, C3-Cg-cicloalcoxi, Cs-Ce-ciclo-
alqueniloxi, oxi-C;-Cj-alquilenoxi, fenilo, naftilo, un heterociclo satil-
rado, parcialment-e insaturado o aromatico de cinco a diez miembros,

que contiene uno a cuatro heterodtomos del grupo O, No S,
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pudiendo estos grupos alifaticos, aliciclicos 0 aromaticos a su vez es-
tar parcial o completamente halogenados o lievar uno a tres grupos

R

R® significa halégeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino, car-
boxilo, aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alquilo, haloalquilo,
alquenilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alcoxi, halégenoalcoxi, alquil-
tio, alquilamino, dialquitamino, formilo, alquilcarbonilo, alquilsiyl-
fonilo, alquilsulfoxilo, alcoxicarbonilo, alquilcarboniloxi, alquila- .
minacarbenilo, dialquilaminocarbonilo, alquilaminotiocarbonilo,
dialquilaminotiocarbonilo, pudiendo los grupos alquilo en estos
radicales contener 1 a 6 4tomos de carbono y pudiendo los

. mencionados grupos alquenilo o alquinilo en estos radicales

contener 2 a 8 atomos de carbono;
y/o uno a tres de los radicales siguientes:

cicloalquilo, cicloalcoxi, heteroéyclilo, heterociciiloxi, pudiendo
los sitemas clclicos contener 3 a 10 miembros de anillo; arilo,
ariloxi, ariltio, aril-C,-Cg-alcoxi, aril-C,-Cg-alquilo, hetarilo, hetari-
loxi, hetariltio, pudiendo los radicales arilo contener, preferel-'l-
temente, Gi-a 10 miembros de anillo, y los radicales hetarilo con-
tener 5 6 6 miembros de anillo, pudiendo los sistemas ciclicas
estar parcial ¢ completamente halogenados o sustituidos por

grupos alguilo o haloalquilo;
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es cero 6 1;

significa halbégeno, C,-C,-alquilo, C,-C.-halégenoalquilo, C,-C,-alcoxi, cia-
no, nitro, amino, C,-C,-alquilamino, di-(C,-C,)-alquilamino, C,-C,-

alquilcarbonilamino, C(Q)-R, S(O).-R;

R significa hidrogeno, C,-C;-alquilo, C;-C,-halbégencalquilo, C,-Cs-
alcoxi, C-C,-alqueniloxi, C,-C,-alquiniloxi, amino, C,-C,-alquilamino, . .
di~(C,-C4)-alquilamino; pudiendo los grupos R estar sustituidos por
uno a tres grupos R”;

n escero,162;
es1,2,3,4065;

significa haldgeno, ciano, C,-C,-alquilo, C,-C-alcoxi, C;-C4-alqueniloxi, C-

C,-alquiniloxi o C,-C-halbégenoalcoxi,
es oxigeno o azufre;

significa hidrégeno, C,-Cg-alquilo, C,-Cg-halégenoalquilo, Cs-Ce-
cicloalquilo. C,-Ca-alqu;I-carboniIo. C,-Cg-alcoxicarbonilo, (C=O)NR*R®, Cs-
Cs-alqueniloxicarbonile, C3-Cg-alquiniloxicarbonilo, Ca-Cg-
cicloalquilcarbonilo, C;-Cy-alquenilo, Co-Cy-halbégenoalquenilo, C3-Ca-

cicloalquenilo, C,Cg-alquinilo, C,-Ce-halbgenoalquinilo, C3-Ce-
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cicloalcoxicarbonilo, C.-Cs-cicloalqueniloxicarbonilo, C,-Cg-alquilsulfinilo,

C,-Cs-alquiltio, C4-Cs alquilsulfonilo, fenilo, naftilo, un heterociclo saturado,

parcialmente insaturado ¢ aromatico de cinco a diez miembros, que con-

tiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O, N0 S; ¢

Z también puede formar con R® o R’ un anillo saturado o no saturado de

cinco o seis miembros, que ademas de 4tomos de carbono e Y puede lle-

var uno o dos heteroatomos adicionales del grupo O, Ny S como miem-

bros de anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R"; -
10

el grupo Z puede estar parcial o completamente halogenado o llevar uno a

tres grupos R®;

R* R® significan, independientemente, hidrogeno, C,-Cg-alquilo, C2-Ce-

15 alquenilo, Cz-C.,-alquinilo, C,-Ce-cicloalquilo 0 C,s-Ce-cicloalquenilo;

R* y R® pueder: formar junto con el a&tomo de nitrgeno, al que es-

tan ligados, un anillo saturado, paréialmente insaturado o aromatico

de cinco o seis- miembros, que ademas de atomos de carbono pue-
20 den contener uno a tres heteroatomos adicionales del grupo O, Ny

S como miembros de anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R®.

2. Compuestos de la formula | segun la reivindicacién 1, donde los sustituyentes
tienen los significados siguientes:

25
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R signiﬁca- hidrégeng, C,-Csz-alquilo, C4-Ci2-haldgenoalquilo, Ca-Cg-
cicloalquilo, Cy-Cs-halSgenccicloalquilg, C,-Cyz-alquenilo, C-Cy2-
halégenoalquenilo, Ca-Cg-cicloalquenilo, C3-Cg-halbgenocicloalquenilo, C,-
Cizalquinilo, C2-Cy2-halégenoalquinil o fenilo, naftilo, o un hetero.ciclo satu-

5 rado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco o seis miembros, que

contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo: O, N0 S,

R? significa C,-Cg-alquilo, C,-Cs-halogenoalquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, C3-Ce-

halégenocicloalquito, (>-Ce-alquenilo, C;-Cgs-haldgenoalquenilo, Ca-Ce-

10 cicloalquenilo, C;-Cg-halégenocicloalquenilo, C2-Cg-alquinila, C»-Cs-
halogencalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente
insaturado o aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a cya-

tro heteroatomos del grupo: O, No S,
15 R?R*,R%R® R’ significan hidrégeno o uno de los grupos mencionados para R?,

R* también puede formar con R* 0 R® yn anillo saturado o no saturado de
cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono puede contener
uno a tres heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de

20 anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R®,

R2 con R?, R* con R®, R® con R” también pueden significar juntos oxigeno
para la formacion de grupos carbonilo y formar una cadena de C-Cs-

alquileno o alquenileno, alquinileno para la formacion de grupos espiro,
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que pyede estar interrumpida por uno a tres heteroatomos del grupo O, Ny

S,

R' a R’ pueden llevar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes se-

5 guan la reivindicacién 1;

2 significa hidrogeno, C,-Cs-alquilo, C;-Cg-halégenoalquilo, C3-Cg-
cicloalquilo, C4-Cs-alquilcarbonilo, C3-Cg-cicloalquilcarbonilo, C-Cs-
alquenilo, C,-Cg-haldgenoalquenilo, C,-Cs-cicloalquenilo, C-Ce-alquinilo, . .
10 C:-Ce-haldégenoalquinilo, fenilo, naftilo, un heterociclo saturado, parcial-

mente insaturado o aromatico con cinco a diez miembros, que contiene

unc a cuatro heteroatomos del grupo: O, N0 S; 0

Z también puede formar con R* o R® un anillo saturado o no saturado de
15 cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono e Y puede lle-
var uno o dos heteroatomos adicionales del grupo: O, N y S como miem-

bros anulares y/o uno o varios sustituyentes R,

el grupo Z puede estar parcial o completamente halogenado ollevaruno a

20 tres grupos R® segin la reivindicacion 1.

3. -Compuestos de la formula | segln las reivindicaciones 1 ¢ 2, donde X significa

cloro o metilo, especialmente, cloro.
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‘Compuestos de la férmula | segun una de las reivindicaciones 1 a 3, donde el

indice p es igual a cero.

Compuestos de la férmula | segin una de las reivindicaciones 1 a 4, donde por
ko menos un grupo L se encuentra en la posicion orto con respecto al lugar de

enlace con el esqueleto de triazolopirimidina.

Compuestos de la féormula | segin una de las reivindicaciones 1 a 5, donde el

grupo fenilo sustituido por L., represente el grupo A

T

L-i
)¢ A
N2
L'l

donde # representa el lugar de enlace con el esqueleto de trazolopirimidina y

L' significa fllor, cloro, CHa 0 CF3;

L2L* significan, independientemente, hidrogeno o fltor;

L® significa hidrégeno, flior, cloro, CN, CHs, OCHa, NHz, NHCHa , N(CH3)2 ,
C(O)NH_ o C(O)CHs; vy

L® significa hidrogeno, flor, cloro o CHs.

Compuestos de la férmula | segin una de las reivindicaciones 1 a 6, donde ei'
grupo fenilo sustituido por Ln representa una de las siguientes combinaciones de
sustitucion: 2-fluoro-6-cloro, 2,6-difluoro, 2,6-dicloro, 2-fluoro-6-metilo, 2,4,6-tri-
fluoro, 2,8-difluoro-4-metoxi, 2-cloro-4-metoxi, pentafluoro, 2-metil-4-fluoro, 2-
trifluorometilo, 2-metoxi-6-fluoro, 2-cloro, 2-fluoro, 2,4-difluoro, 2-fluoro-4-cloro, 2-

cloro-4-fluoro, 2-cloro-5-flucro, 2,3-diflucre, 2,5-difluore, 2,3,4-trifluoro, 2-metilo,

~o%

- | -7/0°\
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-2,4-dimetilo, 2-metil-4-cloro, 2-metil-5-fluoro, 2-fluoro-4-metilo, 2,6-dimetitp, 2,4,6-
trimetilo, 2,6-difluoro-4-metiio, 2-trifluorometil-4-fluoro, 2-trifluorometil-5-fluoro 6

2-trifluorometil-5-cloro.

Procedimiento para la preperacién de los compuestos de la formula | segun las
reivindicaciones 1 6 2, donde X significa halbégeno, haciendo reaccionar dihalo-

genotriazolopirimidinas de la formula I,

Hal

Ny
N ™=
(/ !
NS N” “Hal
en la que las variables tienen las definiciones indicadas para la férmula | y Hal

representa un atomo de halégeno, especialmente, cloro, con aminas de la férmu-

la NI,
'Z-Y-(CR'R"),-CR'R*-CR'R’

HfN\R‘I

Procedimiento segun la reivindicacion 8, donde Z significa hidrégeno.

Producto apropiados para combatir hongos nocivos, que contiene un soporte

sélido o liquide y un compuesto de la formula | segun las reivindicaciones 1 6 2.

Producto segun la reivindicacion 10, que contiene ademas de un compuesto de

la férmula | adicionalmente otro ingrediente activo.

Procedimiento para combatir hongos nocivos filopatdgenos, caracterizado por-

que se tratan los hongos o los materiales, plantas, el suelo o las semillas a pro-
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-teger frente a la infeccion por los hongos con una cantidad efectiva de un com-

puesto de la formula | segin la reivindicacién 1.

13. Semillas que contienen un compuesto de la férmula | en una cantidad de 1 a

1000 g por 100 kg.
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6-Fen'il-7-amino-tria-zolopirimidinas. procedimientos para su preparacion y el uso de las

mismas para combatir hongos nocivos, asi como productos que contienen las mismas

Resumen .

La presente invencion se refiere a 6-fenil-7-amino-triazolopirimidinas de la férmula |
Z-Y-(CR°R") -CR'R*-CR'R™-NR' )
N-N = _ " |

7
<N'.’I\N’ X

en la que los sustituyentes tienen los significados siguientes:

R' significa hidrégeno, C;-C2-alquilo, C.-C,2z-halogenoalquilp, Cs-Ce-cicloalquilo, Cs-
Cg-halbgenocicloalquilo, C-Cq2-alquenilo, C»>-Cy2-halbgenoalquenilo, Ca-Ce-ciclo-
alquenilo, Ca-Ca-.halbgenocicloalquenilo, C-C,z-alquinilo, Cz-Cy,-
halégenoalquinilo o fenilo, naftilo, 0 un heterociclo saturado, parcialmente insatu-
rado o aromatico de cinco o0 seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroa-

tomos del grupo O, No S,

R? significa C;-Cs-alquilo, C,-Cg-halogenoalquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, C3-Ce-
hal6genocicloalquilo, C-Cs-alquenilo, C;-C,-halégenoaiquenilo, Cs-Ce-ciclo- .
alquenilo, C3-Ce-haldgenacicloalquenilo, C.-Ca-alquinilo, C-Cg-haldgenoalquinilo
o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente insaturado o aromatico
de cinco o seis miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O,

No S,
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R%,R*,R®, R R’ significan hidrégeno o uno de los grupos mencionados para R?,

R* también puede formar con R® o R® un anillo saturado o no saturado de cinco o
seis miembros, que ademéas de atomos de carbono puede contener uno a tres
5 heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de anillo y/o llevar

uno o varios sustituyentes R?;

R? con R, R* con R®, R® con R’ también pueden significar juntos oxigenq para la
formacion de grupos carbonilp y formar una cagena de C,-Cs-alquilenp o algueni- .,

10 leno, alquinilenc para la formacion de grupos espiro, que puede estar interrumpi-
da por uno a tres heteroatomos del grupo O, Ny S;

R' a R” pueden lievar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes:

16 R* significa haldgeno, ciano, nitro, hidroxi, C;-Cg-alquilo, C;-Cq-
halégenoalquilo, C,-Cg-alquilcarbonilo, Ca-Ce-cicloalquilo, C,-Cg-alcoxi, Cy-
Ce-halbgenoalcoxi, C,-Cg-alcoxicarbonilo, C,-Cg-alquiltio, C4-Cs-
alquilamino, di-C:~Ce-alquilamino, Co-Cs-alquenilo, Cz-Ce-
halogenoalquenilo, Cs-Cs-cicloalquenilo, C-Cg-alqueniloxi, C3-Cs-

20 halogenoalqueniloxi, C,-Cs-alquinilo, C>-Cg-halégenoalquinilo, C3-Cg-
alquiniloxi, C;-Ce-halbgenoalquiniloxi, Ca-Ce-cicIoalco.xi. C;-Ce-ciclo-
aiqueniloxi. oxi-C1-Ca-an‘uilenoxi. fenilo, naftilo, un heterociclo saturado,
parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que con-
tiene uno a cuatro heternatomos del grupg O.No S,

25
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pudiendo estos grupos alifaticos, aliciclicos o aromaticos a su vez estar

parcial o completamente halogenados o llevar uno a tres grupos R

R® significa halogeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino, carboxilo,

5 aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alquilo, haloalquilo, alquenilo, al-
queniloxi, alquiniloxi, alcoxi, halégenoalgoxi, alquiltio, alquilaming,
dialquilamino, formilo, alquilcarbonilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoxilo,
alcoxicarbonilo, alquilcarboniloxi, alquilaminocarbenilo, dialquilamino-
carbonilo, alquilaminotiocarbonilo, dialquilaminotiocarbonilo, pudien- . .

10 do los grupos alquilo en estos radicales contener 1 a 6 atomos de

carbono y pudiendo los mencionados grupos alquenilo o alquinilo en

estos radicales contener 2 a 8 atomos de carbono;

y/o uno a tres de los radicales siguientes:

16
cicloalquilo, cicloalcoxi, heterocyclilo, heteracicliloxi, pudiendo los si-
temas clclicos contener 3 a 10 miembros de anillo; arilo, ariloxi,
ariltio, aril-C,-Cg-alcoxi, aril-Cy-Ce-alquilo, hetarilo, hetariloxi, het-
ariltio, pudiendo los radicales arilo contener, preferentemente, 6 a 10
20 miembros de anillo, y los radicales hetarilo contener 5 6 6 miembros

de anitlo, pudiendo las sistemas ciclicos estar parcial o completamen-

te halogenados o sustituidos por grupos alquilo o haloalquilo;

p escerob 1; -

25
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.:signiﬁca halégeno, C;-C,-alquilo, C,-Cz-halégenoalquilo, C-C4-alcoxi, ciano, ni-
tro, amino, C,-C,-alquilamino, di-{C,-C,)-aiquilamino, C,-C-alquilcarbonilamino,

C(O)R, S(O),R;

R  significa hidrégeno, C,-C,-alquilo, C,-C.-haldgenoalquilo, C,-C,-alcoxi, Ga-
Cs-alqueniloxi, C>-C4-alquiniloxi, amina, C4-C,-alquilamino, di-{(C,~C,)-alquil-
amino; pudiendo los grupos R estar sustituidos por uno a tres grupos R%

n escero,162

-1

es1,2, 3,465

significa halégeno, ciano, C-C-alquilo, C,-Cs-alcoxi, Cz-Cs-alqueniloxi, C,-Cs-

alquiniloxi o C4-Cx-halégenoalcoxi,
es oxigeno o azufre;

significa hidrégeno, C,-Cg-alquilo, C,-Ca-halégenoalquilo, C;-Ce-cicloalquilo, Cs-
Ce-alquil-carbonilo, C,-Cs-alcoxicarbonilo, (C=O)NR“R“. Ca-Ce-
alqueniloxicarbonilo, Cs-Cg-alquiniloxicarbonilo, Cs-Ce-cicloalquilcarbonilo, C-Cs-
alquenilo, C;-Cs-halégenoalquenilo, C3-Cy-cicloalguenilo, C,-Ce-alquinilo, C-Ce-
halégenoalquinilo, C,-Ce-ciclcalcoxicarbonilo, C;-Ce-cicloalqueniloxicarbonilo, .C1-
C.-alqu.ilsulﬁnilo. C+-Cs-alquiltio, C,-C, alquilsulfonilo, fenilo, naftilo, un heteroci-
clo saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que

contiene uno a cuatro hetero&tomos del grupe O, No S; 0

22\
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Z también puede formar cor: R® o'R’ un anillo saturado o no saturado de cinco ¢
seis miembros, que ademas de atomos de carbono e Y puede llevar uno ¢ dos
heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de anillo y/o lievar

uno o varios sustituyentes R®

el grupo Z puede estar parcial o completamente halogenado o llevar uno a tres

grupos R®;

R*, R® significan, independientemente, hidrégeno, C,-Cg-alquilo, C.-Cs-alquenilo,

10 C.-Ceg-alquinilo, C3-Cy-cicloalquilo o C3-Ce-cicloalquenilo;

R* y R® pueden formar junto con el atomo de nitrégeno, al que estan liga-

dos, un anillo saturacdo, parcialmente insaturado o aromatico de cinco o

seis miembros, que ademas de atomos de carbono pueden contener uno
15 a tres heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de

anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R";

procedimientos para la preparacién de estos compuestos, productos que los
contienen, asi como el uso de los mismos para combatir hongos nocivos

20 fitopatdgenos.
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" VEH I HAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF.DE
GEBIET DES PATENTWESENS | 34%0

PCT 20

INTERNATIONALER VQRLAUFIGER BERICHT UBER DIE
PATENTIERBARKEIT :

(Kapitel H des Vertrags iiber die internationale Zusammenarbeit auf dem Gebiet des Patentwesans)

~ARenZaichen des Anmalders oder Anwalts ]
0000055874NI WEITERES VORGEHEN slehe Formblatt PCTAPEAK 16

“I@matonales Akienzeichen Intsmationeles Anmeldedatum (TagMonat{/ahr} PrioritAtsdatum (TagMonallahr)
PCT/EP2005009456 02.09.2005 08.09.2004

Intamationale Patentklassifikation {(IPC) oder nationale Klassfikation und IPC
INV. C07D48704

Anmelder
BASF AKTIENGESELLSCHAFT et al.

1,  Bei diasam Bericht handelt as sich um den internationalen vorlaufigen Prifungsbaricht, der von der mit der
Internationalen vorléutigen Prafung beauttragten Behdrde nach Artikel 35 erstellt wurde und dem Anmelder gemag
Artikel 38 Qbermittelt wird.

2. Diaser BERICHT umfaft insgesamt 4 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts.

.3, AuBerdem liegen dem Baricht ANLAGEN bei; diese umiassen
a. B (an den Anmelder und das intemationals Bidro gesandl) insgesamt 7 Blatter; dabei handeh es sich um

& Biatter mit der Beschreibung, Ansprichen undibder Zeichnungen, die ge&ndert wurden und diesem Bericht
zugrunds liegen, undoder Blitter mit Berichtigungen, denen die Beh&rde zugestimmt hat (siehe Regel
70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsvorschriften),

[ Blatter, die friihere Blitter ersatzen, die aber aus den in Feld Nr. 1, Punkt 4 und im Zusatzfeld angegebensn
Grdnden nach Auffassung der BehOrde eina Anderung enthalten, dle Ober den Offenbarungsgehalt der
internationalen Anmeldung in der urspringlich eingereichten Fassung hinausgeht.

b. L1 (nur an das intemationale Baro gesandt) insgesam (bitte Art und Anzahl derkies elektronischen Datantrager(s)
angaben) , dertlie ein Sequenzprotokoll undbder die dazugaehérigen Tabellen enthaltenthaiten, nur in
slektronischer Form, wie im Zusatzfeld betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (siehe Abschnitt 802 der

-
"

Verwaltungsvorschriften). ]
4. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgehden Punkten: ]
B3 FekdNr.!  Grundiage des Berichts
[0 FeldNr. It Prioritat
[0 FeldNr. Il Keine Erstellung sines Gutachtens ber Neuheit, edfinderische Tatigkeit und gewerbliche
Anwendbarkeit
[J Feld Nr. IV  Mangelnds Einheitlichkeit der iErfindung
Bd FeldNr.vV  Begriindete Feststellung nach Arikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen TAtigkeh
und der gewerblichen Anwandbarkeit; Unterlagen und Erklérungen zur Stitzung dieser Feststellung
0O FeldNr. VI Bestimmie angetiihrta Unlerlagen L
O Feld Nr. VIl Bestimmte M#ngel der internationalen Anmeldung
O Feld Nr. VIl Bestimmte Bemerkungaen zur internationalen Anmeldung
Datum der Elnreichung des Antrags Datum der Fertigstellung diases Barichts -‘
07.07.2006 15.09.2006
Rame und Postanschriit der mit der Intamatlonalen voridufigen Bevoliméchtigter Bedlenstater
Prafung beauftragion BehOrde f"mh"
EuropAlsches Pateniamt o \
D-80288 Minchan Herz, Claus. t .0) i
Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d n F
Fax: +49 80 2399 - 4465 Tal. +48 88 2393-8275 o~

Formblatt PCTAPEA/409 (Dackblatt) {April 2005)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT ) Internationales Aktenzeichen
UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTEP2005009456
. 1

- —FBirNr. T Grundiage des Berichts
1. Hinsichtlich der Sprache beruht der Bescheid aut '

B der internationalen Anmeidung in der Sprache, in der sie aingereicht wurde.

0 einer Ubersetzung der internationalen Anmeidung in die folgende Sprache , bsi der
es sich um die Sprache der Ubersetzung handelt, die fir folgenden Zweck eingereicht worden ist:
0 internationale Recherche (nach Regeln 12.3 a) und 23.1 b))
O Veréffentlichung der internationalen Anmeldung {nach Regel 12.4 a))
O internationale vorldufige Prifung {nach Regeln 55.2 a} undbder 55.3 a})

2. Hinsichtlich der Bestandteile* der internationalen Anmeldung beruht der Bericht auf (Ersatzbijtter, die dem
Anmeldsamt auf eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als
‘urspranglich eingereicht® und.sind ihm nicht beigefagt):

.

Beschrelbung, Selten

1-70 in der yrspringlich eingereichten Fassung
Anspriiche, Nr.
114 aingegangen am 07.07.2006 mit Telefax :

O einem Sequenzprotokell undider etwaigen dazugehdrigen Tabeilen - sishe Zusatzfeld betreffend das
Saquenzprotokoll

3. O Autgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgetfallen:

0 Beschreibung: Seite

O Anspriche: Nr.

O Zeichnungen: Blatt/Abb.

O Sequenzprotokoll {genave Angaben).

O etwaige zum Sequenzprotokoli gehdrende Tabellen (genaua Angaben):

4, O Dieser Bericht ist ohne Berlcksichtigung (von einigen) der diesem Bericht beigefiigten und nachstehend
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzield angegebenen Grinden nach
Auffassung der Behdrde dber den Offenbarungsgehalt in der urspringlich eingereichten Fassung hinausgehen
(Regel 70.2 c)).

O Beschreibung: Seite

O Anspriche: Nr.

O Zeichnungen: Blatt/Abb.

O Sequenzprotokoil (genaue Angaben).

O etwaige zum Sequenzproiokoll gehdrende Tabeilen (genaue Angaben): . o

* Wenn Punkt 4 zutrifft, kénnen einige oder alle dieser BliAtter mit der Bemerkung
nargetzt" versehen werden. :

Formblatt PCTAPEA/409 (Aprll 2005)



INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT internatignales Aktenzeichen
VUBER DIE PATENTIERBAHKEIT PCTEP2005/009456

A
——Feld NT. V Begrundete Feststellung nach: Artikel 35 (2)-hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen

Titigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkldrungen zur Stiitzung dieser
Feststellung

1. Feststellung

Neuheit (N) Ja: Anpspriche 1-14
Nein: Anspriiche

Edinderische Tatigkeit (IS) Ja: Anspriche 1-14

Nein: Anspiiiche
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspriche: 1-14

Nein: Ansprache:

2,-Unteriagen und Erkliarungen (Regel 70.7):
siehe Beiblatt

Formblait PCTAPEA/ 408 (April 2005)
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT
(BEIBLATT) PCT/E

Nach Abgrenzung der Anspriche vom néchstkommenden Stand der Technik, WO02/38565, durch
Préazisierung der Bedeutung fir den Substituenten Z 1 werden die beanspruchten Verbindungen
gegeniiber dem durch die im Recherchenbericht angefiihrten Dokumente ausgewiesenen Stand
der Technik als neu erachtet [Art. 33 (2) PCT].

Im Hinblick auf die Ergebnisse der mit Eingabe vom 07/07/05 vorgelegten Vergleichsversuche,
welche far die beanspruchten Verbindungen gegeniber diesem néchstkommenden Stand der
Technik eine Uberraschende, signifikant erhShte fungizide Aktivitdt glaubhaft machen, wird ihre
Beraitstellung als auf erfinderischer Tétigkeit beruhend angesehen [Art. 33 (3) PCT].

Formblatt PCT/Belblatt/408 (Blatt 1) (EPA-April 2005)




10

15 .

20

25

30

35

Patentanspriiche

1.  Triazolopyrimidine der Formel |

" ZY-(CRR)-CR'R™-CR'R*NR'
N-N N " |
N

eékn’ X

in der die Substituenten folgende Bedeutung haben:

R‘l

Rﬂ

Wasserstoff, C1'C12-A||(Y|, C,-Cu-Hangenalkyl, C,-Ca-CycloaIkyl, C;-C.-
Halogencycloalkyl, C;-C,2-Alkenyl, C2-C12-Halogenalkenyl, C5-Cs-Cyclo-
alkenyl, C,-Ce-Hatogencycloalkenyl, C»-C2-Alkinyl, C,-Cy,-Halogenalkinyl
oder Phenyl, Naphthyl, oder ein fanf- oder sechsgliedriger gesittigter, par-
tiell ungesi#ttigter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S,

Ci-Cs-Alkyl, C,-Cg-Halogenalkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl, Cs-Cg-Halogencyclo-
alkyl, C;-Cg-Alkenyl, C-Cy-Halogenalkenyl, Ci-Cq-Cycloalkenyl, Cs-Ce-
Halogencycloalkenyl, C,-Cy-Alkinyl, C.-Cs-Halogenalkinyl oder Phenyi,
Naphthyl, oder ein fiinf- oder sechsgliedriger geséttigter, partiell ungesattig-
ter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome
aus der Gruppe O, N oder S,

R R R°R® R’ Wasserstoff oder eine der bei R? genannten Gruppen,

R* kann auch mit R® oder R® einen finf- oder sechsgliedrigen gesattigten
oder ungesittigten Ring bilder:, der neben Kohlenstoffatomen ein bis drei
weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten
und/oder einen oder mehrere Substituenten R* tragen kann;

RZ mit R, R* mit R%, R® mit R kénnen jeweils gemeinsam auch zur Bildung
von Carbonylgruppen Sauerstoff bedeuten und zur Bildung von Spirogrup-
pen eine C,-Cs-Alkylen- oder Alkenylen, Alkinylenkette bilden, die durch ein
bis drei Heteroatome aus der Gruppe O, N und S unterbrochen sein kann;

R’ bis R” kdnnen jeweils eine bis vier gleiche oder verschiedene Gruppen
R® tragen:

R® Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, C,-Cs-Alkyl, C-Cg-Halogenalkyl,

C,-Cs-AlkyIcarboﬁyl, C1-Cs-Cycloalkyl, C,-Cg-Alkoxy, C,-Cy-Halogen- -

A gy e %)
AMENDED SHEET Wil Q/2006]
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alkoxy, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Cy-Cg-Alkylthio, C,-Cs-Alkylamino, Di-
Cy-Ce-alkylamino, C;-Cs-Alkenyl, Co-Cy-Halogenalkenyl, C-Cy-Cyclo- 7 {0
alkenyl, C2-Cq-Alkenyloxy, Cs-Ce-Halogenalkenyloxy, C,-Cs-Alkinyl, -

- C2-Ce-Halogenalkinyl, C,-Cg-Alkinyloxy, Ci-Ce-Halogenalkinyloxy,

C;-Ce-Cycloalkaxy, Ca-Cg-Cycloalkenyloxy, Oxy-C,-Cs-alkylenoxy,
Phenyl, Naphthyl, funt- bis zehngliedriger geséttigter, partiell ungest-
tigter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Hetero-
atome aus der Gru'ppe O, Noder S,

wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen
ihrerseits partiell oder vollstdndig halogeniert sein oder eine bis drei
Gruppen R® tragen kénnen:

R® Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino, Carboxyl,
Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl, Alkyl, Haloalkyl, Alkenyl,
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, Alkyi-
amino, Dialkylamino, Formyi, Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Alky!-
sulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkylaminocarbonyi,
Dialkylaminocarbonyl, Alkylaminothiocarbonyl, Dialkylaminothi-
ocarbonyl, wobei die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6
Kohlenstoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- oder
Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoffatome ent-

haklten;

“1

und/oder einen bis drei der folgenden Reste:

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyt, Heterocyclyloxy, wobei
die cyclischen Systeme 3 bis 10 Ringglieder enthalten; Aryl,
Aryloxy, Arylthio, Aryl-C,-Cg-alkoxy, Aryl-C,-Cs-alkyl, Hetaryl,
Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die Arylreste vorzugsweise 6 bis
10 Ringglieder, die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthalten,
waobei die cyclischen Systeme partiell oder vollsténdig haloge-
niert oder durch Alkyl- oder Haloalkylgruppen substituiert sein
kénnen,

null oder 1;
Halogen, C;-C.-Alkyl, C,-C,-thogenalkyl. C,-C4-Alkoxy, Cyano, Nitro,

Amino, C,-C4-Alkylamino, Di-(C,-C4)-Alkylamino, C,-C,-Alkylcarbonylamino,
C(O)-R, S(Oq-R;

AMENDED SHEET BliE0752006!
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Wasserstoff, C;-Cq-Alkyl, Ci-C;-Halogenalkyl, Cy-C,-Alkoxy, C.-C4-Alkenyl-
oxy, C2-C-Alkinyloxy, Amino, C,-C,-Alkylamino, Di-(C,-C)-Alkylamino;
wobei die Gruppen R durch eine bis drei Gruppen R® substituiert sein kén-
nen;

null, 1 oder 2:
1, 2, 3, 4 oder 5;

Halogen, Cyano, Cy-C,-Alkyl, C,-C,-Alkaxy, C-Cs-Alkenyloxy, C»-C,-
Alkinyloxy oder C,-C,-Halogenalkoxy,

Sauerstoff oder Schwefel;

Wasserstoff, C,-Cq-Halogenalkyl, Cs-Cg-Cycloalkyl, Ci-Cy-Alkylcarbonyl, Cy-
Ce-Alkoxycarbonyl, (C=O)NR"R®, Ci-Cs-Alkenyloxy-carbonyl, C;-Cs-Alkinyl-
oxycarbonyl, C,-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C-Ca-Alkenyl, C-Cy-Halogenalke-
nyl, Cs-Cy-Cycloalkenyl, C-Ce-Alkinyl, C2-Cs-Halogenalkinyl, C;-Cg-Cyclo-
alkoxycarbanyl, Cs-Ce-Cycloalkenyloxy-carbonyl, C,-Cg-Alkylsulfinyl, C,-Ca-
Alkylthio, C,-Cs-Alkylsulfonyl, Phenyl, Naphthyl, finf- bis zehngliedriger
gesittigter, partiell ungesittigter oder aromatischer Heterocyclus, enthal-

tend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S; oder

Z kann auch mit R® oder R’ einen funf- oder sechsgliedrigen geséttigten
oder ungesittigten Ring bilden, der neben Kohlenstoffatomen und Y ein
oder zwei weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N und S als Ringglied
enthalten und/oder einen oder mehrere Substituenten R® tragen kann;

die Gruppe Z kann partiell oder vollstandig halogeniert sein oder eine bis
drei Gruppen R® tragen;

R*, R® unabhéangig voneinander Wasserstoff, G,-Ca-Alkyl, C;-Cg-Alkenyl,
C2-Ca-Alkinyl, C;-pg-Cyc-Ioalkyl oder Cy-Cs-Cycloalkenyt;

R* und R®kénnen gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie
gebunden sind, einen finf- oder sechsgliedrigen gesittigten, teilwei-
se ungesiattigten oder aromatischen Ring bilden, der neben Kohlen-
stoffatomen ein bis drei weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N

AMENDED SHEET 7
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- und S ais Ringglied enthaiten und/oder einen oder mehrere Substi-

tuenten R” tragen kann, '
283

Verbindungen der Formel | gem&R Anspruch 1, in der die Substituenten folgende
Bedeutung haben:

R' Wasserstoff, C,-C,,-Alkyl, C,-C12-Halogenélkyl. Cy-Co-Cycloalkyl, Cy-Cy-
Halogencycloalky!, C2-Ci2-Alkenyl, C>-C,.-Halogenalkenyl, Cy-Cq-Cyclo-
alkenyl, C;-Cs-Halogencycloalkenyl, C-Cyz-Alkinyl, C,-C,,-Halogenalkinyl
oder Phenyl, Naphthyl, oder ein finf- oder sechsgliedriger gesattigter, par-
tiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, enthaitend ein bis vier
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S,

R? C-Cs-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl), C5-Cs-Cycloalkyl, C3-Ce-Halogencyclo-
alkyl, C,-Ce-Alkenyl, C~Ce-Halogenalkenyl, Cs-Cg-Cycloalkenyl, Cs-C,-
Halogencycloalkenyl, C,-Cy-Alkinyi, C~Cs-Halogenalkinyl oder Phenyl,
Naphthyl, oder ein funf- oder sechsgliedriger geséttigter, partiell ungesittig-
ter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome
aus der Gruppe O, N oder S,

R*R*,R5R®R? Wasserstoff oder eine der bei R?genannten Gruppen,

- R* kann auch mit R® oder R® einen funf- oder sechsgliedrigen gesittigten
oder ungesittigten hing biiden, der neben Kohlenstoffatomen ein bis drei
weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten
und/oder einen oder mehrere Substituenten R® tragen kann,;

R? mit R?, R* mit R®, R® mit R” kénnen jeweils gemeinsam auch zur Bildung
von Spircgruppen eine C,-Cs-Alkylen- oder Alkenylen, Alkinylenkette bil-
den, die durch ein bis drei Heteroatome aus der Gruppe O, N und S unter-

brochen sein kann;

R’ bis R’ jeweils eine bis vier gieiche oder verschiedene Gruppen R® gemaf An-
spruch 1 tragen;

Z Wasserstoff, C4-Cg-Halogenalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C,-Cy-Alkylcarbonyl, C,-
Ce-Cycloalkylcarbonyl, C,-Cs-Alkenyl, C,-Cs-Halogenatkenyl, C;-Cg-Cyclo-
alkenyl, C>-Cg-Alkinyl, Cz-C,-Hélogenalkinyl, Phenyl, Naphthyl, finf- bis
zehngliedriger gesiittigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Hetero-

AMENDED SHEET . IR0
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cyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S;

oder ) fCE\

-Z kann auch'mit R* oder R® einen funf- oder sechsgliedrigen gesattigten
oder ungesittigten Ring bilden, der neben Kohlenstoffatomen und Y ein
oder zwei weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N und S ais Ringglied
enthalten und/oder einen oder mehrere Substituenten R® tragen kann:

die Gruppe Z kann partiell oder volistandig halogeniert sein oder eine bis
drei Gruppen R® gemif Anspruch 1 tragen. '

Verbindungen der Formel | gemaf} Anspruch 1 oder 2, in der X Chlor oder Me-
thyl, insbesondere Chior bedeutet.

Verbindungen der Formael | geméf einem der Anspriiche 1 bis 3, in der der index
p null ist.

Verbindungen der Formel | gemaR der Anspriche 1 bis 4, welche der Formel 1.3
entsprechen

Z-C(=0)-Y-CR‘R°-CR'IR*-NR’

: N'A‘N/ X
in der die Variablen die Bedeutung gema Formel { aufweisen und Z folgende
Bedeutung hat:

Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C-Cs-Alkoxy, C1-Ce-Cycloalkyl, Cy-Ce-Alkenyloxy, Cs-
Cs-Alkinyloxy, Cs-Ce-Cycloalkoxy, Ca-Cs-Cycloalkenyloxy, NR*RZ, funf- bis
zehngliedriger geséttigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus,
enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S; die Gruppe Z
kann partiell oder vollstandig halogeniert sein oder eine bis drei Gruppen R®
tragen.

ln

Verbindungen der Forme! | gem#RB einem der Ansprizche 1 bis 5, in der mindes-
tens eine Gruppe L orthostandig zu der Verkniipfungsstelle mit dem Triazolopy-
rimidingeriist steht.

Verbindungen der Formel | geman einem der Anspriche 1 bis 6, in der die durch
L substituierte Phenylgruppe fir die Gruppe A

AMENDED SHEET HaT6722008]
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steht, worin # die Verknlpfungsstelle mit dem Triazolopyrimidin-Geriist ist und

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

L2* unabhingig voneinander Wasserstoff oder Fluor;

L*  Wasserstoff, Fluor, Chior, CN, CH;, OCHj,, NHz, NHCH;, N(CH,), .
C{O)NH; oder C(O)CH,; und

L®  Wasserstaff, Fluor, Chlor oder CH; bedeuten.

Verbindungen der Formel | geman einem der Anspriiche 1 bis 7, in der die durch
L substituierte Phenylgruppe fiir eine der foigenden Substituentenkombinatio-
nen steht; 2-Fluor-6-chtor, 2,6-Difluor, 2,6-Dichlor, 2-Fluor-6-methy!, 2,4,6-Tri-
fluor, 2,6-Difiuor-4-methoxy, 2-Chlor-4-methoxy, Pentafluor, 2-Methyl-4-fiuor,
2-Trifluormethyl, 2-Methoxy-6-fluor, 2-Chlor, 2-Fluor, 2,4-Difluor, 2-Fluor~4-chlor,
2-Chior-4-fluor, 2-Chlor-5-fluor, 2,3-Difiuor, 2,5-Difluor, 2,3,4-Trifluar, 2-Methyl,
2,4-Dimethyl, 2-Methyl-4-chlor, 2-Methyl-S-fluor, 2-Fluor-4-methyl, 2,8-Dimethyi,
2.4 6-Trimethyl, 2,6-Difluor-4-methyl, 2-Tr|ﬂuormethyl-4-ﬂuor 2-Trifluormethyl-5-
fluor oder 2-Trifluormethyi-5-chlor.

Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel | gemaf Anspruch 1
oder 2, in der X fUr Halogen steht, durch Umsetzung von Dihalogentriazolopyri-

midinen der Formel i1,

Hal A

al Fi.
NN ? N
< _I_ .
N N Hal

in der die Variablen die fiir Formel | gegebene Bedeutung haben und Hal fir ein
Halogenatom, insbesondere fiir Chior steht, mit Aminen der Formel Ill.
Z-Y-(CR R ) -CR'R -CR R

N\ i

Verfahren geméB Anspruch 9, in dem Z fUr Wasserstoff steht.

e

,_
2
;

- 1. 'rT-r N s
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Zur Bekampfung von Schadpilzen geeignetes Mittel, enthaltend einen festen
oder fitissigen Trigerstoff und eine Verbindung der Formel | gem&R Anspruch 1 9»?3 \
oder 2. .

Mittel gema Anspruch 11, enthaliend neben einer Verbindung der Formel | zu-
satzlich einen weiteren Wirkstoff.

Verfahren zur Bekdmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- -
kennzeichnet, dass man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu schitzenden Materia-
lien, Pflanzen, den Boden oder Saatgiter mit einer wirksamen Menge einer Ver-

bindung der Formel | gem&B Anspruch 1 behandeit.

Saatgut, enthaltend eine Verbindung der Formel | geméaR Anspruch 1 in einer
Menge von 1 bis 1000 g pro 100 kg.
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70

A triazolopyrimidine of the formula |

2-Y-(CRR"),-CR'R*-CR’R*-\R'
N'- N \
p

Al

N X

in which the substituents are as defined below:

R1

. R?

is hydrogen, C.-Cqz-alkyl, C,-C,z-haloalkyl, C3-Ce-cycloalkyl, Cs-Ce-halo-
cycloalkyl, C,-C,alkenyl, C,-Cyz-haloalkenyl, Cs-Cs-cycloalkenyl,
Cs-Ce-halocycloalkenyl, C»-C,ralkynyl, C2-Cz-haloalkynyl or phenyl,
naphthyl, or a five- or six-membered saturated, partially unsaturated or
aromatic heterocycle, which comprises one to four heteroatoms from the
group consisting of O, N and S,

is C;-Cg-alkyl, C,-Ce-haloalkyl, Cy-Ce-cycloalkyl, Cs-Cs-halocycloalkyl,
C.-Cs-alkenyl, C-Cg-haloalkenyl, C;-Cg-cycloalkenyl, C;-Ce-halocyclo-
alkenyl, C-Cs-alkynyl, C,-Cg-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or
six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle

-which comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N

and S,

R%R*R°R®R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?,

R*, together with R® or R®, ray also form a five- or six-membered saturated
or unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one
to three further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R®;

R? with R?, R* with R®, R® with R” may in each case together, with formation
of carbonyl groups, also be oxygen and, with formation of spiro groups,
form a C»-Cs-alkylene, or alkenyiene or alkynylene chain which may be
interrupted by one to three heteroatoms from the group consisting of O, N _

and S;

R’ to R” may in each case carry one to four identical or different groups R*:

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, C,-Cs-alkyl, C,-Cg-haloalkyl,
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C,-Ce-alkylcarbonyl, Cs-Ce-cycloalkyl, Cy-Ce-alkoxy, C;-Cg¢-haloalkoxy,
C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Ce-alkylthio, C{-Cs-alkylamino.
di-C-Ce-alkylamino, C-Cs-alkenyl, C,~-Cs-haloalkenyl, Cs-Cp-cyclo- -
alkenyl, C>-Cg-alkenyloxy, Cs-Cg-haloalkenyloxy, C-Cg-alkynyl,
C-Cs-haloalkynyl, Ca-Ce-alkynyloxy, Cs-Ce-haloalkynyloxy,
Cs-Cg-cycloalkoxy, Cs-Ce-cycloalkenyloxy, oxy-C,-Cs-alkyleneoxy,
phenyl, naphthyl, a five- to ten-membered saturated, partially
unsaturated or aromatic heterocycle which comprises one to four
heteroatoms from the group consisting of O, Nand S,

where these aliphatic, alicylic or aromatic groups for their part may be
partially or fully halogenated or may carry one to three groups R":

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, mercapto, amino, carboxyl,
aminocarbonyl, aminothiocarbonyl, alkyl, haloalkyl, alkenyl,
alkenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino,
diatkylamino, formyl, alkyicarbonyl, alkylsulfonyl, alkylsulfoxyl,
alkoxycarbonyi, alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl,
dialkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl,
dialkylaminothiocarbonyl, where the alkyl groups in these
radicals comprise 1 to 6 carbon atoms and the abovementioned
alkenyl or alkynyl groups in these radicals comprise 2 to 8
carbon'atoms;

and/or one to three of the following radicals:

cycloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl, heterocyclyloxy, where the
cyclic systems comprise 3 to 10 ring members; aryl,

aryloxy, arylthio, aryl-C,-Ce-alkoxy, aryl-C,-Ce-alkyl, hetaryl,
hetaryloxy, hetaryithio, where the aryl radicals preferably
comprise 6 to 10 ring members and the hetaryl radicals 5 or 6
ring members, where the cyclic systems may be partially or fully
halogenated or substituted by alkyl or haloalky! groups;

is zero or 1;
is halogen, C,-Cq-alkyl, C,-Cz-haloalkyl, C,-Cs-alkoxy, cyano, nit;o,

amino, C4-C,-alkylamino, di-(C;-C,}-alkylamino, C;-C,-alkyicarbonylamino,
C(O)}R, $(O)-R;
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is hydrogen,-C,-C,-alkyl, C4-C,-haloaikyl, C,-C,-alkoxy, CC,-alkenyloxy,

~ CC,-alkynyloxy, amino, C4-C,-alkylamino, di-(C;-C,)-alkylamino; where

the groups R may be substituteg by one to three groups R,
is zero, 1 or 2;
is1,2,3,40r5;

is halogen, cyano, C,-C-alkyl, C-Cs-alkoxy, C~Cy-alkenyloxy, C-Cs-

. alkynyloxy or C,-Cz-haloalkoxy,

is oxygen or sulfur;

is hydrogen, C,~-Cg-haloalkyt, Cs-Ce-cycloalkyl, C,-Cg-alkylcarbonyl, Cy-Cs-
alkoxycarbonyl, (C=O)NR*RE, C;-Cs-alkenyloxycarbonyl, Cs-Cp-
alkynyloxycarbonyl, Cs-Ce-cycloalkylcarbonyl, Cx-Ca-atkenyl, C2-Cy-
haloalkenyl, Cs.Cg-cycioalkenyl, C,-Cg-alkynyi, Co-Cg-haloalkynyl, C3-Cs-
cycloalkoxycarbonyl, Cs-Ce-cycloalkenyloxycarbonyl, C,-Cg-alkylsulfinyl,
C,-Cs-alkyithio, C,-Cs-alkyisulfonyl, phenyl, naphthyl, a five- to ten-
membered saturated, pariially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one to four hetercatoms from the group consisting of O, N and

S:;or

Z together with R® or R may also form a five- or six-membered saturated or
unsaturated ring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise
one or two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R®

the group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three
groups R";

R*, R® are independently hydrogen, C,-Ca-alkyl, C-Cs-alkenyl, Co-Cp-
alkynyl, Cs-Ce-cycloalkyl or C5-Ce-cycloalkenyl; |

R* and R® may combine with the nitrogen atom to which they are
attached to form a five- or six-membered saturated, partially
unsaturated or aromatic ring which, as well as carbon atoms, may
comprise from one to three further heteroatoms from the group
consisting of O, N and S as a ring member and/or may carry one or
more substituents R".
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2. The compound of the formula | according to claim 1 in which the substituents are
as defined below:

R‘l

R2

is hydrogen, C,-Cyz-alkyl, C1-C,>-haloalkyl, C;-Cy-cycloalkyl, C3-Cs-
halocycloalkyl, C-C,zalkenyl, C-C,2-haloalkenyl, C;-Ce-cycloalkenyl,
Cs-Cg-halocycloalkenyl, C-Cir-alkynyl, C-Cyzhaloalkynyl or phenyl,
naphthyl, or a five- or six-membered saturated, partially unsaturated or
aromatic heterocycle which comprises one to four heteroatoms from the
group consisting of O, N and S,

is C,-Cp-alkyl, C-Ce-haloalkyl, C5-Ce-cycloalkyl, Cs-Cs-halocycloalkyl,
CrCs-alkenyl, C-Cg-haloalkenyl, C;-Cg-cycloalkenyl, Cs-Cg-halocyclo-
alkenyl, C-Cg-alkynyl, C-Cg-haloalkynyi or phenyl, naphthyl, or a five- or
six-membered saturated, parially unsaturated or aromatic heterocycle
which comprises one to four heteroatoms from the group consisting of Q, N
and S,

R®R*R5R° R’ are hydrogen or one of the groups mentioned under R?,

[

R, together with R® or R®, may also form a five- or six-membered saturated
or unsaturated ring which, in addition to carbon atoms, may comprise one
to three further heteroatoms from the group consisting of O, N and $ as
ring members and/or may carry one or more substituents R*;

R? with R?, R* with R®, R® with R” may in each case together, with formation
of spiro groups, form a CCs-alkylene, or alkenylene or alkynylene chain
which may be interrupted by one to three heteroatoms from the group
consisting of O, N and S;

R’ to R" may in each case camy one to four identical or different groups R*
according to claim 1;

Z

is hydrogen, C-Cs-haloalkyl, C;-Ce-cycloalkyl, C,-Cs-alkylcarbonyl, C5-Ce-
cycloalkylcarbony!, C»-Cg-alkenyl, C-Cg-haloalkenyl, Cy-Cq-cycloalkenyl,
C,-Ce-alkynyl, C-Cs-haloalkynyl, phenyl, naphthyl, a five- to ten-membered
saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which comprises
one to four heteroatoms from the group consisting of O, N and S; or

Z together with R* or R® may aiso form a five- or six-membered saturated or
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unsaturated ring which, in addition to carbon atoms and Y, may comprise
one or two further heteroatoms from the group consisting of O, N and S as
ring members and/or may carry one or more substituents R?;

the group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three
groups R® according to claim 1.

3. The compound of the formula | according to claim 1 or 2 in which X is chlorine or
methyl, in particular chlorine.

4,  The compound of the formuia | according to any of claims 1 to 3 in which the

index p is zero.

5. The compound of the formula ! according to any of claims 1 to 4 which conform to
the formula 1.3 '

Z-C(=0)-Y-CR'R’*-CR*R*-NR'
N~
¢\
N™ N7 X
in which the variables are as defined according to the formuia | and Z is defined

- as follows:
hydrogen, C,-Cs-alkyl, C,-Cg-alkoxy, Cs-Ce-cycloalkyl, Cs-Ce-alkenyloxy, Cs-Ce-
alkynyloxy, Cs-Ce-cycloalkoxy, Ca-Ce-cycloalkenyloxy, NR*R®, a five- to ten-
membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle which
comprises one to four heteroatoms from the group consisting of O, N or S; the
group Z may be partially or fully halogenated or carry one to three groups R®.

6. The compound of the formula | according to any of claims 1 to 5 in which at least
one group L is located in the ortho-position to the point of attachment to the

triazolopyrimidine skeleton.

7. The compound of the formula | according to any of claims 1 to 6 in which the
phenyl group substituted by L, is the group A .

in which # is the point of attachment to the triaiolopyyimidine skeleton and
AMENDED SHEET
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11.

12.

13.
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L' s fluorine, chiorine, CH; or CF;

L%L* independently of one another are hydrogen or flucrine;

L> is hydrogeh. fluorine, chlorine, CN, CHs, OCHs, NHz, NHCHa, N(CHa)2 ,
C(O)NH, or C{O)CHjy; and

L° is hydrogen, fluorine, chlorine or CHj.

The compound of the formula | according to any of claims 1 to 7 in which the
phenyl group substituted by L, is one of the combinations of substituents below:
2-fluoro-6-chloro, 2,6-difluoro, 2,5-dichloro, 2-fluoro-6-methyl, 2,4,6-trifluoro,
2,6-diflucro-4-methoxy, 2-chloro-4-methoxy, pentafiuoro, 2-methyl-4-flucro,
2-trifluoromethyl, 2-methoxy-6-fluoro, 2-chlore, 2-fluoro, 2,4-difluoro,
2-fluoro-4-chloro, 2-chloro-4-fluoro, 2-chloro-5-fluoro, 2,3-difluoro, 2,5-difluoro,
2,3 4-trifluoro, 2-methyl, 2,4-dimethyl, 2-methyi-4-chloro, 2-methyl-5-fluoro,
2-fluoro-4-methyl, 2,6-dimethyl, 2,4,6-trimethyl, 2,6-difluoro4-methyl,
2-trifluoromethyl-4-fluoro, 2-trifluoromethyl-5-flucro or 2-trifluoromethyl-5-chioro.

A process for preparing a compound of the formula | according to claim 1 or 2 in
which X is halogen by reacting dihalotriazolopyrimidines of the formula II,

SO
&Y "
- N7 N7 “Hal

in which the variables are as defined for formula | and Hal is a halogen atom, in
particular chlorine, with amines of the formula 1ll.

Z-Y-(CRR")-CR'R’-CR'R’ "
a VR
The process according to claim 9 in which Z is hydrogen.

A composition suitable for controlling hamful fungi, which composition comprises
a solid or liguid carrier and a compound of the formula | according to claim 1 or 2.

The composition according to clzim 11 which, as weli as a compound of the
formula |, additionally comprises a further active compound.

A method for controlling phytopathogenic harmful fungi, which method comprises
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. 76
treating the fungi or the materials, plants, the soil or seed to be protected against ’L-\J)%
fungal attack with an effective amount of a compound of the formula | according .
to claim 1. i .

Seed comprising a compound of the formula | in an amount from 1 to 1000 g per
100 kg.
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Reivindicaciones

1.  Triazolopirimidinas de la férmula |

Z-Y-(CR'R") -CR'R™-CR*R*-NR’
N~
¢ X2
N™ N7 X

en la que los sustituyentes tienen los significados siguientes:

R' significa hidrégeno, C-Cqz-alquilo, C,-Csz-halégenoalquilo, Cs-Ce-
cicloalquilq. C;-Cy-halégenocicloalquilo, C2-Ci2-alquenilo, Qz-Cu-
halégenoalquenilo, C3-Ce-cicloalquenilo, Ca-C.-halégenocicloaIquenilo. Cr
Ciz-alquinilo, C;-Cyz-halogenoalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo
saturado, parciaimente insaturado o aromatico de cinco o seis miembros,

que contiene uno a cuatro heterodtomos del grupo O, No §,

R? significa C-Cs-alquilo, C4-Cs-halbégenoalquilo, Cs-Ce-cicloalquilo, Ca-Ce-
halégenocicloalquito, C,-Cg-alquenilo, C-Cg-haldgenoalquenito, C;-Ce-
cicloalquenilo, Cs-Cs-halégenocicloalquenilo, C;-Cs-alquinilo, Cz-C,-
hal6genoalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado. parciaimente
insaturado ¢ aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a

cuatro heterodtomos del grupo O,N o S,

R®R*R%R®R’ significan hidrégeno o uno de los grupos mencionados para R?,
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R* también puede formar con R® o R® un anillo saturado ¢ no saturado de
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cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono puede gontener
uno a tres heteroatomos adicionales del grupo O, Ny S como miembros de

anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R%

“R?con R?, R* con R®, R® con R’ también pueden significar juntos oxigeno
para la formacién de grupos carbonilo y formar una cadena de C,-Cs-
alquileno o alquenileno, alquinileno para la formacion de grupos espiro,
que puede estar interrurmnpida por uno a tres heteroatomos del grupo O, Ny

S;
R' a R? pueden llevar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes:

R®* significa halégeno, ciano, nitro, hidroxi, C-Ce-alquilo, C-Cs-
halégenoalquilo, C,-Ce-alquilcarbonilo, C3-Cg-cicloalquilo, C4-Ce-
alcoxi, C1-C-.-haI69enoaicoxi. C,-Ce-alcoxicarbonilo, C4-Cg-alquiltio,
C;-Ce-alquilamino, di-C4-Cs-alquilamino, C2-Cg-alquenilo, C,-Cs-
halégenoalquenilo, Cg-Ca-cicIoalquer;ilo, C.-Ce-alqueniloxi, C3-Ce-
halégenoalqueniloxi, C,-Cg-alquinilo, C-Ce-halégenoalquinilo, Cs-Ce-
alquinitoxi, C3-Ce-haldégenoalquiniloxi, Cs-Cs-cicloalcox, Ca-Cs-ciclb-
alqueniloxi, oxi-C,-Cs-alquilenoxi, fenilo, naftilo, un heterociclo
saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez
miembros, que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo O, N o

S,
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pudiendo estos grupos alifaticos, aliclclicos o arométicos a su vez

estar parcial o cornpletamente halogenados o llevar uno a tres

grupos R®:

Rb

significa haldgeno, ciano, nitro, hidroxi, mercapto, amino,
carboxilo, aminocarbonilo, aminotiocarbonilo, alquilo,
haloalquilo, alquenilo, alqueniloxi, alquiniloxi, alcoxi,

halégenoalcoxi, alquiltio, alquilamino, dialquilamino, formilo,

M

alquilcarbonilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoxilo, alcoxicarbonilo, .

alquilcarboniloxi, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo,
alquilaminotiocarbonilo, dialquilaminotiocarbonilo, pudiendo los

grupos alquilo en estos radicales contener 1 a 6 atomos de

- carbono y pudiendo {os mencionados grupos alquenilo o

alquinilo en 2stos radicales contener 2 a 8 4tomos de carbono;
y/o uno a tres de los radicales siguientes:

cicloalquilo, cicloalcoxi, heteroc-:yclilo. heterocicliloxi, pudiendo
los sitemas ciclicos contener 3 a 10 miembros de anillo; arilo,
ariloxi, ariltio, aril-C,-Cg-alcoxi, aril-C-Cg-alquilo, hetarilo,
hetariloxi, h_eetariltio, pudiendo los radicales arilo contener,
preferentemante, 6 a 10 miembros de aniilo, y los radicales
hetarilo contener 5 6 6 miembros de anillo, pudiendo los
sistemas ciclicos estar parcial o completamente halogenados o
sustituidos por grupos alquilo o haloalquilo;
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¢] escerod 1;

L significa halégeno, C,-C,-alquilo, C4-C;-halégenoalquilo, C4-C,-alcoxi,
ciano, nitro, amino, C4-C,-alquilamino, di-(C-C4)-alquilamino, C4-Cs-

alquilcarbonilamino, C{O}-R, $(0),-R;

R  significa hidrégeno, C,-C,-alquilo, C,-C-hal6genoalquilo, Cy-C,-
alcoxi, C,-C,-alqueniloxi, C,-C,-alquiniloxi, amino, C,-C,-alquilamino,
di-(C,-q4)-anuilamino; pudiendo los grupos R estar sustituidos por
uno a tres. grupos R®; -

n escero,162;
m es1,23,405;

X  significa halégeno, ciano, C,-C,-alquilo, Cy-Cy-alcoxi, C2-C-alqueniloxi, C-

C,-alquiniloxi o C,-C2-halégenoalcoxi,
Y  es oxigeno o azufre;

Z significa hidrégeno, C4-Cg-alquilo, C,-Cs-halégencalquilo, C3-Ce-
cicloalquilo, C,-Cs-alquil-carbonilo, C,-Cg-alcoxicarbonilo, (C=0)NR*R®, C,-
Ce-alqueniloxicarbonilo, Cy-Cs-alquiniloxicarbonilo, C3-Ce-
cicloalquilcarbonilo, Cz-Ce-alquenilo, C,-Cy-halégenoalquenilo, C3-Ce-
cicloalquenilo, C,-Cg-alquinilo, C2-Cg-halbgenoalquinilo, C3-Cq-
cicloalcoxicarbonilo, C,-Cs-cicloalqueniloxicarbonilo, C,-Cg-alquilsulfinilo,
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C.-Ce-alquiltio, C,-C, alquilsulfonilo, fenilo, naftilo, un heterociclo saturado,
parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que

- contiene uno a cuatro heterodtomos del grupo O, N0 S; 0

Z también puede formar con R® o R’ un anillo saturado o no saturado de
cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono e Y puede
lievar uno o dos heteroatomos adicionales del grupo O, Ny S como

miembros de anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R

el grupo Z puede estar parcial o completamente halogenado o llevar uno a

tres grupos R®;

R* R® significan, independientemente, hidrégenb. C1-Cs-alquilo, Cz-Cs-

alquenilo, C,-Cs-alquinilo, C3-Ce-cicloalquilo o C;-Ce-cicloalquenilo;

R* y R® pueden formar junto con el &tomo de nitrégeno, at que
estén ligados, un anillo saturado, parcialmente insaturado o
aromatico de cinco ¢ seis miembros, que ademas de atomos de
carbono pueden contener uno a tres heteroatomos adicionales del
grupo O, N y S como miembros de anillo y/o llevar uno o varios -

sustituyentes R®.

2. Compuestos de la férmula | segun la reivindicacion 1, donde los sustituyentes

tienen los significados siguientes:
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signiﬁca; hidrégeno, C,-Cyz-alquilo, C,-Cyz-haldgenoalquilo, Cs-Ce-
cicloalquilo, (_:3-Ca-halégenocicloalquilo, C2-C,z-alquenilo, C2-C -
halégenoalquenilo, C,-C,-cicloalquenilo, C3-Cs-haldgenocicloalguenilo, Co-
C.z-alquinilo, C-C42-haldgenoalquinil o fenilo, naftilo, o un heterociclo
saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco o seis miembros,

que contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo: O, No S,

significa C,-Cy-alquilo, C,-Cs-halégenoalquilo, C3-Ce-cicloalquilo, Ca-Ce-
haldgenocictoalquilo, C;-Cs-alquenilo, éz‘CrhEléQEl‘lQﬂlQU&[’l"O. Ca-Ce-
cicloalguenilo, C5-Ce-halégenocicloalquenilo, C;-Cg-alquinilo, C-Ca-
halégenoalquinilo o fenilo, naftilo, o un heterociclo saturado, parcialmente
insaturado o aromatico de cinco o seis miembros, que contiene uno a

cuatro heterodtomos del grupo: O, No S,

R?® R*R%R®R’ significan hidrdgeno o uno de los grupos mencionados para R?,

R* también puede formar con R® o R® un anillo saturado o no saturado de
cinco o seis miembros, que ademas de dtomos de carbono puede contener
uno a tres heteroatomos adicionales del grupo O, N y S como miembros de

anillo y/o llevar uno o varios sustituyentes R”;
R? con R?, R* con R®, R® con R’ también pueden significar juntos oxigeno
para la formacion de grupos carbonilo y formar una cadena de Cz-Cs-

alquileno o alquenileno, alquinileno para la formacién de grupos espiro,

Pagina modificada



EAS

4l

PF 556874

que puede estar- interrumpida por uno a tres heteropatomos del grupo O, N y

S,

R' a R’ pueden llevar cada vez uno a cuatro grupos R® iguales o diferentes

segun la reivindicacion 1;

Z significa hidrégeno, C4-Cs-alquilo, C4-Ce-halégencalquilo, Cs-Ce-
cicloalquilo, C4-Cg-alquilcarbonilo, Ca-Ce-cicloalquilcarbonilo, Cz-Co-
alquenilo, C-Cs-haldgenoalquenilo, Cs-Cs-cicloalquenilo, C,-Ce-alquinilo, -

C.-Cs-haldgenoalquinilo, fenilo, naftilo, un heterociclo saturado,

parcialmente insaturado o aromatico con cinco a diez miembros, que

contiene uno a cuatro hesteroatomos del grupo: O,No §; o

Z también puede formar con R* o R® un anillo saturado o no saturado de
cinco o seis miembros, que ademas de atomos de carbono e Y puede
llevar uno o dos heterodtomos adicionales del grupo: O, Ny S como

miembros anulares y/o uno o varios sustituyentes R®;

el grupo Z puede estar parcial c completamente halogenado o llevar uno a

tres grupos R® segln la reivindicacion 1.

3. Compuestos de la férmula | segtn las reivindicaciones 1 & 2, donde X significa

cloro o metilo, especialmente, cloro.
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Compuestos de la formula | segun una de las reivindicaciones 1 a 3, donde el

indice p es igual a cero.

Compuestos de la formula | segin una de las reivindicaciones 1 a 4 que

corresponden a la férmula 1.3

Z-C(=0)-Y-CR*R*-CR’R*NR'
NN 1.3

i/

<N¢|\N/ X
en la que las variables tienen los significados segun la férmula | y Z tiene los
siguientes significados:
hidrégeno, C4-Cp-alquilo, C,-Cg-alcoxi, Ca-Ce-cicloalquilo, Cs-Cg-alqueniloxi, Cs-
Ce-alquiniloxi, Cs-Ce-cicloalcoid, Cs-Ce-cicloalgueniloxi, NR*R®, heterociclo
saturado, parcialmente insaturado o aromatico de cinco a diez miembros, que
contiene uno a cuatro heterodtomos del grupo O, N o S; el grupo Z puede estar

parcial o completamente halogenado o lievar uno a tres grupos R®.

Compuestos de la férmula | segln una de las reivindicaciones 1 a 5, donde por
lo menos un grupo L se encuentra en la posicién orto con respecto al lugar de

enlace con el esqueléto de triazolopirimidina.

Cornptiestos de la férmula | ;Bgl'm una de las reivindicaciones 1 a 6, donde el

grupo fenilo sustituido por L, representa el grupo A
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donde # representa el lugar de gnlace con el esquelsto de trézolopirimidina y

L' significa filior, cloro, CH; 0 CF3;

L2L* significan, independientamente, hidrégeno o flior;

L® significa hidrégeno, fiGior, cloro, CN, CHs, OCHs, NH,, NHCH3 , N(CH3)2 ,
C(O)NH; o C(O)CH3; v

L%  significa hidrégeno, fltor, cloro o CHa. '

8. Compuestos de la formula | segun una de las reivindicaciones 1 a 7, donde el
grupo fenilo sustituido por L, representa una de las siguientes combinaciones de
sustitucion: 2-fluoro-8-cloro, 2,6-difluoro, 2,8-dicloro, 2-fluoro-6-metilo, 2,4,6-tri-
fiuoro, 2,6-difluoro-4-metoxi, 2-cloro-4-metoxi, pentafluoro, 2-metil-4-fluoro, 2-
trifluorometilo, 2-metoxi-6-flucro, 2-cloro, 2-fluoro, 2,4-difluoro, 2-flucro-4-cloro, 2-
cloro-4-fluoro, 2-cloro-5-fluorc, 2,3-diflucro, 2,5-difluoro, 2,3,4-trifluoro, 2-metito,
2,4-dimetilo, 2-metil-4-cloro, 2-metil-5-fluoro, 2-fluoro-4-metilo, 2,6-dimetilo, 2,4,6-
trimetilo, 2,6-difluoro-4-metilo, 2-trifluorometil-4-fluoro, 2-trifluorometil-5-fluoro 6

2-trifluorometil-5-cloro.
9.  Procedimiento para |a preparacion de los compuestos de la fdrmula | segun las

reivindicaciones 1 6 2, donde X significa halégeno, haciendo reaccionar

dihalégenotriazolopirimidinas de la formula I,
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N° "Hal
en la que |as variables tienen las definiciones indicadas para la férmula | y Hal
representa un atomo de halégeno, especialmente, cloro, con aminas de la

formula 1.
Z-Y-(CR'R) -CR'R"-CR'R’

HIN\R1

10. Procedimiento segin la reivindicacion 9, donde Z significa hidrégeno. .

11. Producto apropiados para combatir hongos nocivos, que contiene un soporte

solido o liquido y un compuesto de la férmula | segln las reivindicaciones 1 6 2.

12. Producto segun la reivindicaciéon 11, que contiene ademas de un compusesto de

la fbrmula | adicionalmente otro ingrediente activo.

13. Procedimiento para combatir hongos nocivos fitopatégenos, caracterizado
porque se tratan los hongos o los materiales, pléntas, el suelo o las semillas a
proteger frente a la infeccion por los hongos con una cantidad efectiva de un

compuesto de la formuia | segun la reivindicacion 1.

14, Semillas que contienen un compuesto de la férmula | en una cantidad de 1 a

1000 g por 100 kg.
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