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DESCRIPCION
Compuestos y métodos para el control de hongos.
Campo de la invencion

Esta invencion se refiere a la sintesis de aminopirimidinas sustituidas con arilo y métodos de usar estos compuestos
para controlar varios hongos que incluyen algunos patégenos de plantas.

Antecedentes

Los hongos comprenden uno de los mas grandes y quizds mas diversos reinos de la vida eucaridtica. Los
taxonomistas han caracterizado ya unas 70.000 especies diferentes y estiman que el reino completo puede abarcar
algo asi como un millén y medio de especies diferentes. Varios de estos organismos son una fuente de alimento tal
como los champifiones y algunos son la fuente de utiles productos quimicos tales como algunos antibiéticos. El
papel principal de la mayor parte de los hongos en el ecosistema es reciclar la materia organica y muchos hongos
estan involucrados en el proceso de descomposicién de la materia vegetal. Desafortunadamente, se conocen un
gran nimero de hongos que crecen a expensas de materiales Utiles y quizas, de forma comercialmente importante,
plantas mas importantes que las que son esenciales para la supervivencia humana.

Considerando su diversidad e impacto sobre industrias tales como la agricultura, los compuestos y métodos para
controlar los hongos reciben una gran atencion. Actualmente, se han identificado y sintetizado varios fungicidas y se
usan actualmente para proteger de los hongos patdgenos tanto las plantas ornamentales como los cultivos de
alimentos. Y mientras muchos fungicidas seguros y eficaces estan actualmente en uso, la evolucién de los hongos
patdgenos y las presiones siempre crecientes para usar bajos niveles de fungicidas en parte para reducir costes
continta creando la necesidad de nuevos fungicidas y/o medios eficaces de usar los fungicidas existentes. Un objeto
de esta presente descripcién se dirige al cumplimiento de esta necesidad.

Sumario

Una realizacion es una aminopiridina sustituida con arilo segun la Férmula 1:

R2
J\\ R7. R7
Xy X,
. R6
Q)\ N/)\N R6

i  R5

en donde X; es N 0 C-R3; X2 es N 0 C-R4 con tal de que X;1 y X2 no sean ambos N; Ri-R7 son H, CN, CHO, -SCN,
NOy, F, Cl, Br, I, alquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, halo-alquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, alcoxi C1-C4
sustituido o no sustituido, halo-alcoxi C1-C4 sustituido o no sustituido, tio-alquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, halo-
tioalquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, cicloalquilo C3-C7 sustituido o no sustituido, alquenilo C»-C4 sustituido o no
sustituido, alquinilo C,-Cy4, acilalquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, aciloxi C1-C4, alcoxicarbonilo C1-Ca, alcoxi Ci-
Cs-amino, alquil(C1-C4)-S(0O)=NH, arilo sustituido o no sustituido, heterociclo sustituido o no sustituido, en donde los
sustituyentes son uno o mas de los siguientes F, Cl, OH, CN, NO;, CHO, -SCN, alquilo(C1-C4)-S(O)n (en donde
n=0,2), alquilo C1-Ca4, halo-alquilo C;-C4, alquilamina C;-C4, alcoxi C1-C4, halo-alcoxi C1-Cg, tioalquilo C1-Ca, halo-
tioalquilo C1-Cy4, acilalquilo C1-Cs4, aciloxi C;1-Ca, alcoxicarbonilo C1-C4, alcoxi Ci1-Ca-imino, hidroxi-imino; alquilo (C;-
C4)-S(O)=NH; y Q es un arilo, sustituido o no sustituido, en donde los sustituyentes de Q se toman a partir de R1-R7.

Otra realizacion es una composicion fungicida que comprende al menos un compuesto segun la Formula 1 y un
soporte fitolégicamente aceptable.

Todavia en otra realizacién la formulaciéon antifingica incluye ademas al menos un compuesto adicional
seleccionado del grupo constituido por insecticidas y herbicidas.

Otra realizacion es un método para controlar una infestacion fangica que comprende las etapas de proporcionar al
menos un compuesto segun la reivindicacion 1; y que aplica el compuesto a una superficie adyacente a una
infestacioén fungica.

Todavia en otra realizacion es un compuesto seleccionado del grupo de aminopirimidinas sustituidas con arilo que
consiste en:
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Todavia en otra realizacién es una composicion anti-fungicida, que comprende al menos un compuesto segun las
anteriores aminopirimidinas sustituidas con arilo y un vehiculo fitolégicamente aceptable.

Todavia en otra realizacién, la composicion incluye al menos un compuesto adicional seleccionado del grupo
constituido por: insecticidas, fungicidas y herbicidas.

Otra realizacion es un método de controlar una infestacion fiingica que comprende las etapas de: proporcionar al
menos un compuesto segun el grupo de aminopirimidinas sustituidas con arilo ilustradas en la presente memoria; y
aplicar el compuesto a una superficie adyacente a una infestacién fungica.

Otra realizacién es un método de controlar una infestacion fungica, que comprende las etapas de proporcionar al
menos un compuesto de acuerdo con la Férmula 1; y aplicar el compuesto a una superficie adyacente a una
infestacioén fungica.

Descripcion

Con el propésito de fomentar la comprension de los principios de la nueva tecnologia, se hara referencia ahora a las
diversas realizaciones ejemplares de la misma, y el lenguaje especifico se usara para describir la misma. Debera
entenderse, sin embargo, que no se pretende limitar, por tanto, el alcance de la nueva tecnologia, tales como
alteraciones, modificaciones y aplicaciones adicionales de los principios de la nueva tecnologia que se contempla
como le pasaria normalmente a un experto en la técnica a la que se refiere la nueva tecnologia.

Ejemplo 1

Esquema 1, una sintesis del compuesto 1:
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En resumen, 2,5-dicloro-4-ciclopropilaminopirimidina (1 mmol, 204 mg) se disolvié en dimetoxietano (8 ml) y acido 4-
clorofenil-bérico (1,5 mmol, 234 mg), carbonato sddico (2 mmol, 2 ml de una solucién acuosa 1 molar), y se afadié
tetraquis(trifenilfosfin)paladio (0,05 mmol, 60 mg). La reaccién se calenté a reflujo durante 4 horas y se agité durante
la noche a 25°C. A continuacién, la mezcla de reaccién se filir6 a través de gel de silice usando acetato de etilo;
después se concentré y se cromatografié usando acetato de etilo al 15% en hexano para dar el producto en forma
de un solido de color blanco, de 138 mg de peso, rendimiento del 49%, Tf. 103-105°C. CG (cromatografia de
gases)/EM (espectrometria de masas) 279; RMN 'H (CDCls) ppm 8,36 (d, 2 H, J = 0,03 Hz); 8,26 (s, 1 H); 7,42 (d, 2
H, J = 0,03 Hz); 5,55 (sb, 1 H); 2,98 (m, 1 H); 0,98 (m, 1 H); 0,68 (m, 1 H).

Método de ensayo de la actividad fungicida de varios compuestos descritos en la presente memoria

Se ha encontrado que los compuestos de la presente invencion tienen un significativo efecto fungicida,
particularmente para su uso en la agricultura. Muchos de los compuestos son particularmente eficaces para uso en
cultivos agricolas y plantas de horticultura. En particular, los compuestos tienen el potencial de controlar de forma
eficaz diversos hongos indeseables que infestan utiles cultivos de plantas como se ilustra mediante los ejemplos de
la presente memoria. Se ha demostrado la actividad en hongos, incluidos, por ejemplo, las siguientes especies de
hongos representativos: la roya parda del trigo (Puccinia recondita tritici - PUCCRT) y la rojez del trigo por Septoria
(Septoria tritici - SEPTTR).

Con relacién ahora a la Tabla 1, algunos de los compuestos ejemplares se ensayaron para medir su capacidad para
impedir o curar infecciones flngicas. Las propiedades preventivas de un compuesto dado se determinaron tratando
una planta de ensayo susceptible con el compuesto ejemplar y exponiendo después la planta a esporas flngicas.
Las propiedades curativas de un compuesto dado se determinaron exponiendo primero una planta susceptible a un
hongo infeccioso y aplicando después los compuestos fungicidas ejemplares.

Los expertos en la técnica comprenderan que la eficacia de los compuestos frente a los hongos anteriores determina
la utilidad general de los compuestos como fungicidas. La actividad de los compuestos como fungicidas eficaces se
determin6é aplicando los compuestos a las plantas y observando el control de la enfermedad flngica. Los
compuestos fueron formulados a relaciones de 50 ppm y 200 ppm en 10% en volumen de acetona mas 90% en
volumen de agua con Triton X (agua desionizada 99,99% en peso + 0,01% en peso de Triton X100), dando un
“compuesto de ensayo formulado”. Los compuestos de ensayo formulados fueron aplicados a las plantas usando un
pulverizador giratorio equipado con dos toberas opuestas de atomizacion de aire que distribuian aproximadamente
1500 I/h de volumen de pulverizacion.

Con relacién, de nuevo, a la Tabla 1, los ensayos se llevaron a cabo para determinar la capacidad de un compuesto
ejemplar determinado para impedir 0 al menos limitar una infeccion fangica de la forma siguiente. Todas las plantas
del estudio fueron inoculadas con esporas de los hongos en este caso PUCCRT o SEPTTR) el dia después del
tratamiento con el supuesto fungicida. A continuacion, las plantas fueron incubadas en un medioambiente favorable
para el desarrollo de la enfermedad. La gravedad de la enfermedad se evalud 7 a 25 dias después, dependiendo de
la velocidad del desarrollo de la enfermedad. Los experimentos siguientes fueron realizados en laboratorio para
determinar la eficacia fungicida de los compuestos de la invencién.

Medida del efecto protector de varios compuestos frente a la roya de la hoja del trigo (agente causal de Bayer,
cédigo PUCCRT).

Las plantas de trigo (variedad “Yuma”) se desarrollaron a partir de semilla en una mezcla de plantacién extraida de
turba sin tierra (Metromix) hasta que las plantulas tenian una primera hoja completamente expandida. Cada
recipiente contenia 3-8 plantulas. Estas plantas fueron pulverizadas hasta humedecerse con los compuestos de
ensayo formulados. Al dia siguiente, las hojas fueron inoculadas con una suspensién acuosa de esporas de Puccinia
recondita tritici y las plantas se mantuvieron en un ambiente con gran humedad durante la noche para permitir que
las esporas germinaran e infestaran la hoja. Las plantas fueron transferidas después a un invernadero hasta que la
enfermedad se desarrollaba sobre las plantas de control sin tratar. Estos ensayos se llevaron a cabo usando dos
niveles diferentes del compuesto, 50 ppm y 200 ppm, véase la Tabla 1.

Medida del efecto preventivo de varios compuestos frente a la rojez del trigo por Septoria (agente causal de Bayer,
codigo SEPTTR).

Las plantas de trigo (variedad “Yuma”) se desarrollaron a partir de semilla en una mezcla de aproximadamente 50%
de tierra pasteurizada/50% de una mezcla sin tierra hasta que las plantulas tenian una primera hoja completamente



10

15

20

25

30

ES 2417355713

expandida. Cada recipiente contenia 3-10 plantulas. Estas plantas fueron pulverizadas hasta humedecerse con el
compuesto de ensayo formulado. Al dia siguiente, las hojas fueron inoculadas con una suspension acuosa de
esporas de Septoria tritici y las plantas se mantuvieron en un ambiente de gran humedad (un dia en una camara de
condensacion a oscuras seguido de tres dias en una camara de condensacion iluminada) para permitir que las
esporas germinaran e infectaran la hoja. Las plantas fueron transferidas después a un invernadero hasta que la
enfermedad se desarrollaba en plantas de control sin tratar. Estos ensayos se llevaron a cabo usando dos niveles
diferentes del compuesto, 50 ppm y 200 ppm, véase la Tabla 1.

Medida del efecto curativo de varios compuestos frente a la rojez del trigo por septoriasis (agente causal de Bayer,
cédigo SEPTTR).

Las plantas de trigo (variedad “Yuma”) se desarrollaron a partir de semilla en una mezcla de aproximadamente 50%
de tierra pasteurizada/50% de una mezcla sin tierra hasta que las plantulas tenian una primera hoja completamente
expandida. Cada recipiente contenia 3-10 plantulas. Estas plantas fueron inoculadas con una suspension acuosa de
esporas de Septoria tritici y las plantas se mantuvieron en un ambiente de gran humedad (un dia en una camara de
condensacion a oscuras seguido de dos dias en una camara de condensacion iluminada) para permitir que las
esporas germinaran e infectaran la hoja. Las plantas fueron después retiradas de la cAmara de condensacion y se
dejaron secar. Después de secar, las plantas inoculadas fueron pulverizadas hasta humedecerse con el compuesto
de ensayo formulado. Al dia siguiente, las plantas fueron transferidas a un invernadero hasta que la enfermedad se
desarrollaba en las plantas de control sin tratar. Estos ensayos se llevaron a cabo usando dos niveles diferentes del
compuesto, 50 ppm y 200 ppm, véase la Tabla 1.

El control de la enfermedad se determiné estimando visualmente el porcentaje de gravedad de la enfermedad en
recipientes tratados y sin tratar 7 a 24 dias después de la inoculacién, dependiendo de la velocidad de desarrollo de
la enfermedad. Las evaluaciones se hicieron tipicamente 7 u 8 dias después de la inoculacién para PUCCRT y 18 a
22 dias después de la inoculaciéon para SEPTTR. El porcentaje de control de la enfermedad (% CE) se calculd
mediante: % CE = (1 - % de gravedad de la enfermedad tratada/% de gravedad de la enfermedad sin tratar)*100.

Los compuestos de esta invencion pueden aplicarse preferiblemente en la forma de una composicion que
comprende uno o mas de los compuestos de Formula 1 con un vehiculo fitolégicamente aceptable. Las
composiciones incluyen, por ejemplo, formulaciones concentradas que estan dispersadas en agua u otro liquido
para su aplicacién, o son polvo o formulaciones granuladas que son aplicadas sin tratamiento adicional. Las
composiciones pueden ser preparadas segun procedimientos que son convencionales en la técnica quimica en
agricultura, pero que son nuevas e importantes debido a la presencia en ellas de los compuestos descritos en la
presente memoria.

Tabla 1. Aminopirimidinas sustituidas con arilo representativas y su actividad curativa y protectora medida a 50 y 200
ppm frente a los hongos patolégicos Septora tritici (SEPTTR) y Puccinia recondita (PUCCRT)

Porcentaje de control de la enfermedad
Un dia de proteccion Tres dias
de curacion
[ppm] 50 200 [ 50 | 200 50 200
Estructura molecular Namero SEPTTR PUCCRT SEPTTR
de
referencia
cl 1 90 97 93 | 97 0 0
N O
P
N “NH
Ci
Cl 2 0 35 0 0 62 72
NT O
N NH
Cl
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Porcentaje de control de la enfermedad
Un dia de proteccion Tres dias
de curacion
[ppm] 50 200 [ 50 | 200 50 200
Estructura molecular NUmero SEPTTR PUCCRT SEPTTR
de
referencia
Cl 3 74 85 99 | 97 0 0
Nl x
)\ 7
N NH
H,C
o A
cl 4 38 86 50 |99 0 18
F Nl N
P
N NH
Cl
Cl 5 38 90 99 | 99 0 0
NT O
)I\ &
N NH
Cl 6 65 95 97 | 99 0 27
'
)\ 7
HaC A
Cl 7 91 61 53 |0 50 50
B
AN
N N
H
Ci

Las dispersiones en las que se aplican los compuestos, o mas frecuentemente, son suspensiones o emulsiones
acuosas preparadas a partir de formulaciones concentradas de los compuestos. Tales formulaciones solubles en
agua, suspendibles en agua o emulsionables son bien sélidas, normalmente conocidas como polvos humectables, o
liquidas, normalmente conocidas como concentrados emulsionables, o suspensiones acuosas. La presente
invencion contempla todos los vehiculos por los que los compuestos de esta invencién pueden ser formulados para
distribuir para su uso como fungicida. Como se comprendera facilmente, puede usarse cualquier material al que
puedan afiadirse estos compuestos, con tal de que produzcan la utilidad deseada sin interferir significativamente con
la actividad fungicida de los compuestos de esta invencion.

Los polvos humectables, que pueden ser compactados para formar granulos dispersables en agua, comprenden una
mezcla intima del compuesto activo, un soporte inerte y tensioactivos. La concentracion del compuesto activo es
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normalmente de aproximadamente 10 por ciento peso/peso (% en peso) hasta aproximadamente 90% en peso, y lo
mas preferiblemente aproximadamente 25% a aproximadamente 75% en peso. En la preparacién de composiciones
en polvo humectables, los ingredientes activos pueden ser compuestos con cualquiera de los soélidos finamente
divididos, tales como profilita, talco, tiza, yeso, tierra de Fuhler, bentonita, atapulgita, almidén, caseina, gluten,
arcillas montmorilloniticas, tierras de diatomeas, silicatos purificados o similares. En tales operaciones, el soporte
finamente dividido es triturado o mezclado con el agente téxico en un disolvente organico volatil. Los tensioactivos
eficaces, que comprenden de aproximadamente 0,5% a aproximadamente 10% de polvo humectable, que pueden
ser usados en combinacién con los compuestos de la invencion incluyen ligninas sulfonadas, naftalensulfonatos,
alquilbencensulfonatos, alquilsulfatos, y tensioactivos no iénicos tales como aductos de Oxido de etileno de
alquilfenoles.

Los concentrados emulsionables de los compuestos de esta invencion comprenden una concentracion conveniente
tal como a partir de 10% a aproximadamente 50% peso/peso en un liquido adecuado. En resumen, un método para
crear estas emulsiones incluye la etapa de disolver el compuesto en un vehiculo inerte (un disolvente miscible en
agua o una mezcla de disolventes y emulsionantes organicos inmiscibles en agua). Los concentrados pueden ser
diluidos con agua y aceite para formar mezclas pulverizables en forma de emulsiones de aceite en agua. Los
disolventes orgéanicos Utiles que pueden usarse en la practica de esta invencion incluyen aromaticos, especialmente
las fracciones del petréleo naftalénicas y olefinicas de alta temperatura de ebullicion tal como nafta aroméatico
pesado y similares. También pueden usarse otros disolventes organicos como, por ejemplo, disolventes terpénicos
incluidos los derivados de colofonia, cetonas alifaticas, como ciclohexanona, y alcoholes complejos tales como 1-
etoxietanol.

Los emulsionantes que pueden emplearse de forma ventajosa en la presente memoria pueden ser facilmente
determinados por los expertos en la técnica e incluyen varios emulsionantes no iénicos, anionicos, catidnicos y
anféteros, o una mezcla de dos o mas emulsionantes. Ejemplos de emulsionantes no ionicos utiles en la preparacion
de concentrados emulsionantes incluyen , por ejemplo, los éteres de polialquilenglicol y los productos de
condensacion de alquilfenoles y arilfenoles, alcoholes alifaticos, aminas alifaticas, o acidos grasos con Oxido de
etileno, oxidos de propileno tales como alquilfenoles etoxilados, y ésteres carboxilicos solubilizados con poliol o
polioxialquileno. Los emulsionantes catidnicos incluyen compuestos de amonio cuaternario y sales de aminas
grasas. Los emulsionantes anidnicos incluyen sales (por ejemplo, de calcio) de &cidos alquilarilsulfénicos solubles en
aceite, sales de poli(éter de glicol) sulfatadas solubles en aceite y sales de poli(éteres de glicol) fosfatadas
apropiadas.

Liquidos orgéanicos representativos que pueden emplearse en preparar los concentrados emulsionables de la
presente invencion incluyen liquidos aromaticos tales como xileno, fracciones de propilbenceno o fracciones mixtas
de naftaleno, aceites minerales, liquidos organicos aromaticos sustituidos tales como ftalato de dioctilo, queroseno y
dialquilamidas de varios acidos grasos; particularmente las dimetilamidas de glicoles grasos y derivados de glicol
tales como éter n-butilico, éter etilico o éter metilico de trietilenglicol. Mezclas de dos o mas liquidos organicos son
también a menudo empleadas de forma adecuada en la preparacion del concentrado emulsionable. Los liquidos
organicos preferidos son xileno y fracciones de propilbenceno, siendo xileno el méas preferido. Los agentes
dispersantes tensioactivos se emplean normalmente en composiciones liquidas y en la cantidad de
aproximadamente 0,1 % en peso a aproximadamente 20 % en peso del peso combinado de agente dispersante y
compuesto activo. Las composiciones activas pueden también contener otros aditivos compatibles, por ejemplo,
reguladores del crecimiento de las plantas y otros compuestos biolégicamente activos usados en agricultura.

Las suspensiones acuosas pueden comprender suspensiones de los compuestos insolubles en agua de esta
invencion, dispersados en un vehiculo acuoso a una concentracion en el intervalo de aproximadamente 5% a
aproximadamente 50% peso/peso. En una realizacion, las suspensiones se preparan triturando finamente el compuesto
y mezclandolo enérgicamente en un vehiculo comprendido de agua y tensioactivos escogidos del tipo de tensioactivos
de los que se ha comentado anteriormente. Ingredientes inertes, tales como sales inorganicas y gomas sintéticas o
naturales,, pueden afiadirse también para incrementar la densidad y la viscosidad del vehiculo acuoso. A menudo es
mas eficaz triturar y mezclar el compuesto al mismo tiempo para preparar la mezcla acuosa y homogeneizarla en un
instrumento tal como un molino de arena, un molino de bolas o un homogeneizador de tipo piston.

Los compuestos se pueden aplicar también como composiciones granuladas que son particularmente Utiles cuando
se aplican la composiciéon a la tierra. Las composiciones granuladas pueden incluir de aproximadamente 0,5%
peso/peso a aproximadamente 10% peso/peso del compuesto dispersado en un soporte inerte que comprende
completamente o en gran parte de atapulgita, bentonita, diatomita, arcilla o una sustancia barata similar, divididas de
forma grosera. Tales composiciones se preparan normalmente disolviendo el compuesto en un disolvente adecuado
y aplicandolo a un soporte granulado que se ha preformado en el tamafio de particula apropiado, en el intervalo de
aproximadamente 0,5 a aproximadamente 3 mm. Tales composiciones pueden también formularse elaborando una
masa o pasta de soporte y compuesto, y triturando, y secando hasta obtener la particula granulada deseada.

Los polvos que incluyen los compuestos pueden ser preparados mezclando intimamente el compuesto en forma
pulverizada con un soporte arido adecuado en agricultura tal como, por ejemplo, arcilla caolinica, roca de origen
volcanico triturada y similares. Muchos de tales polvos pueden incluir adecuadamente desde aproximadamente 1%
en peso a aproximadamente 10% en peso del compuesto.
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Las composiciones activas pueden contener tensioactivos auxiliares para realzar propiedades como la deposicion, la
humectacion y la penetracién de las composiciones en el cultivo y organismo diana. Estos tensioactivos auxiliares
pueden emplearse opcionalmente como un componente de la formulacion o como una parte de una mezcla de
cubeta. La cantidad de tensioactivo auxiliar puede variar desde aproximadamente un porcentaje volumen/volumen
de 0,01 (% v/v) a 1,0 % v/v basado en un volumen de pulverizacion del agua, preferiblemente 0,05 a 0,5 por ciento.
Los tensioactivos auxiliares incluyen nonilfenoles etoxilados, alcoholes etoxilados sintéticos o naturales, sales de
ésteres de acidos sulfosuccinicos, organosiliconas etoxiladas, aminas grasas etoxiladas y mezclas de tensioactivos
con aceites minerales o vegetales.

Las composiciones pueden incluir opcionalmente combinaciones que comprenden al menos 1% de uno o mas de los
compuestos de esta invencién con otro ingrediente activo en agricultura (IA). Tal IA adicional puede incluir, por
ejemplo, fungicidas, insecticidas, nematocidas, miticidas, artropodicidas, bactericidas, herbicidas o combinaciones
de los mismos que son compatibles con los compuestos de la presente invencién en el medio seleccionado para su
aplicacién, y no antagonista de la actividad de los presentes compuestos. Por consiguiente, en las realizaciones de
este tipo, el otro IA se emplea como un IA suplementario para lo mismo o para un uso diferente con plantas que los
compuestos de la invencion. Los compuestos en combinacion pueden estar presentes generalmente en una relacion
de aproximadamente 1:10 a aproximadamente 100:1.

La presente invencion incluye dentro de su alcance métodos para el control o prevencion de ataque fungico. Estos
métodos comprenden aplicar los compuestos activos al locus del hongo, o a un locus en el que la infestacion debe
ser impedida (por ejemplo, aplicandolo a una planta de un cereal o de la uva. Los compuestos son adecuados para
el tratamiento de varias plantas a niveles fungicidas mientras muestren baja fitotoxicidad. Los compuestos son Utiles
en una manera protectora o erradicante. Los compuestos de esta invencion son aplicados por cualquiera de una
diversidad de técnicas conocidas, bien como compuestos o bien como composiciones que incluyen los compuestos.
Por ejemplo, los compuestos pueden ser aplicados a las raices, a las semillas o al follaje de las plantas para el
control de varios hongos sin dafiar el valor comercial de las plantas. Los materiales se aplican en la forma de
cualquiera de los tipos de formulacién generalmente usados, por ejemplo, como soluciones, polvos, polvos
humectables, concentrados fluibles, o concentrados emulsionables. Estos materiales se aplican de forma
conveniente en varias formas conocidas.

Se ha encontrado que los compuestos de esta invencion tienen un efecto fungicida significativo, particularmente
para su uso en agricultura. Muchos de los compuestos son particularmente eficaces para su uso en cultivos en
agricultura y en plantas en horticultura, o con el refuerzo de madera, pintura, cuero o moqueta.

En particular, los compuestos controlan eficazmente una variedad de hongos indeseables que infestan cultivos de
plantas utiles. Ademas de los hongos ensayados, estos compuestos tendran probablemente actividad frente a
diversos hongos, incluidos, por ejemplo, las siguientes especies de hongos representativas: mildiu lanoso de la uva
(Plasmopara viticola - PLASVI), tizon tardio del tomate (Phytophthora infestans - PHYTIN), sarna del manzano
(Venturia inaequalis - VENTIN), roya parda del trigo (Puccinia recondita - PUCCRT), la roya listada del trigo
(Puccinia striiformis - PUCCST), afiublo del arroz (Pyricularia oryzae - PYRIOR), mancha de la hoja de remolacha
ocasionada por Cercospora (Cercospora beticola - CERCBE), mildiu polvoroso del trigo (Erysiphe graminis -
ERYSGT), la rojez de la hoja del trigo (Septoria tritici - SEPTTR), mancha de la vaina del arroz (Rhizoctonia solani -
RHIZSO), cercosporelosis del trigo (Pseudocercosporella herpotrichoides - PSDCHE), podredumbre parda del
melocoton (Monilinia fructicola - MONIFC) y la gluma del trigo (Leptosphaeria nodorum - LEPTNO). Los expertos en
la técnica comprenderan que la eficacia de los compuestos de esta invencién contra los anteriores hongos determina
la utilidad general de los compuestos como fungicidas.

Los compuestos de esta invencion tienen amplios intervalos de eficacia como fungicidas. La cantidad exacta de
material activo que ha de aplicarse depende no solo del especifico material activo que ha de aplicarse, sino también
de la particular accién deseada. Las especies fungicas que han de controlarse y la etapa de crecimiento de las
mismas, asi como la parte de la planta u otro producto que ha de ponerse en contacto con el ingrediente tdxico
activo. Asi, todos los ingredientes activos de los compuestos de esta invencion, y las composiciones que contienen
el mismo, pueden no ser igualmente eficaces a concentraciones similares o contra las mismas especies fungicas.
Los compuestos de esta invencion y las composiciones son eficaces en su uso con plantas en la inhibicién de una
enfermedad y en las cantidades fitologicamente aceptables.

Aunque la nueva tecnologia se ha ilustrado y descrito en detalle en las figuras y en la descripcion anterior, la misma
debe considerarse como ilustrativa y no tiene caracter restrictivo, comprendiéndose que solo las realizaciones
preferidas se han mostrado y descrito y que se desea proteger todos los cambios y modificaciones que caen dentro
del espiritu de la nueva tecnologia. También, aunque la nueva tecnologia se ilustré6 usando ejemplos especificos,
argumentos teodricos, cantidades e ilustraciones especificas, estas ilustraciones y los comentarios que se
acompafian de ninguna manera deberia interpretarse de que limiten la tecnologia. Todas las patentes, las solicitudes
de patentes y las referencias a textos, tratados cientificos, publicaciones y otros similares referenciados en esta
solicitud se incorporan en la presente memoria como referencia en su totalidad.
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REIVINDICACIONES

1. Una aminopirimidina sustituida con arilo de férmula

R2
I R gy
T R6
Q N N
i1 R5 Ro
R1
en donde:
XiesNo C-R3;

X2 es N 0 C-R4 con tal de que X; y X2 no sean ambos N; Ri-R7 son H, CN, CHO, SCN, NOg, F, ClI, Br, |, alquilo C1-C4
sustituido o no sustituido, halo-alquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, alcoxi C1-C4 sustituido o no sustituido, halo-
alcoxi C1-C4 sustituido o no sustituido, tio-alquilo C1-C4 sustituido o no sustituido, halo-tioalquilo C1-C4 sustituido o no
sustituido, cicloalquilo C3-C7 sustituido o no sustituido, alquenilo C»-C4 sustituido o no sustituido, alquinilo C,-Ca,
acilalquilo C;-C4 sustituido o no sustituido, aciloxi C1-Ca, alcoxicarbonilo C:-Ca, alcoxi Ci-Cs-amino, alquil(C1-Ca)-
S(O)=NH, arilo sustituido o no sustituido, heterociclo sustituido o no sustituido, en donde los sustituyentes son uno o
mas de los siguientes F, Cl, OH, CN, NO2, CHO, SCN, alquilo(C1-C4)-S(O)n (en donde n=0,2), alquilo C;-Ca, halo-
alquilo C;1-C4, alquil C1-C4-amina, alcoxi C1-Ca, halo-alcoxi C1-Ca, tioalquilo C1-C4, halo-tioalquilo C1-Cs, acilalquilo Cq-
C.4, aciloxi C1-Cy, alcoxicarbonilo C1-Cy, alcoxi C1-Cas-imino, hidroxi-imino; alquilo (C1-C4)-S(O)=NH; y

Q es arilo, sustituido o no sustituido, en donde los sustituyentes de Q se toman a partir de las R1-Ry,

con la condicion de que la aminopirimidina sustituida con arilo no sean 1-{[6-cloro-2-(4-clorofenil)pirimidin-4-
illamino}ciclopropanocarboxilato de etilo o  1-{[2-(4-clorofenil)-6-(2-fluoro-5-metoxifenil)pirimidin-4-illamino}-
ciclopropanocarboxilato de etilo.

2. Una composicion fungicida, que comprende al menos un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 y un
soporte fitol6gicamente aceptable.

3. La composicion segun la reivindicacion 2, que incluye ademdas al menos un compuesto adicional seleccionado
del grupo constituido por: insecticidas, fungicidas y herbicidas.

4. Un método para controlar una infestacion fangica, que comprende las etapas de:
proporcionar al menos un compuesto segun la reivindicacion 1; y
aplicar el compuesto a una superficie adyacente a una infestacion fungica.

5. Un compuesto segun la reivindicacion 1, seleccionado del grupo constituido por:
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6. Una composicion fungicida, que comprende al menos un compuesto segun la reivindicacion 5, y un soporte

fitlbgicamente aceptable.

7. La composicidon segun la reivindicacion 6, que incluye ademas al menos un compuesto adicional seleccionado
del grupo constituido por: insecticidas, fungicidas y herbicidas.

8. Un método para controlar una infestacion fungica, que comprende las etapas de:
proporcionar al menos un compuesto segun la reivindicacion 5; y

aplicar el compuesto a una superficie adyacente a una infestacion fangica.
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