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DESCRIPCION
Uso de compuestos de tipo estrobilurina para combatir hongos fitopatégenos resistentes a inhibidores de Qo

La presente invencion se refiere al uso de compuestos de tipo estrobilurina de formula | y a los N-6xidos y las sales
de los mismos para combatir hongos fitopatdgenos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b
gue confiere resistencia a los inhibidores de Qo, y a métodos para combatir tales hongos. La invencion también se
refiere a compuestos novedosos, procesos de preparacion de estos compuestos, a composiciones que comprenden
al menos un compuesto tal, a aplicaciones para la salud de la planta y a semillas recubiertas con al menos un
compuesto tal.

Los fungicidas de los inhibidores de Qo, frecuentemente denominados fungicidas de tipo estrobilurina (Sauter 2007:
Capitulo 13.2. Strobilurins and other complex Il inhibitors. En: Kramer, W.; Schirmer, U. (Ed.) - Modern Crop
Protection Compounds. Volumen 2. Wiley-VCH Verlag 457-495), se usan convencionalmente para controlar varios
patégenos fungicos en cultivos. Los inhibidores de Qo funcionan normalmente inhibiendo la respiracién al unirse a
un centro de oxidacion de ubihidroquinona de un complejo de citocromo bc; (complejo de transporte de electrones
Ill) en las mitocondrias. Dicho centro de oxidacion esta localizado en el lado exterior de la membrana mitocondrial
interna. Un claro ejemplo del uso de inhibidores de Qo incluye el uso de, por ejemplo, estrobilurinas en trigo para el
control de Septoria tritici (también conocido como Mycosphaerella graminicola), que es la causa de las manchas
foliares del trigo. Desafortunadamente, el amplio uso de tales inhibidores de Qo ha producido la seleccion de
patégenos mutantes que son resistentes a tales inhibidores de Qo (Gisi et al., Pest Manag Sci 56, 833-841, (2000).
La resistencia a los inhibidores de Qo se ha detectado en varios hongos fitopatégenos, tales como Blumeria
graminis, Mycosphaerella fijiensis, Pseudoperonospora cubensis o Venturia inaequalis. Si bien en tanto se
detectaron varios mecanismos de resistencia (por ejemplo, Jabs et al. Phytomedizin 31, 15-16 (2001); Olaya et al.,
Pestic Sci 54, 230-236 (1998), la mayor parte de la resistencia a los inhibidores de Qo en usos agricolas se ha
atribuido a patégenos que contienen una Unica sustitucion de restos de aminoacidos G143A en el gen del citocromo
b para su complejo de citocromo bc;, la proteina diana de los inhibidores de Qo. Véanse, por ejemplo, Lucas, Pestic
Outlook 14(6), 268-70 (2003); y Fraaije et al., Phytopathol 95(8), 933-41 (2005). Asi, son deseables nuevos métodos
y composiciones para controlar enfermedades inducidas por patégenos en cultivos, que comprenden plantas
sometidas a patégenos que son resistentes a los inhibidores de Qo. Ademas, en muchos casos, en particular a bajas
tasas de aplicacion, la actividad fungicida de los compuestos fungicidas analogos de la estrobilurina conocidos no es
satisfactoria, especialmente en caso de que una alta proporcién de los patégenos fingicos contengan una mutacién
en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a los inhibidores de Qo. Basandose en esto, también fue
un objetivo de la presente invencidén proporcionar compuestos que tuvieran una mejor actividad y/o un espectro de
actividad mas amplio contra hongos fitopatégenos dafiinos.

"Inhibidor de Qo0", como se usa en el presente documento, incluye cualquier sustancia que es capaz de reducir y/o
inhibir la respiracion fijandose a un centro de oxidacién de ubihidroquinona de un complejo de citocromo bc; en las
mitocondrias. El centro de oxidacion normalmente esta localiza en el lado externo de la membrana mitocondrial
interna.

A partir del documento WO 2009/155095 se conoce el uso de un inhibidor de Qi UK2A de la féormula
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para combatir hongos fitopatdgenos que son resistentes a los inhibidores de Qo. Los inhibidores de Qo funcionan
normalmente inhibiendo la respiracién al fijarse a un centro de oxidacion de ubihidroquinona de un complejo de
citocromo bci en las mitocondrias, estando dicho centro de oxidacion localizado en el lado interior de la membrana
mitocondrial interna.

Los compuestos analogos de la estrobilurina segun la presente invencién se diferencian de aquellos descritos en la
publicacion anteriormente mencionada por la formula | especifica y por inhibir la respiracion al fijarse a un centro de
oxidacion de ubihidroguinona de un complejo de citocromo bci en las mitocondrias que los define como inhibidores
de Qo. Ademas de los elementos estructurales especificos de analogos de estrobilurina R, estos compuestos
contienen dos atomos de carbono especificos unidos por un doble enlace, en el que los grupos R! y R tienen
orientacion cis, o R? y RZ, junto con los dos atomos de carbono anteriormente mencionados que los unen, forman un
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anillo de fenilo si R* es 4-metil-1,4-dihidro-tetrazol-5-on-1-ilo.

Por consiguiente, la presente invencion se refiere al uso de compuestos de la férmula |

en la que:

R, R? independientemente entre si, son hidrégeno, halégeno, alquilo C;-C4, alcoxi Ci-Ca, alquenilo C2 Cs,
alquen|IOX| C>-Cs, alquinilo C2 Ce, cicloalquilo Cs-Cs 0 cicloalquil Cs-Cs-alquilo C1-C4, en los que los grupos R' y R?
tienen orientacion CIS oR' y R?, junto con los dos atomos de carbono que los unen, forman un anillo de fenilo a
cond|C|0n de que R sea 4-metil-1,4-dihidro-tetrazol-5-on-1-ilo (férmula R4-7), y en los que los restos alifaticos de R*
ylo R? o el anillo de fenilo anteriormente mencionado pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo namero de grupos R?
iguales o diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de: R* haldgeno, CN, nitro, alquilo C1-Ca,
alcoxi C1-Ca, haloalquilo C;1-C4 y haloalcoxi C1-Ca;

Y es un enlace directo o un grupo divalente seleccionado de -OCH;-, -CH-, -CH,CH>-, -C(Z)=N-O-CH>-, -CHZ-
C(Z)=N-O-CH;-, -O-N=C(Z)-C(Z)=N-O-CH;-, -C(=0)-C(Z)=N-O-CHz- y C( N-O-Z)-C(Z)=N-O-CHz-, en los que el
enlace representado a la izquierda del grupo dlvalente Y esta unido a R® y el enlace representado a la derecha esta
unido al &tomo de carbono que esta sustituido con R?, y

Z, que puede ser igual o diferente a cualquiera otro Z, es hidrégeno, alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cg;

R®es fenilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico,
en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclilo incluyen, ademas de Ios atomos de carbono, 1,2,3 04
heteroatomos seleccionados del grupo de N, Oy S; en el que los grupos ciclicos R® pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta
el maximo numero posible de grupos R® iguales o diferentes que independientemente entre si estan seleccionados
de:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R’ es amino, halégeno, hidroxilo, oxo, nitro, CN, carboxilo,
alquilo C1-C4, alquenilo C»-C4, alquinilo C»-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-Ca, cicloalquilo C3-Cs,
cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C2-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-C4, alqueniloxi C,-Cs-imino-
alquilo C;-C4, alquiniloxi C»-Ce-imino-alquilo C;-C4, alquil Ci-Cs-amino, alcoxi C;-Cs-carbonilo, alquil C;-Ca-
carboniloxi, fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o
aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en N, O
y S como miembros de anillo; y en el que los grupos fenilo y heterociclilo R® anterlormente mencionados estan
unidos mediante un enlace directo, un atomo de omgeno o de azufre, y dos radicales R® que estan unidos a atomos
del miembro de anillo adyacente del grupo ciclico R” pueden formar junto con dichos atomos del miembro de anillo
un ciclo condensado de 5, 6 o 7 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico, que puede ser un
carbociclo o heterociclo, en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclo incluyen, ademas de los atomos
de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados del grupo deN,OyS, enel que los grupos alifaticos o ciclicos
R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 0 hasta el maximo nimero posible de grupos R® iguales o diferentes:

R, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C»-C4, alquinilo C»-Cg, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, alcoxi Cq1-Cs-imino-alquilo C1-Ca,
alqueniloxi C,-Ce-imino-alquilo C;-C4 , alquiniloxi Cz-Ce-imino-alquilo C;-C4, alcoxi C;-Ce-imino-, alqueniloxi C,-Ce-
imino-, alquiniloxi C»-Ce-imino-, haloalqueniloxi C,-Ce-imino-, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo Cs-Cs, fenilo o un
heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono,
contiene uno a tres heteroatomos del grupo que consiste en N, O y S como miembros de anillo; en el que los grupos
ciclicos R® anteriormente mencionados estan unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre, y
en el que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 0 hasta el maximo nimero posible de
grupos RY iguales o diferentes:

RY, que puede ser igual o diferente a cualquier otro RY es halégeno, alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-C4; 0
R®es -CR*=N-O-R®, en la que
R* es amino, hidroxilo, alquilo C1-Cy4, alquenilo C»-Cy4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi Ci1-

C,, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi Ci1-Cs-imino-alquilo C1-Cy,
alquil C1-C4-amino, alcoxi C1-Ca-carbonilo, alquil C1-C4-carboniloxi, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo



10

15

20

25

30

35

ES 2 590 466 T3

mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de
carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, N y S como miembros de anillo; y en el
que el ciclico R* anteriormente mencionado esta unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de
azufre;

RBes alquilo C1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C1-C4, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo Cs-Cs, alcoxi
C1-Cy-imino-alquilo C1-C4, alcoxi C1-Cas-carbonilo, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico
de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene
uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como miembros de anillo;

en el que los grupos alifaticos o ciclicos R" ylo R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 0 hasta el maximo nimero
posible de grupos R°® iguales o diferentes:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C»-C,, alquinilo C,-Cg, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C1-Ca;

R*es un grupo monovalente seleccionado de las formulas R4-1 a R4-7

o o T
-O. .0 o) o) CH, .
*~H XS XS X,
3 CH, CH, CH3
R4-1 R4-2 R4-3 R4-4
O§L0H3 ; O N T
X [ OO O
“CH, O’N /N-
6
R4-5 R4-6 R R47

en las que la linea dentada define el punto de union, y

X es un enlace directo o un grupo divalente CH,, O 0 NH,

R® es alquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, haloalquilo C1-C4, haloalcoxi C1-C4 o cicloalquilo Cs-Ce,
R%es alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;

y los N-6xidos y las sales agricolamente aceptables de los mismos, para combatir hongos fitopatdgenos que
contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo.

Ademas, la presente invencion también se refiere a métodos para combatir hongos fitopatégenos que contienen una
mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo usando los compuestos
anteriormente mencionados de férmula I.

Ciertos compuestos de tipo estrobilurina de férmula I, en la que R* es 1-metoxicarbonil-2-metoxi-eten-1-ilo (definido
como R4-2 en el presente documento, en la que X es O) y R' es CFs, se mencionan en el documento WO
1998/021174: éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(4-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico
(CAS n.° 207852-99-1); éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-
pent-3-enoico (207853-00-7); éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-4-metil-5-(3-fenoxifenoxi)-3-
trifluorometil-pent-3-enoico; y éster metilico del acido (E)-5,5,5-trifluoro-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-3-metil-4-(4-
fenoxi-fenoximetil)-pent-3-enoico. Sin embargo, no se menciona que los compuestos de tipo estrobilurina inhiben
patégenos flngicos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a
inhibidores de Qo. Il

Ademas, la preparacion del compuesto éster metilico del acido (2E,3Z)-2-(etiliden)-5-fenil-3-pentenoico (CAS n.°
681026-20-0) se ha descrito en J Organomet Chem 689, 575-584 (2004).

Ademas, ciertos compuestos de tipo estrobilurina, en los que R' y R?, junto con los dos atomos de carbono que los

4



10

15

20

25

30

35

40

45

ES 2 590 466 T3

unen, forman un anillo de fenilo y en los que R* es 1-metil-1,4-dihidro-tetrazol-5-on-4-ilo (R4-7) se conocen, entre
otras cosas, de los documentos WO 1996/036229, WO 1999/046246 y DE 199 00 571 A1l.

Los compuestos segun la presente invencion se diferencian de aquellos descritos en las publicaciones anteriormente
mencionadas en que R' y R? no forman con los dos atomos de carbono gue los unen un anillo de fenilo, y que se
excluyen el éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(4-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico
(207852-99-1);

éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico (207853-00-
7); éster metilico del acido (E)-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-4-metil-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico;
éster metilico del acido (E)-5,5,5-trifluoro-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-3-metil-4-(4-fenoxi-fenoximetil)-pent-3-enoico; y
éster metilico del acido (2E,32)-2-(etiliden)-5-fenil-3-pentenoico (CAS n.° 681026-20-0).

Por lo tanto, seglin un segundo aspecto, la invencion proporciona compuestos de férmula | que se representan por
la formula |

2

R

R?:_Y/J\(Fﬂ |’
4

R
en la que:

Rl, R? independientemente entre si, son hidrégeno, halégeno, alquilo C;-Cs4, alcoxi Ci-Cs4, alquenilo C,-Cg,
alqueniloxi C»-Cg, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs 0 cicloalquil C3-Cs-alquilo C31-Ca, en los que los grupos R' y R?
tienen orientacion cis, en los que los restos alifaticos de R! ylo R? pueden llevar 1, 2, 3 o0 hasta el maximo niimero de
grupos R? iguales o diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de:

R*  haldgeno, CN, nitro, alquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, haloalquilo C1-C4 y haloalcoxi C1-Ca;

Y es un enlace directo o un grupo divalente seleccionado de -OCH;-, -CH-, -CH,CH,-, -C(Z)=N-O-CH>-, -CHZ-
C(Z)=N-O-CHz-, -O-N=C(Z)-C(Z)=N-O-CH-, -C(=0)-C(Z)=N-O-CHz- y -C(=N-0-Z)-C(Z)=N-O-CHz-, en los que el
enlace representado a la izquierda del grupo divalente Y esta unido a R® y el enlace representado a la derecha esta
unido al &tomo de carbono que estéa sustituido con R?, y

Z, que puede ser igual o diferente a cualquiera otro Z, es alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;

R® es fenilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico,
en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclilo incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1,2,3 04
heteroatomos seleccionados del grupo de N, O y S; en el que los grupos ciclicos R? pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta
el maximo namero posible de grupos R® iguales o diferentes que independientemente entre si estan seleccionados
de:

Rb, que puede ser igual o diferente a cualquier otro Rb, es amino, halégeno, hidroxilo, oxo, nitro, CN, carboxilo,
alquilo C1-C4, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Ca, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-Ca, cicloalquilo C3-Cs,
cicloalquenilo Cs3-Cs, alqueniloxi C»-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-C4, alqueniloxi C,-Cs-imino-
alquilo C;-C4, alquiniloxi C»-Ce-imino-alquilo C;3-C4, alquil Ci-Cs-amino, alcoxi C;i-Cs-carbonilo, alquil C;-Ca-
carboniloxi, fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o
aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en N, O
y S como miembros de anillo; y en el que los grupos fenilo y heterociclilo R" anteriormente mencionados estan
unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre; y dos radicales RP gue estan unidos a atomos
del miembro de anillo adyacente del grupo ciclico R® pueden formar junto con dichos atomos del miembro de anillo
un ciclo condensado de 5, 6 o 7 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico, que puede ser un
carbociclo o heterociclo, en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclo condensado incluyen, ademas de
los atomos de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados del grupo de N, O y S, y en el que los grupos
alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero posible de grupos R® iguales o
diferentes:

R, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C»-C4, alquinilo C»-Cg, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, alcoxi Cq1-Cs-imino-alquilo C1-Ca,
alqueniloxi C,-Ce-imino-alquilo C;-Ca4, alquiniloxi C,-Ces-imino-alquilo C1-Ca, alcoxi C1-Cas-imino-alquilo C;-Ca4, alcoxi
C1-Ce-imino-, alqueniloxi C»-Ce-imino-, alquiniloxi C,-Cs-imino-, haloalqueniloxi C,-Cs-imino-, cicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que,
ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del grupo que consiste en N, O y S como
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miembros de anillo; en el que los grupos ciclicos R® anteriormente mencionados estan unidos mediante un enlace
directo, un atomo de oxigeno o de azufre y en el que los grupos alifaticos o ciclicos R pueden llevar por su parte 1,
2, 3 0 hasta el maximo numero posible de grupos RY iguales o diferentes:

RY, que puede ser igual o diferente a cualquier otro RY es halégeno, alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cg;
o}
R® es -CR*=N-0O-R®, en la que

R* es amino, hidroxilo, alquilo C1-Cy4, alquenilo C»-Cy4, alquinilo C2-C4, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi Ci1-
C,, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi Ci1-Cs-imino-alquilo C1-Ca,
alquil C1-C4-amino, alcoxi C1-Ca-carbonilo, alquil C1-C4-carboniloxi, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo
mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de
carbono, contlene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, N y S como miembros de anillo; y en el
que el ciclico R* anteriormente mencionado esta unido mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de
azufre;

RBes alquilo C;1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C1-C4, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo Cs-Cs, alcoxi
C1-Cy4-imino-alquilo C1-C4, alcoxi C1-Cas-carbonilo, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico
de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico o que, ademas de atomos de carbono, contiene
uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como miembros de anillo;

en el que los grupos alifaticos o ciclicos R" ylo = pueden llevar por su parte 1, 2, 3 0 hasta el maximo nimero
posible de grupos R®iguales o diferentes:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C»-C4, alquinilo C,-Cg, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C1-Ca;

R*es un grupo monovalente seleccionado de las formulas R4-1 a R4-7

L T
\CHS : g\/o g LCHy : N\Rs
Hy s :

*cH, X ‘CH,
R4-1 R4-2 R4-3 Rd-4
Oﬁl\/CHa ; 0 0 o
I N "CH, ; Oﬁ/ N
*~cH N N-N
3 O "é
R4-5 R4-6 R R47

en las que la linea dentada define el punto de union, y en las que

X es un grupo divalente O o NH,

R® es alquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, haloalquilo C1-C4, haloalcoxi C1-C4 o cicloalquilo Cs-Ce,
R%es alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;

y los N-6xidos y las sales agricolamente aceptables de los mismos, excepto el éster metilico del acido (E)-2-[1-
metoxi-met-(E)-iliden]-5-(4-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico (207852-99-1), éster metilico del acido (E)-2-
[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico (207853-00-7); éster metilico del acido (E)-
2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-4-metil-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico, éster metilico del acido (E)-5,5,5-
trifluoro-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-3-metil-4-(4-fenoxi-fenoximetil)-pent-3-enoico, y

éster metilico del acido (2E,32)-2-(etiliden)-5-fenil-3-pentenoico (CAS n.° 681026-20-0).

Los 5 compuestos anteriormente mencionados se han desvelado anteriormente, véase la pagina 5 en el presente
documento.
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El término "compuestos I" se refiere a compuestos de férmula I. Asimismo, esta terminologia se aplica a todas las
sub-férmulas, por ejemplo, "compuestos 1.2" se refiere a compuestos de formula 1.2 o "compuestos V" se refiere a
compuestos de formula V, etc.

Los compuestos | pueden obtenerse por diversas vias en analogia a los procesos del estado de la técnica conocidos
(por ejemplo, documento WO 1998/021174, J Organomet Chem 689, 575-584 (2004), documento WO 1996/036229)
y, ventajosamente, por las sintesis mostradas en los siguientes esquemas y en la parte experimental de la presente
solicitud.

Un método adecuado para preparar los compuestos | se ilustra en el Esquema 1. Empieza con la reduccién de un
compuesto Il de acetileno con un agente reductor como hidruro de litio y aluminio, preferentemente en presencia de
un disolvente. Disolventes adecuados son inertes contra el agente reductor usado y se seleccionan preferentemente
de éteres ciclicos o alifaticos como dietil éter, tetrahidrofurano (THF), 1,4-dioxano y metil-terc-butil éter (MTBE). La
temperatura de reaccién puede estar entre -40 °C y 100 °C, preferentemente -20 y 60 °C. Después de formarse un
producto intermedio reducido, se afiade un compuesto de estafio de férmula Ill, en la que Alk defines un residuo de
alquilo adecuado como metilo, etilo, n-propilo o n-butilo y en la que L es un grupo saliente tal como halégeno, etoxi y
metoxi, en particular metoxi. El producto intermedio IV resultante es un compuesto estable que puede aislarse y
purificarse con los métodos usuales (por ejemplo, extraccién y cromatografia).

El compuesto IV se hace reaccionar adicionalmente con el compuesto V para dar el producto intermedio VI
aplicando los métodos usuales para el acoplamiento de alcoholes alifaticos con compuestos IV de hidroxilo. La
reaccion de Mitsunobu ha demostrado ser especialmente (til.

El compuesto VI se acopla entonces con el compuesto VI, en el que LG es un grupo saliente, que es
preferentemente halégeno (excepto flior) o un grupo sulfoniloxi tal como triflato, preferentemente en presencia de un
catalizador adecuado tal como catalizadores de metales de transicion conocidos, mas preferentemente catalizadores
de paladio, en los que el ligando puede ser trifurilfosfina, trifenilfosfina, tritolilfosfina o ligandos de fosfina bidentados.
Pueden afiadirse compuestos de cobre tales como Cul; para mejorar la reaccion. Aqui es posible una amplia
variedad de disolventes, prefiriéndose THF, 1,4-dioxano y amidas como dimetilformamida (DMF). Las temperaturas
de reaccion pueden ser -20 a 150 °C, preferentemente 20 a 120 °C.

Los compuestos resultantes I, en los que Y es -OCH»- y R?es H, pueden modificarse adicionalmente. Por ejemplo, si
R’ contiene un grupo éster, VIl puede transformarse en una metilamida mediante reaccién con metilamina.

Esquema 1:
LiAHa )
NaOMe
HO/\ + L< —_— (7 snAlkg
Rl SnAlks
I il HO™
3_OH 30
R= R N\R  R—LG g
R— 1
V Vi R
SnAlk N
v N
VI Catalizador R
R2=H
Y =-CH:2

Otro método general para preparar compuestos | se ilustra en el Esquema 2. Los materiales de partida VIII son tanto
conocidos como pueden prepararse analogamente a compuestos conocidos. La reaccion de Wittig-Horner de
compuestos VIII con compuestos IX ilustrada aqui (véase también Tetrahedron Lett. 1988, 29, 3361) puede
sustituirse por la reaccién de Wittig si esto produce mejores rendimientos. Estas reacciones, ademas de las
condiciones de reaccion, son muy conocidas. Un problema especifico es la relacion E/Z en el doble enlace recién
formado. El isémero deseado va normalmente acompafiado de algun isémero no deseado, que tiene que eliminarse
por purificacion conocida en la técnica (por ejemplo, cromatografia, destilacion, cristalizacion, etc.).
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Esquema 2:

O
- jl\ _o-Alquilo g
Ny NR? >{ O-Alquilo —> |
Vil IX

Una via para los compuestos |, en la que R* es de formula R4-4, se ilustra en el Esquema 3. El compuesto X puede
obtenerse por ejemplo, a partir del compuesto VI por reaccion directa con yodo. El yodo en los compuestos X puede
sustituirse con otros grupos salientes adecuados, por ejemplo, con bromo, cloro o triflato. EI atomo de sodio en la sal
VII puede sustituirse con otros atomos metalicos adecuados, por ejemplo, potasio, litio, magnesio, calcio, etc. La
reaccion de acoplamiento de X y Xl se realiza preferentemente en presencia de un catalizador de metal de transicion
que es preferentemente cobre en presencia de un sistema de ligando que contiene nitrégeno (véase, por ejemplo:
Tetrahedron Lett 2008, 49 (26), 4196-4199; Org Lett. 2004, 6 (11), 1809-1812).

Esquema 3:

Xl
b Mg R :
Vi — /ﬁ’R T L YRR
Catalizador R

Si no pueden obtenerse compuestos | individuales por las vias descritas anteriormente, pueden prepararse por
derivatizacion de otros compuestos |I.

Si la sintesis da mezclas de is6meros en el caso de oximas, una separacién es generalmente no necesariamente
requerida ya que en algunos casos los isomeros individuales pueden convertirse entre si durante el procesamiento
para su uso o durante la aplicacion (por ejemplo, bajo la accién de luz, acidos o bases). Tales conversiones también
pueden tener lugar después de uso, por ejemplo, en el tratamiento de plantas en la planta tratada, o en el hongo
dafiino que va a controlarse.

En las definiciones de las variables dadas anteriormente se usan términos colectivos que son generalmente
representativos de los sustituyentes en cuestion. El término "C,-Cn" indica el nUmero de atomos de carbono posible
en cada caso en el sustituyente o resto de sustituyente en cuestion.

El término "halégeno” se refiere a fltor, cloro, bromo y yodo.

El término "alquilo C;1-C¢" se refiere a un grupo de hidrocarburo saturado de cadena lineal o ramificado que tiene 1 a
6 atomos de carbono, por ejemplo, metilo, etilo, propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-metilpropilo, 2-metilpropilo (isobutilo),
1,1-dimetiletilo, pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-dimetilpropilo, 1-etilpropilo, 1,1-dimetilpropilo,
1,2-dimetilpropilo, hexilo, 1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-
dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1,1,2-
trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo y 1-etil-2-metilpropilo. Asimismo, el término "alquilo C1-C4" se
refiere a un grupo alquilo de cadena lineal o ramificado que tiene 1 a 4 atomos de carbono.

El término "haloalquilo C1-C4" se refiere a un grupo alquilo de cadena lineal o ramificado que tiene 1 a 4 atomos de
carbono (como se definid anteriormente), en el que algunos o todos los atomos de hidrégeno en estos grupos
pueden sustituirse con atomos de halégeno como se ha mencionado anteriormente, por ejemplo, clorometilo,
bromometilo, diclorometilo, triclorometilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, clorofluorometilo,
diclorofluorometilo, clorodifluorometilo, 1-cloroetilo, 1-bromoetilo, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-
trifluoroetilo, 2-cloro-2-fluoroetilo, 2-cloro-2,2-difluoroetilo, 2,2-dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo y
pentafluoroetilo, 2-fluoropropilo, 3-fluoropropilo, 2,2-difluoropropilo, 2,3-difluoropropilo, 2-cloropropilo, 3-cloropropilo,
2,3-dicloropropilo, 2-bromopropilo, 3-bromopropilo, 3,3,3-trifluoropropilo, 3,3,3-tricloropropilo, CH2-CsFs, CF,-C;Fs,
CF(CF3)2, 1-(fluorometil)-2-fluoroetilo, 1-(clorometil)-2-cloroetilo, 1-(bromometil)-2-bromoetilo, 4-fluorobutilo, 4-
clorobutilo, 4-bromobutilo o nonafluorobutilo. Asimismo, el término "haloalquilo C1-Cg" se refiere a un grupo alquilo de
cadena lineal o ramificado que tiene 1 a 6 atomos de carbono.
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El término "alcoxi C1-Cs" se refiere a un grupo alquilo de cadena lineal o ramificado que tiene 1 a 6 atomos de
carbono que esta unido mediante un oxigeno, en cualquier posicion en el grupo alquilo, por ejemplo, OCHzs,
OCH,CHj3, O(CH>)2CHs, 1-metiletoxi, O(CH2)sCHs, 1-metilpropoxi, 2-metilpropoxi o 1,1-dimetiletoxi, O(CH2)sCHs o
O(CH2)sCHs. Asimismo, el término "alcoxi C1-C4" se refiere a un grupo alquilo de cadena lineal o ramificado que
tiene 1 a 4 atomos de carbono que esta unido mediante un oxigeno, en cualquier posicidn en el grupo alquilo.

El término "haloalcoxi C1-C4" se refiere a un grupo alcoxi C1-C4 como se definié anteriormente, en el que algunos o
todos los atomos de hidrégeno pueden sustituirse con atomos de halégeno como se ha mencionado anteriormente,
por ejemplo, OCH;F, OCHF;, OCF3;, OCH2Cl, OCHCI;, OCCIs, clorofluorometoxi, diclorofluorometoxi,
clorodifluorometoxi, 2-fluoroetoxi, 2-cloroetoxi, 2-bromoetoxi, 2-yodoetoxi, 2,2-difluoroetoxi, 2,2,2-trifluoroetoxi, 2-
cloro-2-fluoroetoxi, 2-cloro-2,2-difluoroetoxi, 2,2-dicloro-2-fluoroetoxi, 2,2,2-tricloroetoxi, OC,Fs, 2-fluoropropoxi, 3-
fluoropropoxi, 2,2-difluoropropoxi, 2,3-difluoro-propoxi, 2-cloropropoxi, 3-cloropropoxi, 2,3-dicloropropoxi, 2-
bromopropoxi, 3-bromopropoxi, 3,3,3-trifluoropropoxi, 3,3,3-tricloropropoxi, OCH;-CzFs, OCF,-C;Fs, 1-(CH2F)-2-
fluoroetoxi, 1-(CH.Cl)-2-cloroetoxi, 1-(CH2Br)-2-bromoetoxi, 4-fluorobutoxi, 4-clorobutoxi, 4-bromobutoxi o
nonafluorobutoxi. Asimismo, el término "haloalcoxi C;-C¢" se refiere a un grupo alcoxi C;1-Ce¢ como se definio
anteriormente, en el que algunos o todos los atomos de hidrogeno pueden sustituirse con atomos de halégeno como
se ha mencionado anteriormente.

El término "alcoxi C;-Cy-alquilo C1-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 &tomos de carbono, en el que un atomo de
hidrégeno del radical alquilo esta sustituido con un grupo alcoxi C1-C4. Asimismo, el término "alcoxi C1-Ce-alquilo Ci-
Ce¢" se refiere a alquilo que tiene 1 a 6 atomos de carbono, en el que un atomo de hidrégeno del radical alquilo esta
sustituido con un grupo alcoxi C1-Cs.

El término "alquil C;1-C4-amino” se refiere a un radical amino que lleva un grupo alquilo C;-C4 como sustituyente, por
ejemplo, metilamino, etilamino, propilamino, 1-metiletilamino, butilamino, 1-metilpropilamino, 2-metilpropilamino, 1,1-
dimetiletilamino y similares. Asimismo, el término "alquil C;1-Ce-amino” se refiere a un radical amino que lleva un
grupo alquilo C1-Cs como sustituyente.

El término "di(alquil C1-Cs)amino” se refiere a un radical amino que llevan dos grupos alquilo C;-C4 iguales o
diferentes como sustituyentes, por ejemplo, dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, diisopropilamino, N-etil-N-
metilamino, N-(n-propil)-N-metilamino, N-(isopropil)-N metilamino, N-(n-butil)-N-metilamino, N-(2-butil)-N metilamino,
N-(isobutil)-N-metilamino, y similares. Asimismo, el término "di(alquil C1-Cs)amino” se refiere a un radical amino que
lleva dos grupos alquilo C;1-Cg iguales o diferentes como sustituyentes.

El término "alcoxi C1-Cs-imino" se refiere a un radical imino divalente (alquil C1-C4-O-N=) que lleva un grupo alcoxi
Ci1-C¢ como sustituyente, por ejemplo, metilimino, etilimino, propilimino, 1-metiletilimino, butilimino, 1-
metilpropilimino, 2-metilpropilimino, 1,1-dimetiletilimino y similares.

El término "alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono (como se definié
anteriormente), en el que dos atomos de hidrégeno de un atomo de carbono del radical alquilo estan sustituidos con
un radical alcoxi C1-Cs-imino divalente (alquil C1-Cs-O-N=) como se definié anteriormente.

El término "alqueniloxi C,-Ce-imino-alquilo C1-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono (como se
defini6 anteriormente), en el que dos atomos de hidrégeno de un atomo de carbono del radical alquilo estan
sustituidos con un radical alqueniloxi C,-Cs-imino divalente (alquenil C»-Cg-O-N=).

El término "alquiniloxi C»-Cs-imino-alquilo C1-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono (como se
definié anteriormente), en el que dos atomos de hidrégeno de un atomo de carbono del radical alquilo estan
sustituidos con un radical alquiniloxi C,-Ce-imino divalente (alquinil C»-Cs-O-N=).

El término "alquil C1-Cy4-carbonilo” se refiere a un radical alquilo C1-C4 que esta unido mediante un grupo carbonilo.
El término "(alcoxi C;-Cg)carbonilo” se refiere a un radical alcoxi C1-Cs que esta unido mediante un grupo carbonilo.

El término "alquil C;-Cg-aminocarbonilo” se refiere a un radical alquil C;-Ces-amino que esta unido mediante un grupo
carbonilo. Asimismo, el término "di(alquil C;-Cg)aminocarbonilo” se refiere a un radical dialquil (C1-Cs)amino que esta
unido mediante un grupo carbonilo.

El término "alquenilo C,-C4" se refiere a un radical de hidrocarburo insaturado de cadena lineal o ramificado que
tiene 2 a 4 atomos de carbono y un doble enlace en cualquier posicién, por ejemplo, etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo
(alilo), 1-metiletenilo, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-butenilo, 1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-propenilo, 2-
metil-2-propenilo. Asimismo, el término "alquenilo C,-Cs" se refiere a un radical de hidrocarburo insaturado de
cadena lineal o ramificado que tiene 2 a 6 atomos de carbono y un doble enlace en cualquier posicion.

El término "alquinilo C»-C4" se refiere a un radical de hidrocarburo insaturado de cadena lineal o ramificado que tiene
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2 a 4 atomos de carbono y que contiene al menos un triple enlace, tal como etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo, 1-butinilo,
2-butinilo, 3-butinilo, 1-metil-2-propinilo. Asimismo, el término "alquinilo C>-Cg" se refiere a un radical de hidrocarburo
insaturado de cadena lineal o ramificado que tiene 2 a 6 atomos de carbono y al menos un triple enlace.

El término "cicloalquilo C3-Cg" se refiere a radicales de hidrocarburo saturados monociclicos, biciclicos, que tienen 3
a 6 miembros de anillo de carbono, tales como ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo.

Asimismo, el término "cicloalquenilo Cs-Cg" se refiere a radicales de hidrocarburo insaturados que tienen 3 a 6
miembros de anillo de carbono y un doble enlace en cualquier posicién, tal como ciclopropenilo, ciclobutenilo,
ciclopentenilo o ciclohexenilo.

El término "cicloalquil Cs-Ce-alquilo C1-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono (como se definid
anteriormente), en el que un atomo de hidrogeno del radical alquilo esta sustituido con un radical cicloalquilo que
tiene 3 a 6 atomos de carbono.

El término "fenil-alquilo Ci-C4" se refiere a alquilo que tiene 1 a 4 atomos de carbono (como se definié
anteriormente), en el que un atomo de hidrégeno del radical alquilo esta sustituido con un radical fenilo.

Sales agricolamente aceptables de los compuestos | engloban especialmente las sales de aquellos cationes o las
sales de adicion de acido de aquellos acidos cuyos cationes y aniones, respectivamente, no tienen efecto adverso
sobre la accién fungicida de los compuestos |. Cationes adecuados son asi en particular los iones de los metales
alcalinos, preferentemente sodio y potasio, de los metales alcalinotérreos, preferentemente calcio, magnesio y bario,
de los metales de transicion, preferentemente manganeso, cobre, cinc y hierro, y también el i6n amonio que, si se
desea, puede llevar uno a cuatro sustituyentes alquilo Ci-C4 y/o un sustituyente fenilo o bencilo, preferentemente
diisopropilamonio, tetrametilamonio, tetrabutilamonio, trimetilbencilamonio, ademas iones fosfonio, iones sulfonio,
preferentemente tri(alquil C1-Cas)sulfonio, e iones sulfoxonio, preferentemente tri(alquil C1-Cas)sulfoxonio. Aniones de
sales de adicion de &acido (utiles son principalmente cloruro, bromuro, fluoruro, hidrogenosulfato, sulfato,
dihidrogenofosfato, hidrogenofosfato, fosfato, nitrato, bicarbonato, carbonato, hexafluorosilicato, hexafluorofosfato,
benzoato, y los aniones de &cidos alcanoicos C;-C4, preferentemente formiato, acetato, propionato y butirato.
Pueden formarse haciendo reaccionar un compuesto de férmula | con un &cido del anién correspondiente,
preferentemente de acido clorhidrico, acido bromhidrico, acido sulfarico, acido fosférico o acido nitrico.

Los compuestos de férmula | pueden estar presentes en atropisémeros que surgen de la rotacion limitada alrededor
de un enlace sencillo de grupos asimétricos. También forman parte de la materia de la presente invencion.

Dependiendo del patron de sustitucién, los compuestos de formula | y sus N-6xidos pueden tener uno o mas centros
de quiralidad, en cuyo caso estan presentes como enantiomeros puros o diaestereébmeros puros o como mezclas de
enantiomeros o diaesteredmeros. Ambos, los enantiomeros puros o los diaestereémeros y sus mezclas, son materia
de la presente invencion.

Con respecto a las variables, las realizaciones de los productos intermedios se corresponden con las realizaciones
de los compuestos I.

Se da preferencia a aquellos compuestos | y si procede también a los compuestos de todas las sub-formulas
proporcionadas en el presente documento, por ejemplo, formulas 1.1 y 1.2, y a los productos intermedios tales como
los compuestos 11, I, IV y V, en los que los sustituyentes y variables (tales como k, R', R?, R®, R*, R®>, R®, X, Y, Z,
R* R® R% R" R R y R®) tienen, independientemente entre si 0 mas preferentemente en combinacién (cualquier
combinacion posible de 2 o mas sustituyentes como se define en el presente documento), los siguientes
significados:

También se da preferencia a los usos, métodos, mezclas y composiciones, en los que las definiciones (tal como
hongos fitopatégenos, tratamientos, cultivos, compuestos Il, principios activos adicionales, disolventes, vehiculos
sélidos) tienen, independientemente entre si 0 mas preferentemente en combinacién, los siguientes significados e
incluso mas preferentemente en combinacion (cualquier combinacion posible de 2 o mas definiciones como se
proporciona en el presente documento) con los significados preferidos de los compuestos | en el presente
documento:

Segun una realizacion de la invencion, la invencion también se refiere a un método para combatir hongos
fitopatégenos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores
de Qo, que comprende: tratar los hongos fitopatdgenos que contienen una mutacién en el gen mitocondrial
citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo o los materiales, plantas, la tierra o semillas que estan en
riesgo de enfermar por los hongos fitopatégenos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que
confiere resistencia a inhibidores de Qo con una cantidad eficaz de al menos un compuesto |, 0 una composicién
que lo comprende del mismo.
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El término "hongos fitopatdgenos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere
resistencia a inhibidores de Qo" debe entenderse que al menos el 10 % de las cepas aisladas flngicas que van a
controlarse contienen una mutacién en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo,
mas preferentemente al menos el 30 %, incluso mas preferentemente al menos el 50 %, y lo mas preferentemente al
menos el 75 % de los hongos, en patrticular entre el 90 y el 100 %.

Se ha observado bajo condiciones de campo que las poblaciones de hongos fitopatdbgenos que consisten
aparentemente en cepas no resistentes pueden desarrollar facilmente resistencia. Los compuestos pueden aplicarse
bajo tales condiciones, también, con el fin de prevenir la formacidon de resistencia y la propagacion de cepas
resistentes en general. A este respecto, también es util tengan fuerte actividad contra hongos fitopatdgenos no
resistentes.

Segun oftra realizacion, el método para combatir hongos fitopatégenos, comprende: a) identificar los hongos
fitopatégenos que contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores
de Qo, o los materiales, plantas, la tierra o semillas que estan en riesgo de enfermar por los hongos fitopatégenos
como se define en el presente documento, y b) tratar dichos hongos o los materiales, plantas, la tierra o semillas con
una cantidad eficaz de al menos un compuesto |, 0 una composicion que lo comprende del mismo.

Segun otra realizaciéon de la invencién, la invencién también se refiere a un método para combatir hongos
fitopatdgenos que contienen una mutacién en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores
de Qo, que comprende: tratar los hongos fitopatégenos de los que al menos el 10 % contienen una mutacion en el
gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo o los materiales, plantas, la tierra o
semillas que estan en riesgo de enfermar por los hongos fitopatégenos que contienen una mutacién en el gen
mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo con una cantidad eficaz de al menos un
compuesto |, o una composiciéon que lo comprende del mismo; mas preferentemente al menos el 30 %, incluso mas
preferentemente al menos el 50 %, y lo mas preferentemente al menos el 75 % de los hongos contienen una
mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo.

Segun una realizacion del uso y el método para combatir hongos fitopatdgenos, en el que la mutacién en el gen
mitocondrial citocromo b de los hongos fitopatdégenos es G143A.

Segun otra realizacion, los hongos fitopatégenos estan seleccionados del grupo que consiste en basidiomicetos,
ascomicetos y oomicetos.

Segun otra realizacion, los hongos fitopatégenos estan seleccionados del grupo que consiste en Alternaria alternata,
Blumeria graminis, Pyricularia oryzae (también conocido como Magnaporthe grisea), Septoria tritici (también
conocido como Mycosphaerella graminicola), Mycosphaerella fijiensis, Venturia inaequalis, Pyrenophora teres,
Pyrenophora tritici-repentis y Plasmopara viticola, en particular Septoria tritici.

Una realizacion de la invencion se refiere a los compuestos |, en los que R'es halégeno, alquilo C;1-C4, alcoxi C1-Ca,
alquenilo Cx-Cs, alquen|IOX| C»-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs 0 cicloalquil Cs-Cs-alquilo C1-C4, en el que los
restos alifaticos de R' pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero de grupos R® iguales o diferentes que,
independientemente entre si, estan seIecuonados de halégeno, CN, nitro, alquilo C1-Cj4, alcoxi C1-Ca, haloalquilo Ci-
C,4 y haloalcoxi C1-C4; mas preferentemente R'es halégeno, anU|I0 C1-Ca, haloalquno C1-Cy4, alcoxi C1-Ca, alcoxi Cs-
Cs-alquilo C1-C4 0 haloalcoxi Ci1-Cy4-alquilo C;1-Cs4; incluso méas preferentemente R! es halégeno, alquilo C1-Cy,
cloroalquilo C1-Cy4, alcoxi C1-Ca, alcoxi C;1-Cs-alquilo C1-C4 0 haloalcoxi C1-Cy-alquilo C1-Ca; en particular alquilo C-
Ca.

Segun otra realizacion, si R* es 1-metoxicarbonil-2-metoxi-eten-1-ilo (R4-2, en la que X es O), R' no puede ser CFs.

Segun otra realizacion, R’ es hidrégeno, halégeno, alquilo Cl-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, alcoxi C1-Cs-alquilo
C1-C4 0 haloalcoxi C1-Cy-alquilo C1-C4; mas preferentemente, R’ es hidrégeno, halégeno, alquilo C;1-C4, alcoxi C1-Cy
0 alcoxi Ci-Cs-alquilo C1-C4; incluso mas preferentemente, R? es hidrégeno, alquilo C1-C4 o alcoxi C1-C4; en
particular hidrogeno.

Segun otra realizacion, R es halégeno, alquilo C;-C4, alcoxi C1-C4, alquenilo C»-Cs, alquen|IOX| C»-Cs, alquinilo C,-
Ce, C|cI0anU|Io C3-Cs 0 cicloalquil C3-Ce-alquilo C1-C4, en el que los restos alifaticos de R? pueden llevar 1, 2, 3 0
hasta el maximo nimero de grupos R? iguales o diferentes que, independientemente entre si, estan seleccionados
de halégeno, CN, nitro, alquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalquilo C1-C4 y haloalcoxi C1-Ca.

Segun otra realizacion, Z es hidrogeno o metilo, en particular metilo.

Segun otra realizacién, Y es un grupo divalente seleccionado de -OCHa-, -CH>-, -CH2CH3-, -C(CH3)=N-O-CHa-, -O-
N=C(CHj3)-C(CHz)=N-O-CHa- y -C(=N-0O-CH3)-C(CH3)=N-O-CH-; preferentemente -OCH3-, -CH>CH>-, -C(CH3s)=N-O-
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CHz-, -O-N=C(CHp3)-C(CH3)=N-O-CH2- 0 -C(=N-O-CHj3)-C(CH3)=N-O-CH>-, en los que el enlace representado a la
izquierda del grupo divalente Y esta unido a R® y el enlace representado a la derecha esta unido al atomo de
carbono que estéa sustituido con R en particular, Y es -OCHz, cuyos compuestos son de férmula 1.1:

R?

HB/O\)ﬁ/R1 11
4

R

Segun otra realizacion, Y es -CH;-, cuyos compuestos son de formula 1.2:

Segun otra realizacion, Y es -C(CHsz)=N-O-CH,-, cuyos compuestos son de férmula 1.4:

2
R
1
RSKN_O\/S/R L4
4 .
R

Segun otra realizacion, Y es -O-N=C(CHj3)-C(CH3)=N-O-CH>-, cuyos compuestos son de férmula 1.5:

CH3 R2 1
H,.C .0 R
? T(&N f 15
N R
%
R

2
R;(iHSO L R
N Oy
N L4 16
o
CH,

Realizaciones particularmente preferidas de la invencion se refieren a los compuestos |, en los que el grupo Y es
uno de los siguientes radicales Y-1 a Y-10, en los que el enlace representado a la izquierda del grupo divalente Y
esta unido a R® y el enlace representado a la derecha esta unido al atomo de carbono que esté sustituido con R

N°o [V Ne Y

Y-1 | -OCH,- Y-6 | -C(=N-O-CH3)-C(CH3)=N-O-CH,-
Y-2 | -CHa- Y-7 | -CH2-C(CHg)=N-O-CHq-

Y-3 | -CH,CH,- Y-8 | -C(=0)-C(CH3)=N-O-CH,
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No [Y N°o [Y
Y-4 | -C(CH3)=N-O-CHy- Y-9 | -CH,OCH,-
Y-5 | -O-N=C(CH3)-C(CH3)=N-O-CH- Y-10 | -CH=N-O-CH,-

Realizaciones particularmente preferidas de la invencion se refieren a los compuestos I, en los que el grupo Y es -
OCHg-.

Segun otra realizacion, R® es fenilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente
insaturado o aromatico, en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclilo incluyen ademas de los atomos
de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos selecmonados del grupo de N, Oy S, en el que R® pueden llevar 1, 2, 3,4 0
hasta el maximo nimero posible de grupos R® iguales o diferentes como se define en el presente documento; mas
preferentemente, dicho heterociclilo mono-o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o
aromatico es un heteroarilo de 5 a 6 miembros en el que los atomos del miembro de anillo del heteroarilo incluyen,
ademas de los atomos de carbono, 1, 2 0 3 heteroatomos seleccionados del grupo de N, Oy S.

Segln otra realizacion, R® es fenilo, en el que el fenilo puede llevar 1, 2, 3, 4 o hasta el maximo ndmero posible de
grupos R’ iguales o diferentes como se define en el presente documento.

Segun otra realizacion, R® es un heteroarilo de 5 miembros, en el que los atomos del miembro de anillo del
heterociclilo incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados del grupo deN,Oy
S, en el que el heteroarilo pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta el maximo ndmero posible de grupos R® iguales o
diferentes como se define en el presente documento; mas preferentemente, dicho heteroarilo es pirazolilo,
imidazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, 1,2,4-triazolilo, 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo o 1,2,4-tiadiazolilo.

Segun otra realizacion, R es pirazolilo, imidazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, 1,2,4-triazolilo, 1,2,4-oxadiazolilo,
1,3,4-oxadiazolilo o 1,2,4-tiadiazolilo, que esta sustituido con fenilo, en el que dicho fenilo pueden llevar 1, 2, 3 o
hasta el maximo nimero posible de grupos R° iguales o diferentes, que puede ser igual o diferente a cualquier otro
R®, en el que R es haldgeno, alquilo C1-C4, alquenilo C,-Ca, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-Ca, haloalcoxi C1-Ca, alcoxi
C1-Cy4-imino-alquilo C31-C4, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico
gue, ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del grupo que consiste en N, O y S como
miembros de anillo; y en el que los grupos heterociclilo R® anteriormente mencionados estan unidos mediante un
enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre y pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo namero
posible de grupos RY iguales o diferentes como se define en el presente documento.

Segun otra realizacion, R® es un heteroarilo de 6 miembros, en el que los atomos del miembro de anillo del
heterociclilo incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1, 2 o 3 heteroatomos seleccionados del grupo deN, Oy
S, en el que el heteroarilo pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta el maximo numero posible de grupos R® iguales o
diferentes como se define en el presente documento; mas preferentemente, dicho heteroarilo es piridinilo o
pirimidinilo.

Segun otra realizacion, R%lleval,203 grupos R® iguales o diferentes.

Segun otra realizacion, Rb, independientemente entre si, estan seleccionados de carboxilo, alquilo C;-Ca, alquenilo
C,-C4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C;1-Ca4, alcoxi Ci1-Ca, haloalcoxi C1-Ca, alquil C1-Cs-amino, alcoxi Cq1-Cas-carbonilo,
alquil C1-C4-carboniloxi, fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente
insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que
consiste en O, N y S como miembros de anillo; y en el que los grupos fenilo y heterociclilo R® anteriormente
mencionados estan unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre.

Segun otra realizacion, los grupos alifaticos o ciclicos R® llevan por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero
posible de grupos R® iguales o diferentes, que pueden ser iguales o diferentes a cualquiera otro R®, seleccionados
de halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquno C1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C»-Cs, haloalquilo C1-Ca, alcoxi
C1-C4 y haloalcoxi C1-C4; mas preferentemente R® llevan por su parte 1, 2 o 3 grupos R° iguales o diferentes.

Segun otra realizacién, R®, que, puede ser igual o diferente a cualquiera otro RS, es halégeno, alquilo Ci-Cs,
haloalquilo C3-C4, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-C4, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente
insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del grupo que
consiste en N, O y S como miembros de anillo; en el que los grupos ciclicos R® anteriormente mencionados estan
unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre y pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el
maximo numero posible de grupos RY iguales o diferentes como se define en el presente documento.
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Segun otra realizacién, dos radicales R’ que estan unidos a atomos del miembro de anillo adyacente del grupo
ciclico R® forman, junto con dichos atomos del miembro de anillo, un ciclo condensado de 5, 6 o 7 miembros
saturado, parcialmente insaturado o aromatico, que puede ser un carbociclo o heteraciclo, en el que los atomos del
miembro de anillo del heterociclo condensado incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos
seleccionados del grupo de N, Oy S.

Segun otra realizacion, R® es -CR*=N-O-R®, en la que R" es amino, hidroxilo, alquilo C;1-Ca, alquenilo C»-Ca, alquinilo
C2-C4, haloalquilo C;1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi Ci1-Ca, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C,-Ce,
alquiniloxi C3-Cs, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C;1-C4, alquil C1-Cs-amino, alcoxi C1-Cs-carbonilo, alquil C1-Cs-carboniloxi,
fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico
que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como
miembros de anillo; y en el que los grupos fenilo y heterociclilo R* anteriormente mencionados estan unidos
mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre, en el que los grupos alifaticos o ciclicos R* pueden
llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero posible de grupos R® iguales o diferentes, que pueden ser iguales o
diferentes a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C;1-Ca, alquenilo C,-C4, alquinilo C,-
Cs, haloalquilo C;-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C1-Ca.

Segun otra realizacion, R® es -CR*=N-O-R®, en la que R® es hidroxilo, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Ca, alquinilo Co-Ca,
haloalquilo C1-C4, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Cs, alcoxi Ci1-Cs-imino- Ci-Cs-alquilalcoxi C;-Ca-carbonilo,
fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico
que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como
miembros de anillo, en el que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo ndmero
posible de grupos R° iguales o diferentes, que pueden ser iguales o diferentes a cualquier otro R®, es hal6geno,
hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C;-C4, alquenilo C,-Ca4, alquinilo C,-Cs, haloalquilo C;-C4, alcoxi C1-Cs 0
haloalcoxi C1-Ca.

Mas preferentemente R" y RE, independientemente entre si, son alquilo C1-C4 que pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el
maximo numero posible de halégenos iguales o diferentes; en particular R" y R® son metilo.

Segun otra realizacién, los grupos alifaticos o ciclicos R* ylo R pueden llevar por su parte 1, 2, 3 0 hasta el maximo
namero posible de grupos R° iguales o diferentes, mas preferentemente llevan 0, 1 o 3 grupos R® iguales o
diferentes.

Segln otra realizacion, R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R® es halégeno, alquilo C;-C,
haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C1-Ca.

Segun otra realizacion, R' es -C(=NOCHj3)-CONHCHgs, -C(=NOCH3)-COOCH3;, -C(=CHOCHj3)-COOCHs;, -
C(=CHOCH3)-CONHCH3s, -N(OCH3)-COOCH3, -N(CH3)-COOCH3 0 -N(CH2CH3)-COOCH;3

Segun otra realizacion, R* es R4-1 como se define en el presente documento, en el que X es O.
Segun otra realizacion, R* es R4-1 como se define en el presente documento, en el que X es NH.
Segun otra realizacion, R* es R4-2 como se define en el presente documento, en el que X es O.
Segun otra realizacion, R* es R4-2 como se define en el presente documento, en el que X es NH.
Segun otra realizacion, R* es R4-3 como se define en el presente documento, en el que X es O.
Segun otra realizacion, R* es R4-3 como se define en el presente documento, en el que X es NH.
Segun otra realizacion, R* es R4-4 como se define en el presente documento, en el que X es O.
Segun otra realizacion, R* es R4-4 como se define en el presente documento, en el que X es NH.

Segun otra realizacion, R’ es alquilo C1-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C;1-Ca, mas preferentemente
alquilo C;-C; 0 alcoxi C1-C», incluso mas preferentemente metilo, etilo o metoxi.

Segun otra realizacion, R* es R4-4 como se define en el presente documento, en el que X es O y en el que R’ es
metilo, etilo o metoxi.

Segun otra realizacion, R* es R4-5 como se define en el presente documento, en el que X es O.
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Segun otra realizacion, R* es R4-5 como se define en el presente documento, en el que X es NH.

Segun otra realizacion, R* es R4-6 como se define en el presente documento.

Segun otra realizacion, R* es R4-7 como se define en el presente documento.

Realizaciones adicionales de la invencion se refieren a compuestos I, en los que el grupo R® es uno de los siguientes
radicales R3-A a R3-B, en los que # indica el punto de unién al resto conector Y:

Linea

R3

R3-A

R3-B

Realizaciones particularmente preferidas de la invencion se refieren a los compuestos |, en los que el grupo R® es
uno de los siguientes radicales R3-1 a R3-195, en los que # indica el punto de unién al resto conector Y:

Tabla A.
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en las que # indica el punto de unién al resto conector Y.

Realizaciones preferidas de la invencién se refieren a los compuestos |, en los que el grupo R®es R3-A, en particular
R3-1 (1-(4-clorofenil)-pirazol-3-ilo).

Los compuestos | y las composiciones segun la invencion, respectivamente, son adecuados como fungicidas. Se
distinguen por una excelente eficacia contra un amplio espectro de hongos fitopatdgenos, que incluyen hongos
transmitidos por la tierra, que derivan especialmente de las clases de Plasmodiophoromycetes, Peronosporomycetes
(sin. Oomycetes), Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes y Deuteromycetes (sin. Fungi
imperfecti). Algunos son sistémicamente eficaces y pueden usarse para la proteccién de cultivos como fungicidas
foliares, fungicidas para el revestimiento de semillas y fungicidas de la tierra. Ademas, son adecuados para controlar
hongos dafiinos que se produce, entre otros, en madera o raices de plantas.

Los compuestos | y las composiciones segun la invencion son particularmente importantes para el control de una
multitud de hongos fitopatégenos en diversas plantas cultivadas, tales como cereales, por ejemplo, trigo, centeno,
cebada, tritical, avena o arroz; remolacha, por ejemplo, remolacha azucarera o remolacha forrajera; frutas, tales
como pomos, frutas de hueso o frutas blandas, por ejemplo, manzanas, peras, ciruelas, melocotones, almendras,
cerezas, fresas, frambuesas, moras o grosellas; plantas leguminosas, tales como lentejas, guisantes, alfalfa o sojas;
plantas oleaginosas, tales como colza, mostaza, aceitunas, girasoles, coco, granos de cacao, plantas de aceite de
ricino, palmas aceiteras, frutos secos molidos 0 sojas; cucurbitaceas, tales como calabazas, pepino 0 melones;
plantas fibrosas, tales como algodén, lino, cafiamo o yute; fruto citrico, tal como naranjas, limones, pomelos o
mandarinas; verduras, tales como espinaca, lechuga, esparrago, repollos, zanahorias, cebollas, tomates, papas,
cucurbitaceas o pimenton; plantas lauraceas, tales como aguacates, canela o alcanfor; plantas de energia y materia
prima, tales como maiz, soja, colza, cafia de azlcar o palma aceitera; maiz; tabaco; frutos secos; café; té; bananas;
vides (uvas de mesa y parras para zumo de uva); lipulo; césped; hierba dulce (también llamada estevia); plantas de
caucho natural o plantas ornamentales y de silvicultura, tales como flores, arbustos, arboles de hoja ancha o
perennes, por ejemplo coniferas; y en el material de propagacién vegetal, tal como semillas, y el material de cultivo
de estas plantas.

Preferentemente, los compuestos | y las composiciones de los mismos, respectivamente, se usan para el control de
una multitud de hongos en los cultivos de campo, tales como patatas, remolachas azucareras, tabaco, trigo,
centeno, cebada, avena, arroz, maiz, algodon, sojas, colza, legumbres, girasoles, café o cafia de azlcar; frutas;
vides; ornamentales; o verduras, tales como pepinos, tomates, judias o calabazas.

Debe entenderse que el término "material de propagacion vegetal" indica todas las partes generativas de la planta,
tales como semillas y material vegetativo de la planta, tal como esquejes y tubérculos (por ejemplo, patatas), que
pueden usarse para la multiplicacién de la planta. Esto incluye semillas, raices, frutos, tubérculos, bulbos, rizomas,
brotes, retofios y otras partes de las plantas, incluso plantas de semillero y plantas jovenes, que se trasplantaran
después de la germinacién o después de la emergencia de la tierra. Estas plantas jovenes también pueden
protegerse, antes de trasplantarlas, por un tratamiento total o parcial mediante inmersién o vertido.

Preferentemente, el tratamiento de los materiales de propagacion vegetal con los compuestos | y las composiciones
de los mismos, respectivamente, se usa para controlar una multitud de hongos en cereales, tales como trigo,
centeno, cebada y avena; arroz, maiz, algodén y sojas.

Debe entenderse que el término "plantas cultivadas" incluye plantas que se han modificado por reproduccion,
mutagénesis o ingenieria genética que incluye, pero no se limita a, productos agricolas biotecnoldgicos en el
comercio 0 en desarrollo (véase http://ceragmc.org/, véase alli la base de datos de cultivos GM). Las plantas
genéticamente modificadas son plantas cuyo material genético ha sido modificado por el uso de técnicas de ADN
recombinante que, en circunstancias naturales, no pueden obtenerse facilmente por reproduccion cruzada,
mutaciones o recombinacion natural. Normalmente, se integran uno o mas genes en el material genético de una
planta genéticamente modificada con el fin de mejorar ciertas propiedades de la planta. Tales modificaciones
genéticas también incluyen, pero no se limitan a, la modificacion dirigida posterior a la traducciéon de proteina(s),
oligopéptidos o polipéptidos, por ejemplo, mediante glucosilacién o adiciones de polimeros, tales como restos
prenilados, acetilados o farnesilados, o restos de PEG.

Los compuestos | y las composiciones de los mismos, respectivamente, son particularmente adecuados para
controlar las siguientes enfermedades de las plantas:

Albugo spp. (roya blanca) en ornamentales, verduras (por ejemplo, A. candida) y girasoles (por ejemplo, A.
tragopogonis); Alternaria spp. (mancha foliar por Alternaria) en verduras, colza (A. brassicola o brassicae),
remolachas azucareras (A. tenuis), frutas, arroz, soja, patatas (por ejemplo, A. solani o A. alternata), tomates (por
ejemplo, A. solani o A. alternata) y trigo; Aphanomyces spp. en remolachas azucareras y verduras; Ascochyta spp.
en cereales y verduras, por ejemplo, A. tritici (antracnosis) en trigo y A. hordei en cebada; Bipolaris y Drechslera spp.
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(teleomorfo: Cochliobolus spp.), por ejemplo, tizén de la hoja del sur (D. maydis) o tizén de la hoja del norte (B.
zeicola) en maiz, por ejemplo, mancha foliar (B. sorokiniana) en cereales y, por ejemplo, B. oryzae en arroz y
césped; Blumeria (anteriormente Erysiphe) graminis (oidio) en cereales (por ejemplo, en trigo o cebada); Botrytis
cinerea (teleomorfo: Botryotinia fuckeliana: moho gris) en frutas y bayas (por ejemplo, fresas), verduras (por ejemplo,
lechuga, zanahorias, apio y repollos), colza, flores, vides, plantas de silvicultura y trigo; Bremia lactucae (mildiu) en
lechuga; Ceratocystis (sin. Ophiostoma) spp. (podredumbre o marchitamiento) en arboles de hoja ancha y perennes,
por ejemplo, C. ulmi (enfermedad del olmo holandés) en olmos; Cercospora spp. (manchas foliares por Cercospora)
en maiz (por ejemplo, mancha gris de la hoja: C. zeae-maydis), arroz, remolachas azucareras (por ejemplo, C.
beticola), cafia de azlcar, verduras, café, sojas (por ejemplo, C. sojina o C. kikuchii) y arroz; Cladosporium spp. en
tomates (por ejemplo, C. fulvum: moho de la hoja) y cereales, por ejemplo, C. herbarum (espiga negra) en trigo;
Claviceps purpurea (cornezuelo) en cereales; Cochliobolus (anamorfo: Helminthosporium de Bipolaris) spp.
(manchas de las hojas) en maiz (C. carbonum), cereales (por ejemplo, C. sativus, anamorfo: B. sorokiniana) y arroz
(por ejemplo, C. miyabeanus, anamorfo: H. oryzae); Colletotrichum (teleomorfo: Glomerella) spp. (antracnosis) en
algodon (por ejemplo, C. gossypii), maiz (por ejemplo, C. graminicola: podredumbre del tallo por antracnosis), frutos
blandos, patatas (por ejemplo, C. coccodes: mancha negra), judias (por ejemplo, C. lindemuthianum) y sojas (por
ejemplo, C. truncatum o C. gloeosporioides); Corticium spp., por ejemplo, C. sasakii (tizon de la vaina) en arroz;
Corynespora cassiicola (manchas de las hojas) en soja y ornamentales; Cycloconium spp., por ejemplo, C.
oleaginum en olivos; Cylindrocarpon spp. (por ejemplo, Ulcera del arbol frutal o deterioro de la vid joven, teleomorfo:
Nectria o Neonectria spp.) en arboles frutales, vides (por ejemplo, C. liriodendri, teleomorfo: Neonectria liriodendri:
enfermedad del Pie Negro) y ornamentales; Dematophora (teleomorfo: Rosellinia) necatrix (podredumbre de raiz y
tallo) en sojas; Diaporthe spp., por ejemplo, D. phaseolorum (caida) en sojas; Drechslera (sin. Helminthosporium,
teleomorfo: Pyrenophora) spp. en maiz, cereales, tales como cebada (por ejemplo, D. teres, mancha en red) y trigo
(por ejemplo, D. tritici-repentis: mancha bronceada), arroz y césped; Esca (acronecrosis, apoplejia) en vides,
causada por Fomitiporia (sin. Phellinus) punctata, F. mediterranea, Phaeomoniella chlamydospora (anteriormente
Phaeoacremonium chlamydosporum), Phaeoacremonium aleophilum y/o Botryosphaeria obtusa; Elsinoe spp. en
frutos de pomo (E. piri), frutos blandos (E. veneta: antracnosis) y vides (E. ampelina: antracnosis); Entyloma oryzae
(tizne de la hoja) en arroz; Epicoccum spp. (moho negro) en trigo; Erysiphe spp. (oidio) en remolachas azucareras
(E. betae), verduras (por ejemplo, E. pisi), tales como cucurbitaceas (por ejemplo, E. cichoracearum), repollos, colza
(por ejemplo, E. cruciferarum); Eutypa lata (Glcera por Eutypa o acronecrosis, anamorfo: Cytosporina lata, sin.
Libertella blepharis) en arboles frutales, vides y maderas ornamentales; Exserohilum (sin. Helminthosporium) spp. en
maiz (por ejemplo, E. turcicum); Fusarium (teleomorfo: Gibberella) spp. (marchitamiento, podredumbre de raiz o
tallo) en diversas plantas, tales como F. graminearum o F. culmorum (podredumbre de raiz, costra o tizén de la parte
superior) en cereales (por ejemplo, trigo o cebada), F. oxysporum en tomates, F. solani en soja y F. verticillioides en
maiz; Gaeumannomyces graminis (afiublo) en cereales (por ejemplo, trigo o cebada) y maiz; Gibberella spp. en
cereales (por ejemplo, G. zeae) y arroz (por ejemplo, G. fujikuroi: enfermedad de Bakanae); Glomerella cingulata en
vides, frutos de pomo y otras plantas y G. gossypii en algodén; complejos de tincién de granos en arroz; Guignardia
bidwellii (podredumbre negra) en vides; Gymnosporangium spp. en plantas rosaceas y enebros, por ejemplo, G.
sabinae (roya) en peras; Helminthosporium spp. (sin. Drechslera, teleomorfo: Cochliobolus) en maiz, cereales y
arroz; Hemileia spp., por ejemplo, H. vastatrix (roya de la hoja del café) en café; Isariopsis clavispora (sin.
Cladosporium vitis) en vides; Macrophomina phaseolina (sin. phaseoli) (podredumbre de raiz y tallo) en sojas y
algoddn; Microdochium (sin. Fusarium) nivale (moho rosa de la nieve) en cereales (por ejemplo, trigo o cebada);
Microsphaera diffusa (oidio) en sojas; Monilinia spp., por ejemplo, M. laxa, M. fructicola y M. fructigena (tizén de flor y
ramas pequefias, podredumbre marrén) en frutos de hueso y otras plantas rosaceas; Mycosphaerella spp. en
cereales, bananas, frutos blandos y frutos secos molidos, tales como, por ejemplo, M. graminicola (anamorfo:
Septoria tritici, mancha por Septoria) en trigo o M. fijiensis (enfermedad de Sigatoka negra) en bananas;
Peronospora spp. (mildiu) en repollo (por ejemplo, P. brassicae), colza (por ejemplo, P. parasitica), cebollas (por
ejemplo, P. destructor), tabaco (P. tabacina) y sojas (por ejemplo, P. manshurica); Phakopsora pachyrhizi y P.
meibomiae (roya de la soja) en sojas; Phialophora spp. por ejemplo, en vides (por ejemplo, P. tracheiphila y P.
tetraspora) y sojas (por ejemplo, P. gregata: podredumbre de tallo); Phoma lingam (podredumbre de raiz y tallo) en
colza y repollo y P. betae (podredumbre de raiz, mancha de la hoja y caida) en remolachas azucareras; Phomopsis
spp. en girasoles, vides (por ejemplo, P. viticola: mancha de la cafia y la hoja) y sojas (por ejemplo, podredumbre de
tallo: P. phaseoli, teleomorfo: Diaporthe phaseolorum); Physoderma maydis (manchas marrones) en maiz;
Phytophthora spp. (marchitamiento, raiz, hoja, fruto y raiz del tallo) en diversas plantas, tales como pimenton y
cucurbitaceas (por ejemplo, P. capsici), sojas (por ejemplo, P. megasperma, sin. P. sojae), patatas y tomates (por
ejemplo, P. infestans: tizén tardio) y arboles de hoja ancha (por ejemplo, P. ramorum: muerte subita del roble);
Plasmodiophora brassicae (hernia) en repollo, colza, rdbano y otras plantas; Plasmopara spp., por ejemplo, P.
viticola (mildiu de la vid) en vides y P. halstedii en girasoles; Podosphaera spp. (oidio) en plantas rosaceas, lUpulo,
frutos de pomo y blandos, por ejemplo, P. leucotricha en manzanas; Polymyxa spp., por ejemplo, en cereales, tales
como cebada y trigo (P. graminis) y remolachas azucareras (P. betae) y enfermedades virales asi transmitidas;
Pseudocercosporella herpotrichoides (mancha ocular, teleomorfo: Tapesia yallundae) en cereales, por ejemplo, trigo
0 cebada; Pseudoperonospora (mildiu) en diversas plantas, por ejemplo, P. cubensis en cucurbitaceas o P. humili en
ltpulo; Pseudopezicula tracheiphila (enfermedad del fuego rojo o quemador de raiz, anamorfo: Phialophora) en
vides; Puccinia spp. (royas) en diversas plantas, por ejemplo, P. triticina (roya marrén o de la hoja), P. striiformis
(roya a rayas o amarilla), P. hordei (roya enana), P. graminis (roya del tallo o negra) o P. recondita (roya marrén o de
la hoja) en cereales, tales como, por ejemplo, trigo, cebada o centeno, P. kuehnii (roya naranja) en cafa de azdcary
P. asparagi en esparrago; Pyrenophora (anamorfo: Drechslera) tritici-repentis (mancha bronceada) en trigo o P.
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teres (mancha en red) en cebada; Pyricularia spp., por ejemplo, P. oryzae (teleomorfo: Magnaporthe grisea, hongo
del arroz) en arroz y P. grisea en césped y cereales; Pythium spp. (caida) en césped, arroz, maiz, trigo, algoddn,
colza, girasoles, sojas, remolachas azucareras, verduras y diversas otras plantas (por ejemplo, P. ultimum o P.
aphanidermatum); Ramularia spp., por ejemplo, R. collo-cygni (manchas foliares por Ramularia, manchas
fisioldégicas de las hojas) en cebada y R. beticola en remolachas azucareras; Rhizoctonia spp. en algodon, arroz,
patatas, césped, maiz, colza, patatas, remolachas azucareras, verduras y diversas otras plantas, por ejemplo, R.
solani (podredumbre de raiz y tallo) en soja, R. solani (tizén de la vaina) en arroz o R. cerealis (tizén primaveral por
Rhizoctonia) en trigo o cebada; Rhizopus stolonifer (moho negro, podredumbre leve) en fresas, zanahorias, repollos,
vides y tomates; Rhynchosporium secalis (escaldadura) en cebada, centeno vy tritical; Sarocladium oryzae y S.
attenuatum (podredumbre de la vaina) en arroz; Sclerotinia spp. (podredumbre de tallo o moho blanco) en verduras y
cultivos de campo, tales como colza, girasoles (por ejemplo, S. sclerotiorum) y sojas (por ejemplo, S. rolfsii o S.
sclerotiorum); Septoria spp. en diversas plantas, por ejemplo, S. glycines (mancha marrén) en sojas, S. tritici
(mancha por Septoria) en trigo y S. (sin. Stagonospora) nodorum (mancha por Stagonospora) en cereales; Uncinula
(sin. Erysiphe) necator (oidio, anamorfo: Oidium tuckeri) en vides; Setospaeria spp. (tizén de la hoja) en maiz (por
ejemplo, S. turcicum, sin. Helminthosporium turcicum) y césped; Sphacelotheca spp. (tizne) en maiz, (por ejemplo,
S. reiliana: tizne de parte superior), sorgo y cafia de azlcar; Sphaerotheca fuliginea (oidio) en cucurbitaceas;
Spongospora subterranea (costra pulverulenta) en patatas y enfermedades virales asi transmitidas; Stagonospora
spp. en cereales, por ejemplo, S. nodorum (mancha por Stagonospora, teleomorfo: Leptosphaeria [sin.
Phaeosphaeria] nodorum) en trigo; Synchytrium endobioticum en patatas (enfermedad de verruga de la patata);
Taphrina spp., por ejemplo, T. deformans (enfermedad de enrollamiento de la hoja) en melocotones y T. pruni
(cavidad en la ciruela) en ciruelas; Thielaviopsis spp. (podredumbre de raiz negra) en tabaco, frutos de pomo,
verduras, sojas y algodén, por ejemplo, T. basicola (sin. Chalara elegans); Tilletia spp. (carb6n comun o tizne
hediondo) en cereales, tales como, por ejemplo, T. tritici (sin. T. caries, carbédn del trigo) y T. controversa (carbon
enano) en trigo; Typhula incarnata (moho de la nieve gris) en cebada o trigo; Urocystis spp., por ejemplo, U. occulta
(tizne de tallo) en centeno; Uromyces spp. (roya) en vegetales, tales como judias (por ejemplo, U. appendiculatus,
sin. U. phaseoli) y remolachas azucareras (por ejemplo, U. betae); Ustilago spp. (tizne suelto) en cereales (por
ejemplo, U. nuda y U. avaenae), maiz (por ejemplo, U. maydis: tizne del maiz) y cafia de azlcar; Venturia spp.
(costra) en manzanas (por ejemplo, V. inaequalis) y peras; y Verticillium spp. (marchitamiento) en diversas plantas,
tales como frutos y ornamentales, vides, frutos blandos, vegetales y cultivos de campo, por ejemplo, V. dahliae en
fresas, colza, patatas y tomates.

Los compuestos | y las composiciones de los mismos, respectivamente, pueden usarse para mejorar la salud de una
planta. La invenciéon también se refiere a un método para mejorar la salud de la planta tratando una planta, su
material de propagacion y/o el sitio donde la planta esta creciendo o crecera con una cantidad eficaz de compuestos
| y composiciones de los mismos, respectivamente.

Debe entenderse que el término "salud de la planta” indica una condicion de la planta y/o sus productos que esta
determinada por varios indicadores, solos 0 en combinacion entre si, tales como rendimiento (por ejemplo, aumento
de la biomasa y/o aumento del contenido de componentes valiosos), vigor de la planta (por ejemplo, crecimiento de
la planta mejorado y/u hojas mas verdes ("efecto de mayor verdor")), calidad (por ejemplo, contenido o composicion
mejorado de ciertos componentes) y tolerancia al estrés abidtico y/o bidtico. Los indicadores anteriormente
identificados para la condicion de salud de una planta pueden ser interdependientes y pueden ser el resultado el uno
del otro.

Los compuestos de formula | pueden estar presentes en diferentes modificaciones cristalinas cuya actividad
biolégica puede diferir. Asimismo, son materia de la presente invencion.

Los compuestos | se emplean como tales o en forma de composiciones tratando los hongos o las plantas, materiales
de propagacioén vegetal, tales como semillas, tierra, superficies, materiales o habitaciones que se desean proteger
del ataque flngico, con una cantidad fungicidamente eficaz de las sustancias activas. La aplicacion puede llevarse a
cabo tanto antes como después de la infeccién de las plantas, materiales de propagacion vegetal, tales como
semillas, tierra, superficies, materiales o habitaciones, por los hongos.

Los materiales de propagacién vegetal pueden tratarse con los compuestos | como tales 0 una composicion que
comprende al menos un compuesto | profilacticamente tanto durante como antes de plantarse o trasplantarse.

La invencion también se refiere a composiciones agroquimicas que comprenden un compuesto auxiliar y al menos
un compuesto | segun la invencién.

Una composicion agroquimica comprende una cantidad fungicidamente eficaz de un compuesto |. El término
"cantidad eficaz" indica una cantidad de la composicién o de los compuestos | que es suficiente para controlar
hongos dafiinos en plantas cultivadas o para proteger materiales, y que no produce un dafio sustancial a las plantas
tratadas. Una cantidad tal puede variar en un amplio intervalo y depende de diversos factores, tales como las
especies flngicas que van a controlarse, el material o la planta cultivada tratada, las condiciones climaticas y el
compuesto | especifico usado.
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Los compuestos |, sus N-6xidos y sales pueden convertirse en los tipos habituales de composiciones agroquimicas,
por ejemplo, soluciones, emulsiones, suspensiones, polvillos, polvos, pastas, granulos, productos prensados,
capsulas y mezclas de los mismos. Ejemplos de tipos de composicidn son suspensiones (por ejemplo, SC, OD, FS),
concentrados emulsionables (por ejemplo, EC), emulsiones (por ejemplo, EW, EO, ES, ME), capsulas (por ejemplo,
CS, ZC), pastas, pastillas, polvos o polvillos humectables (por ejemplo, WP, SP, WS, DP, DS), productos prensados
(por ejemplo, BR, TB, DT), granulos (por ejemplo, WG, SG, GR, FG, GG, MG), articulos insecticidas (por ejemplo,
LN), ademas de formulaciones en gel para el tratamiento de materiales de propagacion vegetal, tales como semillas
(por ejemplo, GF). Estas composiciones y composiciones adicionales se definen en "Catalogue of pesticide
formulation types and international coding system", Technical Monograph No. 2, 6 Ed., mayo de 2008, CropLife
International.

Las composiciones se preparan de una manera conocida, como se describe por Mollet y Grubemann, Formulation
technology, Wiley VCH, Weinheim, 2001; o Knowles, New developments in crop protection product formulation,
Agrow Reports DS243, T&F Informa, Londres, 2005.

Auxiliares adecuados son disolventes, vehiculos liquidos, vehiculos sélidos o cargas, tensioactivos, dispersantes,
emulsionantes, hidratantes, adyuvantes, solubilizantes, potenciadores de la penetracion, coloides protectores,
agentes de adhesion, espesantes, humectantes, repelentes, atrayentes, estimulantes alimenticios,
compatibilizadores, bactericidas, agentes anticongelantes, agentes antiespumantes, colorantes, agentes de
adhesividad y aglutinantes.

Disolventes y vehiculos liquidos adecuados son agua y disolventes organicos, tales como fracciones de aceite
mineral de punto de ebullicién de medio a alto, por ejemplo, queroseno, gasoleo; aceites de origen vegetal o animal;
hidrocarburos alifaticos, ciclicos y aromaticos, por ejemplo, tolueno, parafina, tetrahidronaftaleno, naftalenos
alquilados; alcoholes, por ejemplo, etanol, propanol, butanol, alcohol bencilico, ciclohexanol; glicoles; DMSO;
cetonas, por ejemplo, ciclohexanona; ésteres, por ejemplo, lactatos, carbonatos, ésteres de acidos grasos, gamma-
butirolactona; acidos grasos; fosfonatos; aminas; amidas, por ejemplo, N-metilpirrolidona, dimetilamidas de acidos
grasos; y mezclas de los mismos.

Vehiculos sélidos o cargas adecuados son tierras minerales, por ejemplo, silicatos, geles de silice, talco, caolines, p
caliza, cal, creta, arcillas, dolomita, tierra de diatomeas, bentonita, sulfato de calcio, sulfato de magnesio, 6xido de
magnesio; polisacaridos, por ejemplo, celulosa, almiddn; fertilizantes, por ejemplo, sulfato de amonio, fosfato de
amonio, nitrato de amonio, ureas; productos de origen vegetal, por ejemplo, harina de cereal, harina de corteza de
arbol, harina de madera, harina de cascara de nuez y mezclas de los mismos.

Tensioactivos adecuados son compuestos tensioactivos, tales como tensioactivos aniénicos, catiénicos, no iénicos y
anfoteros, polimeros de bloque, polielectrolitos y mezclas de los mismos. Tales tensioactivos pueden usarse como
emulsionante, dispersante, solubilizante, hidratante, potenciador de la penetracién, coloide protector o adyuvante.
Ejemplos de tensioactivos se enumeran en McCutcheon’s, Vol.1: Emulsifiers & Detergents, McCutcheon’s
Directories, Glen Rock, USA, 2008 (International Ed. o North American Ed).

Tensioactivos aniénicos adecuados son sales alcalinas, alcalinotérreas o de amonio de sulfonatos, sulfatos, fosfatos,
carboxilatos y mezclas de los mismos. Ejemplos de sulfonatos son alquilarilsulfonatos, difenilsulfonatos, sulfonatos
de alfa- olefina, sulfonatos de lignina, sulfonatos de acidos grasos y aceites, sulfonatos de alquilfenoles etoxilados,
sulfonatos de arilfenoles alcoxilados, sulfonatos de naftalenos condensados, sulfonatos de dodecil- vy
tridecilbencenos, sulfonatos de naftalenos y alquilnaftalenos, sulfosuccinatos o sulfosuccinamatos. Ejemplos de
sulfatos son sulfatos de acidos grasos y aceites, de alquilfenoles etoxilados, de alcoholes, de alcoholes etoxilados o
de ésteres de acidos grasos. Ejemplos de fosfatos son ésteres de fosfato. Ejemplos de carboxilatos son
alquilcarboxilatos, y alcohol carboxilado o etoxilatos de alquilfenol.

Tensioactivos no iénicos adecuados son alcoxilatos, amidas de acidos grasos N-sustituidos, 6xidos de amina,
ésteres, tensioactivos basados en azlcar, tensioactivos poliméricos y mezclas de los mismos. Ejemplos de
alcoxilatos son compuestos tales como alcoholes, alquilfenoles, aminas, amidas, arilfenoles, acidos grasos o ésteres
de acidos grasos que han sido alcoxilados con 1 a 50 equivalentes. Pueden emplearse 6xido de etileno y/u éxido
propileno para la alcoxilacién, preferentemente 6xido de etileno. Ejemplos de aminas de acidos grasos N-sustituidos
son glucamidas de acido graso o alcanolamidas de acido graso. Ejemplos de ésteres son ésteres de acidos grasos,
ésteres de glicerol o monoglicéridos. Ejemplos de tensioactivos basados en azlcar son sorbitanos, sorbitanos
etoxilados, ésteres de sacarosa y de glucosa o alquilpoliglucésidos. Ejemplos de tensioactivos poliméricos son
homo- o copolimeros de vinilpirrolidona, alcoholes vinilicos o acetato de vinilo.

Tensioactivos catidnicos adecuados son tensioactivos cuaternarios, por ejemplo, compuestos de amonio cuaternario
con uno o dos grupos hidréfobos, o sales de aminas primarias de cadena larga. Tensioactivos anféteros adecuados
son alquilbetainas e imidazolinas. Polimeros de bloque adecuados son polimeros de bloque del tipo A-B o A-B-A
gue comprenden bloques de poli(6xido de etileno) y poli(6xido de propileno), o del tipo A-B-C que comprende
alcanol, poli(6xido de etileno) y poli(éxido de propileno). Polielectrolitos adecuados son poliacidos o polibases.
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Ejemplos de poliacidos son sales alcalinas de acido poliacrilico o polimeros tipo peine de poliacidos. Ejemplos de
polibases son polivinilaminas o polietilenaminas.

Adyuvantes adecuados son compuestos que ellos mismos tienen una actividad pesticida insignificante o incluso
ninguna actividad pesticida y que mejoran el rendimiento biolégico del compuesto | sobre la diana. Ejemplos son
tensioactivos, aceites minerales o vegetales, y otros auxiliares. Otros ejemplos se enumeran por Knowles, Adjuvants
and additives, Agrow Reports DS256, T&F Informa UK, 2006, Capitulo 5.

Espesantes adecuados son polisacaridos (por ejemplo, goma xantana, carboximetilcelulosa), arcillas inorganicas
(organicamente modificadas o no modificadas), policarboxilatos y silicatos.

Bactericidas adecuados son derivados de bronopol e isotiazolinona, tales como alquilisotiazolinonas y
bencisotiazolinonas.

Agentes anticongelantes adecuados son etilenglicol, propilenglicol, urea y glicerina.

Agentes antiespumantes adecuados son siliconas, alcoholes de cadena larga y sales de acidos grasos.

Colorantes adecuados (por ejemplo, en rojo, azul o verde) son pigmentos de baja solubilidad en agua y colorantes
solubles en agua. Ejemplos son colorantes inorganicos (por ejemplo, 6xido de hierro, oOxido de titanio,

hexacianoferrato de hierro) y colorantes organicos (por ejemplo, colorantes de alizarina, azoicos y de ftalocianina).

Agentes de adhesividad o aglutinantes adecuados son polivinilpirrolidonas, poli(acetatos de vinilo), poli(alcoholes
vinilicos), poliacrilatos, ceras biol6gicas o sintéticas y éteres de celulosa.

Ejemplos de tipos de composiciones y su preparacion son:
i) Concentrados solubles en agua (SL, LS)

Se disuelven 10-60 % en peso de un compuesto | y 5-15 % en peso de agente humectante (por ejemplo, alcoxilatos
de alcohol) en agua y/o en un solvente soluble en agua (por ejemplo, alcoholes) hasta el 100 % en peso. La
sustancia activa se disuelve tras la dilucién con agua.

if) Concentrados dispersables (DC)

Se disuelven 5-25 % en peso de un compuesto | y 1-10 % en peso de dispersante (por ejemplo, polivinilpirrolidona)
en disolvente organico (por ejemplo, ciclohexanona) hasta el 100 % en peso. La dilucién con agua da una
dispersion.

iii) Concentrados emulsionables (EC)

Se disuelven 15-70% en peso de un compuesto | y 5-10% en peso de emulsionantes (por ejemplo,
dodecilbencensulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino) en disolvente organico insoluble en agua (por
ejemplo, hidrocarburo aromatico) hasta el 100 % en peso. La dilucién con agua da una emulsion.

iv) Emulsiones (EW, EO, ES)

Se disuelven 5-40% en peso de un compuesto | y 1-10% en peso de emulsionantes (por ejemplo,
dodecilbencensulfonato de calcio y etoxilato de aceite de ricino) en 20-40 % en peso de disolvente organico
insoluble en agua (por ejemplo, hidrocarburo aromatico). Esta mezcla se introduce en agua hasta el 100 % en peso
mediante una maquina emulsionante y se convierte en una emulsion homogénea. La dilucion con agua da una
emulsién.

V) Suspensiones (SC, OD, FS)

En un molino de bolas con agitacion se trituran 20-60 % en peso de un compuesto | con la adicion 2-10 % en peso
de dispersantes y agentes humectantes (por ejemplo, lignosulfonato sédico y etoxilato de alcohol), 0,1-2 % en peso
de espesante (por ejemplo, goma xantana) y agua hasta el 100 % en peso dando una suspension fina de sustancia
activa. La dilucion con agua da una suspension estable de la sustancia activa. Para la composicion de tipo FS se
afiade hasta el 40 % en peso de aglutinante (por ejemplo, poli(alcohol vinilico)).

vi) Granulos dispersables en agua y granulos solubles en agua (WG, SG)
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Se muelen finamente 50-80 % en peso de un compuesto | con la adicion de dispersantes y agentes humectantes
(por ejemplo, lignosulfonato de sodio y etoxilato de alcohol) hasta el 100 % en peso y se preparan como granulos
dispersables en agua o granulos solubles en agua por medio de artefactos técnicos (por ejemplo, extrusion, torre de
pulverizacion, lecho fluidizado). La dilucién con agua da una dispersion o solucion estable de la sustancia activa.

vii) Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP, SP, WS)

Se muelen 50-80 % en peso de un compuesto | en un molino de rotor-estator con la adicion de 1-5 % en peso de
dispersantes (por ejemplo, lignosulfonato de sodio), 1-3 % en peso de agentes humectantes (por ejemplo, etoxilato
de alcohol) y vehiculo sélido (por ejemplo, gel de silice) hasta el 100 % en peso de. La dilucién con agua da una
dispersién o solucién estable de la sustancia activa.

viii) Gel (GW, GF)

En un molino de bolas con agitacién se trituran 5-25 % en peso de un compuesto | con la adicién 3-10 % en peso de
dispersantes (por ejemplo, lignosulfonato de sodio), 1-5 % en peso de espesante (por ejemplo, carboximetilcelulosa)
y agua hasta el 100 % en peso dando una suspension fina de sustancia activa. La diluciébn con agua da una
suspension estable de la sustancia activa.

iv) Microemulsion (ME)

Se afiaden 5-20 % en peso de un compuesto | a 5-30 % en peso de mezcla de disolvente organico (por ejemplo,
dimetilamida de acido graso y ciclohexanona), 10-25 % en peso de mezcla de tensioactivos (por ejemplo, etoxilato
de alcohol y etoxilato de arilfenol) y agua hasta el 100 %. Esta mezcla se agita durante 1 h para producir
espontaneamente una microemulsién termodindmicamente estable.

iv) Microcapsulas (CS)

Una fase oleosa que comprende 5-50 % en peso de un compuesto |, 0-40 % en peso de disolvente organico
insoluble en agua (por ejemplo, hidrocarburo aromatico), 2-15 % en peso de monémeros acrilicos (por ejemplo,
metacrilato de metilo, acido metacrilico y un di- o triacrilato) se dispersa en una soluciéon acuosa de un coloide
protector (por ejemplo, poli(alcohol vinilico)). La polimerizacion de radicales iniciada por un iniciador de radicales
produce la formacion de microcapsulas de poli(met)acrilato. Alternativamente, una fase oleosa que comprende 5-
50 % en peso de un compuesto | segun la invencién, 0-40 % en peso de disolvente organico insoluble en agua (por
ejemplo, hidrocarburo aromatico) y un monémero de isocianato (por ejemplo, difenilmeteno-4,4’-diisocianato) se
dispersa en una solucion acuosa de un coloide protector (por ejemplo, poli(alcohol vinilico)). La adicién de una
poliamina (por ejemplo, hexametilendiamina) produce la formacion de microcapsulas de poliurea. Los monémeros
representan el 1-10 % en peso. El % en peso se refiere a la composicion de CS total.

ix) Polvos extensibles (DP, DS)

Se muelen finamente 1-10 % en peso de un compuesto |, y se mezclan intimamente con un vehiculo sélido (por
ejemplo, caolin finamente dividido) hasta el 100 % en peso.

X) Granulos (GR, FG)

Se muelen finamente 0,5-30 % en peso de un compuesto | y se asocian con un vehiculo sélido (por ejemplo, silicato)
hasta el 100 % en peso. La granulacién se logra por extrusion, secado por pulverizacién o lecho fluidizado.

xi) Liquidos de volumen ultra-bajo (UL)

Se disuelven 1-50 % en peso de un compuesto | en disolvente organico (por ejemplo, hidrocarburo aromatico) hasta
el 100 % en peso.

Los tipos de composiciones i) a xi) pueden comprender opcionalmente auxiliares adicionales, tales como 0,1-1 % en
peso de bactericidas, 5-15 % en peso de agentes anticongelantes, 0,1-1 % en peso de agentes antiespumantes y
0,1-1 % en peso de colorantes.

Las composiciones agroquimicas comprenden generalmente entre el 0,01 y el 95 %, preferentemente entre el 0,1y
el 90 % y en particular entre el 0,5y el 75 % en peso de sustancia activa. Las sustancias activas se emplean en una
pureza del 90 % al 100 %, preferentemente del 95 % al 100 % (segun el espectro de RMN).

Las soluciones para el tratamiento de semillas (LS), suspoemulsiones (SE), concentrados fluidos (FS), polvos para
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tratamiento en seco (DS), polvos dispersables en agua para tratamiento en suspension (WS), polvos solubles en
agua (SS), emulsiones (ES), concentrados emulsionables (EC) y geles (GF) se emplean normalmente para los fines
de tratamiento de materiales de propagacion vegetal, particularmente semillas. Las composiciones en cuestion dan,
después de una dilucion de dos a diez veces, concentraciones de sustancia activa del 0,01 al 60 % en peso,
preferentemente del 0,1 al 40 %, en las preparaciones listas para usar. La aplicacion puede llevarse a cabo antes o
durante la siembra. Métodos para aplicar el compuesto | y las composiciones del mismo, respectivamente, al
material de propagacion vegetal, especialmente las semillas, incluyen métodos de aplicacién por recubrimiento,
revestimiento, granulacion, espolvoreo, empapado y en surco del material de propagacion. Preferentemente, el
compuesto | o las composiciones del mismo, respectivamente, se aplican al material de propagacion vegetal por un
método tal que no induce la germinacion, por ejemplo, por recubrimiento, granulacion, revestimiento y espolvoreo de
semillas.

Cuando se emplean en la proteccion de plantas, las cantidades de sustancias activas aplicadas son, dependiendo
del tipo de efecto deseado, de 0,001 a 2 kg por ha, preferentemente de 0,005 a 2 kg por ha, mas preferentemente de
0,05 a 0,9 kg por hay, en particular, de 0,1 a 0,75 kg por ha.

En el tratamiento de materiales de propagacion vegetal, tales como semillas, por ejemplo, por espolvoreo,
revestimiento o empapado de semilla, generalmente se requieren cantidades de sustancia activa de 0,1 a 1000 g,
preferentemente de 1 a 1000 g, mas preferentemente de 1 a 100 g y lo mas preferentemente 5 a 100 g por 100
kilogramos de material de propagacion vegetal (preferentemente semillas).

Cuando se usan en la proteccién de materiales o productos almacenados, la cantidad de sustancia activa aplicada
depende del tipo de area de aplicacion y del efecto deseado. Cantidades habitualmente aplicadas en la proteccién
de materiales son 0,001 g a 2 kg, preferentemente 0,005 g a 1 kg, de sustancia activa por metro cubico de material
tratado.

Pueden afadirse diversos tipos de aceites, humectantes, adyuvantes, fertilizantes o micronutrientes y pesticidas
adicionales (por ejemplo, herbicidas, insecticidas, fungicidas, reguladores del crecimiento, protectores) a las
sustancias activas 0 a las composiciones que los comprenden como premezclas o, si es apropiado, no hasta
inmediatamente antes de uso (mezcla en el tanque). Estos agentes pueden mezclarse con las composiciones segin
la invencion en una relacion en peso de 1:100 a 100:1, preferentemente 1:10 a 10:1.

El usuario aplica la composicién segin la invencion normalmente de un dispositivo de predosificaciéon, un
pulverizador de mochila, un tanque de pulverizacién, un avién de pulverizaciébn o un sistema de irrigacion.
Normalmente, la composicién agroquimica esta constituida por agua, tampoén y/o auxiliares adicionales en la
concentracion de aplicacion deseada y asi se obtiene el liquido de pulverizacién listo para usar o la composicién
agroquimica segun la invencién. Normalmente, se aplican 20 a 2000 litros, preferentemente 50 a 400 litros, del
liquido de pulverizacion listo para usar por hectarea de area agricola util.

Segun una realizacion, el propio usuario puede mezclar los componentes individuales de la composicién segun la
invencion, tales como partes de un kit o partes de una mezcla binaria o ternaria, en un tanque de pulverizacion, y
pueden afadirse auxiliares adicionales, si es apropiado.

La mezcla de los compuestos | o las composiciones que los comprenden en la forma de uso de fungicidas con otros
fungicidas da como resultado, en muchos casos, una expansion del espectro fungicida de actividad que se obtiene o
una prevencion del desarrollo de resistencia fungicida. Ademas, en muchos casos, se obtienen efectos sinérgicos.

Esta previsto que la siguiente lista de sustancias activas, junto con las cuales pueden usarse los compuestos |,
ilustre las posibles combinaciones, pero no las limite:

A) Inhibidores de la respiracion

- Inhibidores del complejo 1l en el sitio Q, (por ejemplo, estrobilurinas): azoxistrobina, coumetoxistrobina,
coumoxistrobina, dimoxistrobina, enestroburina, fenaminstrobina, fenoxistrobina/flufenoxistrobina, fluoxastrobina,
kresoxim-metilo, metominostrobina, orisastrobina, picoxistrobina, piraclostrobina, pirametostrobina, piraoxistrobina,
trifloxistrobina, éster metilico del acido 2-[2-(2,5-dimetil-fenoximetil)-fenil]-3-metoxi-acrilico y 2-(2-(3-(2,6-diclorofenil)-
1-metil-alilidenaminooximetil)-fenil)-2-metoxiimino-N-metil-acetamida, piribencarb, triclopiricarb/clorodincarb,
famoxadona, fenamidona;

- inhibidores del complejo Il en el sitio Qi: ciazofamid, amisulbrom, 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-
3-[(3-acetoxi-4-metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo], 2-metilpropanoato de
[(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-(acetoximetoxi)-4-metoxi-piridin-2-carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo],
2-metilpropanocato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[(3-isobutoxicarboniloxi-4-metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-
4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo], 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-(1,3-benzodioxol-5-ilmetoxi)-4-
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metoxipiridin-2-carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo]; 2-metilpropanocato de (3S,6S,7R,8R)-3-[[(3-
hidroxi-4-metoxi-2-piridinil)carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-8-(fenilmetil)-1,5-dioxonan-7-ilo

- inhibidores de complejo Il (por ejemplo, carboxamidas): benodanil, benzovindiflupir, bixafen, boscalid, carboxin,
fenfuram, fluopiram, flutolanil, fluxapiroxad, furametpir, isopirazam, mepronil, oxicarboxin, penflufen, pentiopirad,
sedaxano, tecloftalam, tifluzamida, N-(4'-trifluorometiltiobifenil-2-il)-3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4-carboxamida,
N-(2-(1,3,3-trimetil-butil)-fenil)-1,3-dimetil-5-fluoro-1H-pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-
trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 3-(trifluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida,
1,3-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 3-(trifluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-
il)pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 1,3,5-trimetil-
N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida;

- otros inhibidores de la respiracion (por ejemplo, complejo |, desacopladores): diflumetorim, (5,8-difluoroquinazolin-
4-il)-{2-[2-fluoro-4-(4-trifluorometilpiridin-2-iloxi)-fenil]-etil}-amina; derivados de nitrofenilo: binapacrilo, dinobuton,
dinocap, fluazinam; ferimzona; compuestos organometalicos: sales de fentina, tales como acetato de fentina, cloruro
de fentina o hidréxido de fentina; ametoctradin; y siltiofam;

B) Inhibidores de la biosintesis de esteroles (fungicidas de SBI)

- Inhibidores de la C14 desmetilasa (fungicidas DMI): triazoles: azaconazol, bitertanol, bromuconazol, ciproconazol,
difenoconazol, diniconazol, diniconazol-M, epoxiconazol, fenbuconazol, fluquinconazol, flusilazol, flutriafol,
hexaconazol, imibenconazol, ipconazol, metconazol, miclobutanil, oxpoconazol, paclobutrazol, penconazol,
propiconazol, protioconazol, simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triticonazol,
uniconazol, 1-[rel-(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-5-tiocianato-1H-[1,2,4]triazol, 2-[rel-
(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-2H-[1,2,4]triazol-3-tiol; imidazoles: imazalil, pefurazoato,
procloraz, triflumizol; pirimidinas, piridinas y piperazinas: fenarimol, nuarimol, pirifenox, triforina;

- inhibidores de la delta 14-reductasa: aldimorf, dodemorf, acetato de dodemorf, fenpropimorf, tridemorf,
fenpropidin, piperalin, espiroxamina;

- inhibidores de la 3-cetoreductasa: fenhexamid;
C) Inhibidores de la sintesis de acidos nucleicos

- fungicidas de fenilamidas o acilaminoacido: benalaxil, benalaxil-M, kiralaxil, metalaxil, metalaxil-M (mefenoxam),
ofurace, oxadixil;

- otros: himexazol, octilinona, acido oxolinico, bupirimato, 5-fluorocitosina, 5-fluoro-2-(p-tolilmetoxi)pirimidin-4-
amina, 5-fluoro-2-(4-fluorofenilmetoxi)pirimidin-4-amina;

D) Inhibidores de la division celular y citoesqueleto

- inhibidores de tubulina, tales como bencimidazoles, tiofanatos: benomilo, carbendazim, fuberidazol, tiabendazol,
tiofanato-metilo; triazolopirimidinas: 5-cloro-7-(4-metilpiperidin-1-il)-6-(2,4,6-trifluorofenil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pirimidina

- otros inhibidores de la division celular: dietofencarb, etaboxam, pencicuron, fluopicolida, zoxamida, metrafenona,
piriofenona;

E) Inhibidores de la sintesis de aminoacidos y proteinas
- inhibidores de la sintesis de metionina (anilino-pirimidinas): ciprodinil, mepanipirim, pirimetanil;

- inhibidores de la sintesis de proteinas: blasticidin-S, kasugamicina, clorhidrato de kasugamicina hidratada,
mildiomicina, estreptomicina, oxitetraciclina, polioxina, validamicina A;

F) Inhibidores de la transduccion de sefiales

- inhibidores de MAP / histidina cinasas: fluoroimid, iprodiona, procimidona, vinclozolin, fenpiclonil, fludioxonil;
- inhibidores de la proteina G: quinoxifen;

G) Inhibidores de la sintesis de lipidos y membrana
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- Inhibidores de la biosintesis de fosfolipidos: edifenfos, iprobenfos, pirazofos, isoprotiolano;
- peroxidacion de lipidos: dicloran, quintozeno, tecnazeno, tolclofos-metilo, bifenilo, cloroneb, etridiazol;

- biosintesis de los fosfolipidos y depoésito de la pared celular: dimetomorf, flumorf, mandipropamid, pirimorf,
bentiavalicarb, iprovalicarb, valifenalato y éster (4-fluorofenilico) del acido N-(1-(1-(4-ciano-fenil)etanosulfonil)-but-2-
il)carbamico;

- compuestos que afectan la permeabilidad de la membrana celular y acidos grasos: propamocarb, propamocarb-
clorhidrato

- inhibidores de amida hidrolasa del acido graso: 1-[4-[4-[5-(2,6-difluorofenil)-4,5-dihidro-3-isoxazolil]-2-tiazolil]-1-
piperidinil]-2-[5-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-1-illetanona

H) Inhibidores con accién en multiples sitios

- sustancias activas inorganicas: mezcla de Burdeos, acetato de cobre, hidroxido de cobre, oxicloruro de cobre,
sulfato de cobre basico, azufre;

- tio- y ditiocarbamatos: ferbam, mancozeb, maneb, metam, metiram, propineb, tiram, zineb, ziram;

- compuestos de organocloro (por ejemplo, ftalimidas, sulfamidas, cloronitrilos): anilazina, clorotalonil, captafol,
captan, folpet, diclofluanid, diclorofen, flusulfamida, hexaclorobenceno, pentaclorfenol y sus sales, ftalida, tolilfluanid,
N-(4-cloro-2-nitro-fenil)-N-etil-4-metil-bencenosulfonamida;

- guanidinas y otros: guanidina, dodina, base libre de dodina, guazatina, acetato de guazatina, iminoctadina,
triacetato de iminoctadina, tris(albesilato) de iminoctadina, ditianon, 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c"|dipirrol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetraona;

1) Inhibidores de la sintesis de la pared celular

- inhibidores de la sintesis de glucano: validamicina, polioxina B; inhibidores de la sintesis de melanina: piroquilon,
triciclazol, carpropamid, diciclomet, fenoxanil;

J) Inductores de la defensa de la planta

- acibenzolar-S-metilo, probenazol, isotianil, tiadinil, prohexadiona-calcio; fosfonatos: fosetil, fosetil-aluminio, acido
fosforoso y sus sales;

K) Modo de accién desconocido

- bronopol, quinometionato, ciflufenamida, cimoxanil, dazomet, debacarb, diclomezina, difenzoquat, metilsulfato de
difenzoquat, difenilamin, fenpirazamina, flumetover, flusulfamida, flutianil, metasulfocarb, nitrapirin, nitrotal-isopropilo,
oxatiapiprolin, oxina-cobre, proquinazid, tebufloquin, tecloftalam, triazéxido, 2-butoxi-6-yodo-3-propilcromon-4-ona,
N-(ciclopropilmetoxiimino-(6-difluoro-metoxi-2,3-difluoro-fenil)-metil)-2-fenilacetamida,  N'-(4-(4-cloro-3-trifluorometil-
fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, N'-(4-(4-fluoro-3-trifluorometil-fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-
metilformamidina, N'-(2-metil-5-trifluorometil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi)-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, N'-(5-
difluorometil-2-metil-4-(3-trimetilsilanilpropoxi)-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, éster 6-terc-butil-8-fluoro-2,3-dimetil-
quinolin-4-ilico del acido metoxi-acético, 3-[5-(4-metilfenil)-2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina, 3-[5-(4-cloro-fenil)-
2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina (pirisoxazol),

amida del acido N-(6-metoxi-piridin-3-il)ciclopropanocarboxilico, 5-cloro-1-(4,6-dimetoxi-pirimidin-2-il)-2-metil-1H-
benzoimidazol, 2-(4-cloro-fenil)-N-[4-(3,4-dimetoxi-fenil)-isoxazol-5-il]-2-prop-2-iniloxi-acetamida;

L) Agentes de hiocontrol antifingico, bioactivadores de plantas: Ampelomyces quisqualis (por ejemplo, AQ 10° de
Intrachem Bio GmbH & Co. KG, Germany), Asperglllus flavus (por ejemplo, AFLAGUARD® de Syngenta, CH),
Aureobasidium pullulans (por ejemplo, BOTECTOR de b|0 ferm GmbH, Alemania), Bacillus pumilus (por ejemplo,
acceso de NRRL n.° B-30087 en SONATA® y BALLAD® Plus de AgraQuest Inc., EE.UU.), Bacﬂlus subtilis (por
ejemplo, cepa aislada NRRL-Nr. B-21661 en RHAPSODY®, SERENADE® MAX y SERENADE ASO de AgraQuest
Inc., EE.UU.), Bacillus subtilis var. amyloliquefaciens FZBZ4 (por ejemplo, TAEGRO® de Novozyme Biologicals, Inc.,

EE. UU) Candlda oleophila 1-82 (por ejemplo, ASPIRE de Ecogen Inc., EE.UU.), Candida saitoana (por ejemplo,
BIOCURE® (en mezcla con lisozima) y BIOCOAT® de Micro Flo Company, EE.UU. (BASF SE) y Arysta), quitosano
(por ejemplo, ARMOUR-ZEN de BotriZen Ltd., NZ), Clonostachys rosea f. catenulata, también llamada Gliocladium
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catenulatum (por ejemplo, cepa aislada J1446: PRESTOP® de Verdera, Finlandia), Coniothyrium minitans (por
ejemplo, CONTANS® de Prophyta, Alemania), Cryphonectria parasitica (por ejemplo, Endothia parasitica de CNICM,
Francia), Cryptococcus albidus (por ejemplo, YIELD PLUS® de Anchor Bio-Technologies, Sudéafrica), Fusarium
oxysporum (por ejemplo, BIOFOX® de S.LA.P.A., Italia, FUSACLEAN® de Natural Plant Protection, Francia),
Metschnikowia fructicola (por ejemplo, SHEMER® de Agrogreen, Israel), Microdochium dimerum (por ejemplo,
ANTIBOT® de Agrauxine, Francia), Phlebiopsis gigantea (por ejemplo, ROTSOP® de Verdera, Finlandia),
Pseudozyma flocculosa (por ejemplo, SPORODEX® de Plant Products Co. Ltd., Canada), Pythium oligandrum DV74
(por ejemplo, POLYVERSUM® de Remeslo SSRO, Biopreparaty, Rep. Checa), Reynoutria sachlinensis (por ejemplo,
REGALIA® de Marrone Biolnnovations, EE.UU.), Talaromyces flavus V117b (por ejemplo, PROTUS® de Prophyta,
Alemania), Trichoderma asperellum SKT-1 (por ejemplo, ECO-HOPE® de Kumiai Chemical Industry Co., Ltd.,
Japén), T. atroviride LC52 (por ejemplo, SENTINEL® de Agrimm Technologies Ltd, NZ), T. harzianum T-22 (por
ejemplo, PLANTSHIELD® de la empresa BioWorks Inc., EE.UU.), T. harzianum TH 35 (por ejemplo, ROOT PRO" de
Mycontrol Ltd., Israel), T. harzianum T-39 (por ejemplo, TRICHODEX® y TRICHODERMA 2000° de Mycontrol Ltd.,
Israel y Makhteshim Ltd., Israel), T. harzianum y T. viride (por ejemplo, TRICHOPEL de Agrimm Technologies Ltd,
NZ), T. harzianum ICC012 y T. viride 1CC080 %mr ejemplo, REMEDIER® WP de Isagro Ricerca, ltalia), T.
polysporum y T. harzianum (por ejemplo, BINAB™ de BINAB Bio-Innovation AB, Suecia), T. stromaticum (por
ejemplo, TRICOVAB® de C.E.P.L.A.C., Brasil), T. virens GL-21 (por ejemplo, SOILGARD® de Certis LLC, EE.UU.), T.
viride (por ejemplo, TRIECO® de Ecosense Labs. (India) Pvt. Ltd., India, BIO-CURE® F de T. Stanes & Co. Ltd.,
India), T. viride TV1 (por ejemplo, T. viride TV1 de Agribiotec srl, Italia), Ulocladium oudemansii HRU3 (por ejemplo,
BOTRY-ZEN® de Botry-Zen Ltd, NZ);

M) Reguladores del crecimiento

acido abscisico, amidoclor, ancimidol, 6-bencilaminopurina, brasinolida, butralin, clormequat (cloruro de clormequat),
cloruro de colina, ciclanilida, daminozida, dikegulac, dimetipin, 2,6-dimetilpuridina, etefon, flumetralin, flurprimidol,
flutiacet, forclorfenuron, acido giberélico, inabenfide, acido indol-3-acético, hidrazida maleica, mefluidida, mepiquat
(cloruro de mepiquat), acido naftalenoacético, N-6-benciladenina, paclobutrazol, prohexadiona (prohexadiona-
calcio), prohidrojasmona, tidiazuron, triapentenol, fosforotritioato de tributilo, acido 2,3,5-tri-yodobenzoico,
trinexapac-etilo y uniconazol;

N) Herbicidas

- acetamidas: acetoclor, alaclor, butaclor, dimetaclor, dimetenamid, flufenacet, mefenacet, metolaclor, metazaclor,
napropamida, naproanilida, petoxamid, pretilaclor, propaclor, tenilclor;

- derivados de aminoécido: bilanafos, glifosato, glufosinato, sulfosato;

- ariloxifenoxipropionatos: clodinafop, cihalofop-butilo, fenoxaprop, fluazifop, haloxifop, metamifop, propaquizafop,
quizalofop, quizalofop-P-tefurilo;

- Bipiridilos: diquat, paraquat;

- (tio)carbamatos: asulam, butilato, carbetamida, desmedifam, dimepiperato, eptam (EPTC), esprocarb, molinato,
orbencarb, fenmedifam, prosulfocarb, piributicarb, tiobencarb, trialato;

- ciclohexanodionas: butroxidim, cletodim, cicloxidim, profoxidim, setoxidim, tepraloxidim, tralcoxidim;
- dinitroanilinas: benfluralin, etalfluralin, orizalin, pendimetalin, prodiamina, trifluralin;

- éteres de difenilo: acifluorfen, aclonifen, bifenox, diclofop, etoxifen, fomesafen, lactofen, oxifluorfen;
- hidroxibenzonitrilos: bomoxinil, diclobenil, ioxinil;

- imidazolinonas: imazametabenz, imazamox, imazapic, imazapir, imazaquin, imazetapir;

- acidos fenoxiacéticos: clomeprop, acido 2,4-diclorofenoxiacético (2,4-D), 2,4-DB, diclorprop, MCPA, MCPA-
tioetilo, MCPB, Mecoprop;

- pirazinas: cloridazon, flufenpir-etilo, flutiacet, norflurazon, piridato;
- piridinas: aminopiralid, clopiralid, diflufenican, ditiopir, fluridona, fluroxipir, picloram, picolinafen, tiazopir;

- sulfonilureas: amidosulfuron, azimsulfuron, bensulfuron, clorimuron-etilo, clorsulfuron, cinosulfuron,
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ciclosulfamuron, etoxisulfuron, flazasulfuron, flucetosulfuron, flupirsulfuron, foramsulfuron, halosulfuron,
imazosulfuron, yodosulfuron, mesosulfuron, metazosulfuron, metsulfuron-metilo, nicosulfuron, oxasulfuron,
primisulfuron, prosulfuron, pirazosulfuron, rimsulfuron, sulfometuron, sulfosulfuron, tifensulfuron, triasulfuron,
tribenuron, trifloxisulfuron, triflusulfuron, tritosulfuron, 1-((2-cloro-6-propil-imidazo[1,2-b]piridazin-3-il)sulfonil)-3-(4,6-
dimetoxipirimidin-2-il)urea;

- triazinas: ametrina, atrazina, cianazina, dimetametrina, etiozin, hexazinona, metamitron, metribuzin, prometrina,
simazina, terbutilazina, terbutrina, triaziflam;

- ureas: clorotoluron, daimuron, diuron, fluometuron, isoproturon, linuron, metabenztiazuron, tebutiuron;

- otros inhibidores de la acetolactato sintasa: bispiribac-sodio, cloransulam-metilo, diclosulam, florasulam,
flucarbazona, flumetsulam, metosulam, orto-sulfamuron, penoxsulam, propoxicarbazona, piribambenz-propilo,
piribenzoxim, piriftalid, piriminobac-metilo, pirimisulfan, piritiobac, piroxasulfona, piroxsulam;

- otros: amicarbazona, aminotriazol, anilofos, beflubutamid, benazolin, bencarbazona, benfluresato, benzofenap,
bentazona, benzobiciclon, biciclopirona, bromacil, bromobutida, butafenacil, butamifos, cafenstrol, carfentrazona,
cinidon-etilo, clortal, cinmetilin, clomazona, cumiluron, ciprosulfamida, dicamba, difenzoquat, diflufenzopir,
Drechslera monoceras, endotal, etofumesato, etobenzanid, fenoxasulfona, fentrazamida, flumiclorac-pentilo,
flumioxazin, flupoxam, flurocloridona, flurtamona, indanofan, isoxaben, isoxaflutol, lenacil, propanil, propizamida,
quinclorac, quinmerac, mesotriona, acido metilarsonico, naptalam, oxadiargilo, oxadiazon, oxaziclomefona,
pentoxazona, pinoxaden, piraclonil, piraflufen-etilo, pirasulfotol, pirazoxifen, pirazolinato, quinoclamina, saflufenacil,
sulcotriona, sulfentrazona, terbacil, tefuriltriona, tembotriona, tiencarbazona, topramezona, éster etilico del acido (3-
[2-cloro-4-fluoro-5-(3-metil-2,6-dioxo-4-trifluorometil-3,6-dihidro-2H-pirimidin-1-il)-fenoxi]-piridin-2-iloxi)-acético, éster
metilico del acido 6-amino-5-cloro-2-ciclopropil-pirimidina-4-carboxilico, 6-cloro-3-(2-ciclopropil-6-metil-fenoxi)-
piridazin-4-ol, acido 4-amino-3-cloro-6-(4-clorofenil)-5-fluoro-piridin-2-carboxilico, éster metilico del acido 4-amino-3-
cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxi-fenil)-piridin-2-carboxilico y éster metilico del acido 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-3-
dimetilamino-2-fluoro-fenil)-piridin-2-carboxilico. O) Insecticidas

- organo(tio)fosfatos: acefato, azametifos, azinfos-metilo, clorpirifos, clorpirifos-metilo, clorfenvinfos, diazinon,
diclorvos, dicrotofos, dimetoato, disulfoton, etion, fenitrotion, fention, isoxation, malation, metamidofos, metidation,
metil-paration, mevinfos, monocrotofos, oxidometon-metilo, paraoxon, paration, fentoato, fosalona, fosmet,
fosfamidon, forato, foxim, pirimifos-metilo, profenofos, protiofos, sulprofos, tetraclorvinfos, terbufos, triazofos,
triclorfon;

- carbamatos: alanicarb, aldicarb, bendiocarb, benfuracarb, carbaril, carbofurano, carbosulfan, fenoxicarb,
furatiocarb, metiocarb, metomilo, oxamilo, pirimicarb, propoxur, tiodicarb, triazamato;

- piretroides: aletrina, bifentrina, ciflutrina, cihalotrina, cifenotrina, cipermetrina, alfa-cipermetrina, beta-cipermetrina,
zeta-cipermetrina, deltametrina, esfenvalerato, etofenprox, fenpropatrina, fenvalerato, imiprotrina, lambda-cihalotrina,
permetrina, praletrina, piretrina | y Il, resmetrina, silafluofen, tau-fluvalinato, teflutrina, tetrametrina, tralometrina,
transflutrina, proflutrina, dimeflutrina;

- reguladores del crecimiento de los insectos: a) inhibidores de la sintesis de quitina: benzoilureas: clorfluazuron,
ciramazin, diflubenzuron, flucicloxuron, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron, teflubenzuron, triflumuron;
buprofezin, diofenolan, hexitiazox, etoxazol, clofentazina; b) antagonistas de ecdisona: halofenozida, metoxifenozida,
tebufenozida, azadiractina; c) juvenoides: piriproxifen, metopreno, fenoxicarb; d) inhibidores de la biosintesis de los
lipidos: espirodiclofeno, espiromesifeno, espirotetramato;

- compuestos agonistas/antagonistas de los receptores nicotinicos: clotianidin, dinotefurano, flupiradifurona,
imidacloprid, tiametoxam, nitenpiram, acetamiprid, tiacloprid, 1-(2-cloro-tiazol-5-ilmetil)-2-nitrimino-3,5-dimetil-
[1,3,5]triazinano;

- compuestos antagonistas de GABA: endosulfan, etiprol, fipronil, vaniliprol, pirafluprol, piriprol, amida del acido 5-
amino-1-(2,6-dicloro-4-metil-fenil)-4-sulfinamoil-1H-pirazol-3-carbotioico;

- insecticidas de lactona macrociclica: abamectina, emamectina, milbemectina, lepimectina, espinosad,
espinetoram;

- acaricidas del inhibidor del transporte de electrones en mitocondrias | (METI): fenazaquin, piridaben, tebufenpirad,
tolfenpirad, flufenerim;

- compuestos de METI Il y lll: acequinocilo, fluaciprim, hidrametilnon;
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- desacopladores: clorfenapir;

- inhibidores de la fosforilacion oxidativa: cihexatin, diafentiuron, 6xido de fenbutatina, propargita;
- compuestos disruptores de la muda: criomazina;

- inhibidores de la oxidasa de funcién mixta: butéxido de piperonilo;

- bloqueantes de los canales de sodio: indoxacarb, metaflumizona;

- otros: benclotiaz, bifenazato, cartap, flonicamid, piridalilo, pimetrozina, azufre, tiociclam, flubendiamida,
clorantraniliprol, ciazipir (HGW86), cienopirafen, flupirazofos, ciflumetofen, amidoflumet, imiciafos, bistrifluron y
pirifluquinazon.

La presente invencion se refiere ademas a composiciones agroquimicas que comprenden una mezcla de al menos
un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia activa adicional util para la proteccion de plantas, por
ejemplo, seleccionada de los grupos A) a O) (componente 2), en particular un fungicida adicional, por ejemplo, uno o
mas fungicidas de los grupos A) a L), como se describié anteriormente, y, si se desea, un disolvente o vehiculo
sélido adecuado. Aquellas mezclas son de interés particular, ya que muchas de ellas, a la misma velocidad de
aplicacién, muestran mayores eficiencias contra hongos dafiinos. Ademas, el combatir hongos dafiinos con una
mezcla de los compuestos | y al menos un fungicida de los grupos A) a L), como se describié anteriormente, es mas
eficiente que combatir aquellos hongos con los compuestos | individuales o fungicidas individuales de los grupos A)
a L). Aplicando los compuestos | juntos con al menos una sustancia activa de los grupos A) a O) puede obtenerse un
efecto sinérgico, es decir, se obtiene mas que la simple adicion de los efectos individuales (mezclas sinérgicas).

Esto puede obtenerse aplicando los compuestos | y al menos una sustancia activa adicional simultaneamente, ya
sea en forma conjunta (por ejemplo, como mezcla en el tanque) o separada, o en forma sucesiva, en donde el
intervalo de tiempo entre las aplicaciones individuales se selecciona para garantizar que la sustancia activa que se
aplica primero aun se produzca en el sitio de accién en una cantidad suficiente en el momento de aplicar la(s)
sustancia(s) activa(s) adicional(es). El orden de aplicacion no es esencial para el desarrollo de la presente invencion.

En las mezclas binarias, es decir, las composiciones segun la invencion que comprenden un compuesto |
(componente 1) y sustancia activa adicional (componente 2), por ejemplo, una sustancia activa de los grupos A) a
0), la relacién de peso del componente 1 y el componente 2 depende generalmente de las propiedades de las
sustancias activas usadas, normalmente esta en el intervalo de 1:100 a 100:1, habitualmente en el intervalo de 1:50
a 50:1, preferentemente en el intervalo de 1:20 a 20:1, mas preferentemente en el intervalo de 1:10 a 10:1 y, en
particular en el intervalo de 1:3 a 3:1.

En mezclas ternarias, es decir, las composiciones segun la invencion que comprenden un compuesto | (componente
1) y una primera sustancia activa adicional (componente 2) y una segunda sustancia activa adicional (componente
3), por ejemplo, dos sustancias activas de los grupos A) a O), la relaciéon de peso del componente 1y el componente
2 depende de las propiedades de las sustancias activas usadas, preferentemente esta en el intervalo de 1:50 a 50:1
y particularmente en el intervalo de 1:10 a 10:1, y la relacion de peso del componente 1 y el componente 3
preferentemente esta en el intervalo de 1:50 a 50:1 y particularmente en el intervalo de 1:10 a 10:1.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo A) (componente 2) y particularmente seleccionada de azoxistrobina, dimoxistrobina,
fluoxastrobina, kresoxim-metilo, orisastrobina, picoxistrobina, piraclostrobina, trifloxistrobina; famoxadona,
fenamidona; benzovindiflupir, bixafen, boscalid, fluopiram, fluxapiroxad, isopirazam, penflufen, pentiopirad,
sedaxano; ametoctradin, ciazofamid, fluazinam, sales de fentina, tales como acetato de fentina.

Se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto de férmula | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo B) (componente 2) y particularmente seleccionada de ciproconazol, difenoconazol,
epoxiconazol, fluquinconazol, flusilazol, flutriafol, metconazol, miclobutanil, penconazol, propiconazol, protioconazol,
triadimefon, triadimenol, tebuconazol, tetraconazol, triticonazol, procloraz, fenarimol, triforina; dodemorf,
fenpropimorf, tridemorf, fenpropidin, espiroxamina; fenhexamid.

Se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto de férmula | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo C) (componente 2) y particularmente seleccionada de metalaxil (metalaxil-M),
mefenoxam, ofurace.

Se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto de férmula | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo D) (componente 2) y particularmente seleccionada de benomilo, carbendazim,
tiofanato-metilo, etaboxam, fluopicolida, zoxamida, metrafenona, piriofenona.
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También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo E) (componente 2) y particularmente seleccionada de ciprodinil, mepanipirim,
pirimetanil.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo F) (componente 2) y particularmente seleccionada de iprodiona, fludioxonil,
vinclozolin, quinoxifen.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo G) (componente 2) y particularmente seleccionada de dimetomorf, flumorf,
iprovalicarb, bentiavalicarb, mandipropamid, propamocarb.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo H) (componente 2) y particularmente seleccionada de acetato de cobre, hidréxido de
cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre, azufre, mancozeb, metiram, propineb, tiram, captafol, folpet, clorotalonil,
diclofluanid, ditianon.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo 1) (componente 2) y particularmente seleccionada de carpropamid y fenoxanil.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo J) (componente 2) y particularmente seleccionada de acibenzolar-S-metilo,
probenazol, tiadinil, fosetil, fosetil-aluminio, HzPO3 y sales de los mismos.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo K) (componente 2) y particularmente seleccionada de cimoxanil, proquinazid y N-metil-
2-{1-[(5-metil-3-trifluorometil-1H-pirazol-1-il)-acetil]-piperidin-4-il}-N-[(1R)-1,2,3,4-tetrahidronaftalen-1-il]-4-
tiazolcarboxamida.

También se da preferencia a mezclas que comprenden un compuesto | (componente 1) y al menos una sustancia
activa seleccionada del grupo L) (componente 2) y particularmente seleccionada de Bacillus subtilis cepa NRRL n.°
B-21661, Bacillus pumilus cepa NRRL n.° B-30087 y Ulocladium oudemansii.

Por consiguiente, la presente invencion se refiere ademas a composiciones que comprenden un compuesto |
(componente 1) y una sustancia activa adicional (componente 2), sustancia activa adicional que esta seleccionada
de la columna "Componente 2" de las lineas B-1 a B-369 de la Tabla B.

Otra realizacion se refiere a las composiciones B-1 a B-369 enumeradas en la Tabla B, en las que una fila de la
Tabla B se corresponde en cada caso con una composicion fungicida que comprende uno de los compuestos de
férmula | (componente 1) individualizados en la presente memoria descriptiva y la sustancia activa adicional
respectiva de los grupos A) a O) (componente 2) establecida en la fila en cuestion. Preferentemente, las
composiciones descritas comprenden las sustancias activas en cantidades sinérgicamente eficaces.

Tabla B: Composicién que comprende un compuesto | individualizado y una sustancia activa adicional de los grupos

A) a0)
Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-1 un compuesto | individualizado Azoxistrobina
B-2 un compuesto | individualizado Coumetoxistrobina
B-3 un compuesto | individualizado Coumoxistrobina
B-4 un compuesto | individualizado Dimoxistrobina
B-5 un compuesto | individualizado Enestroburina
B-6 un compuesto | individualizado Fenaminstrobina
B-7 un compuesto | individualizado Fenoxistrobina/Flufenoxistrobina
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-8 un compuesto | individualizado Fluoxastrobina

B-9 un compuesto | individualizado Kresoxim-metilo

B-10 un compuesto | individualizado Metominostrobina

B-11 un compuesto | individualizado Orisastrobina

B-12 un compuesto | individualizado Picoxistrobina

B-13 un compuesto | individualizado Piraclostrobina

B-14 un compuesto | individualizado Pirametostrobina

B-15 un compuesto | individualizado Piraoxistrobina

B-16 un compuesto | individualizado Piribencarb

B-17 un compuesto | individualizado Trifloxistrobina

B-18 un compuesto | individualizado Triclopiricarb/Clorodincarb

B-19 un compuesto | individualizado Ester metilico del acido 2-[2-(2,5-dimetil-fenoximetil)-fenil]-3-
metoxi-acrilico

B-20 un compuesto | individualizado 2-(2-(3-(2,6-Diclorofenil)-1-metil-alilidenaminooximetil)-fenil)-2-
metoxiimino-N-metil-acetamida

B-21 un compuesto | individualizado Benalaxil

B-22 un compuesto | individualizado Benalaxil-M

B-23 un compuesto | individualizado Benodanil

B-24 un compuesto | individualizado Benzovindiflupir

B-25 un compuesto | individualizado Bixafen

B-26 un compuesto | individualizado Boscalid

B-27 un compuesto | individualizado Carboxin

B-28 un compuesto | individualizado Fenfuram

B-29 un compuesto | individualizado Fenhexamid

B-30 un compuesto | individualizado Flutolanil

B-31 un compuesto | individualizado Fluxapiroxad

B-32 un compuesto | individualizado Furametpir

B-33 un compuesto | individualizado Isopirazam

B-34 un compuesto | individualizado Isotianil

B-35 un compuesto | individualizado Kiralaxil
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-36 un compuesto | individualizado Mepronil

B-37 un compuesto | individualizado Metalaxil

B-38 un compuesto | individualizado Metalaxil-M

B-39 un compuesto | individualizado Ofurace

B-40 un compuesto | individualizado Oxadixil

B-41 un compuesto | individualizado Oxicarboxin

B-42 un compuesto | individualizado Penflufen

B-43 un compuesto | individualizado Pentiopirad

B-44 un compuesto | individualizado Sedaxano

B-45 un compuesto | individualizado Tecloftalam

B-46 un compuesto | individualizado Tifluzamida

B-47 un compuesto | individualizado Tiadinil

B-48 un compuesto | individualizado Anilida del acido 2-amino-4-metil-tiazol-5-carboxilico

B-49 un compuesto | individualizado N-(4'-trifluorometiltiobifenil-2-il)-3-difluorometil-1-metil-1H-
pirazol-4-carboxamida

B-50 un compuesto | individualizado N-(2-(1,3,3-trimetil-butil)-fenil)-1,3-dimetil-5-fluoro-1H-pirazol-4-
carboxamida

B-51 un compuesto | individualizado 3-(difluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-
carboxamida

B-52 un compuesto | individualizado 3-(trifluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-
carboxamida

B-53 un compuesto | individualizado 1,3-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida

B-54 un compuesto | individualizado 3-(trifluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-
carboxamida

B-55 un compuesto | individualizado 3-(difluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-
carboxamida

B-56 un compuesto | individualizado 1,3,5-trimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida

B-57 un compuesto | individualizado Dimetomorf

B-58 un compuesto | individualizado Flumorf

B-59 un compuesto | individualizado Pirimorf

B-60 un compuesto | individualizado Flumetover

B-61 un compuesto | individualizado Fluopicolida
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Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-62 un compuesto | individualizado Fluopiram
B-63 un compuesto | individualizado Zoxamida
B-64 un compuesto | individualizado Carpropamid
B-65 un compuesto | individualizado Diclocimet
B-66 un compuesto | individualizado Mandipropamid
B-67 un compuesto | individualizado Oxitetraciclina
B-68 un compuesto | individualizado Siltiofam
B-69 un compuesto | individualizado Amida del acido N-(6-metoxi-piridin-3-
il)ciclopropanocarboxilico
B-70 un compuesto | individualizado Azaconazol
B-71 un compuesto | individualizado Bitertanol
B-72 un compuesto | individualizado Bromuconazol
B-73 un compuesto | individualizado Ciproconazol
B-74 un compuesto | individualizado Difenoconazol
B-75 un compuesto | individualizado Diniconazol
B-76 un compuesto | individualizado Diniconazol-M
B-77 un compuesto | individualizado Epoxiconazol
B-78 un compuesto | individualizado Fenbuconazol
B-79 un compuesto | individualizado Fluguinconazol
B-80 un compuesto | individualizado Flusilazol
B-81 un compuesto | individualizado Flutriafol
B-82 un compuesto | individualizado Hexaconazol
B-83 un compuesto | individualizado Imibenconazol
B-84 un compuesto | individualizado Ipconazol
B-85 un compuesto | individualizado Metconazol
B-86 un compuesto | individualizado Miclobutanil
B-87 un compuesto | individualizado Oxpoconazol
B-88 un compuesto | individualizado Paclobutrazol
B-89 un compuesto | individualizado Penconazol
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-90 un compuesto | individualizado Propiconazol

B-91 un compuesto | individualizado Protioconazol

B-92 un compuesto | individualizado Simeconazol

B-93 un compuesto | individualizado Tebuconazol

B-94 un compuesto | individualizado Tetraconazol

B-95 un compuesto | individualizado Triadimefon

B-96 un compuesto | individualizado Triadimenol

B-97 un compuesto | individualizado Triticonazol

B-98 un compuesto | individualizado Uniconazol

B-99 un compuesto | individualizado 1-[rel-(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-
5-tiocianato-1H-[1,2 4]triazol

B-100 un compuesto | individualizado 2-[rel-(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-
2H-[1,2,4]triazol-3-tiol

B-101 un compuesto | individualizado Ciazofamid

B-102 un compuesto | individualizado Amisulbrom

B-103 un compuesto | individualizado Imazalil

B-104 un compuesto | individualizado Sulfato de imazalil

B-105 un compuesto | individualizado Pefurazoato

B-106 un compuesto | individualizado Procloraz

B-107 un compuesto | individualizado Triflumizol

B-108 un compuesto | individualizado Benomilo

B-109 un compuesto | individualizado Carbendazim

B-110 un compuesto | individualizado Fuberidazol

B-111 un compuesto | individualizado Tiabendazol

B-112 un compuesto | individualizado Etaboxam

B-113 un compuesto | individualizado Etridiazol

B-114 un compuesto | individualizado Himexazol

B-115 un compuesto | individualizado 2-(4-Cloro-fenil)-N-[4-(3,4-dimet-oxi-fenil)-isoxazol-5-il]-2-prop-
2-in-iloxi-acetamida

B-116 un compuesto | individualizado Fluazinam

43




ES 2 590 466 T3

Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-117 un compuesto | individualizado Pirifenox

B-118 un compuesto | individualizado 3-[5-(4-Cloro-fenil)-2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina
(Pirisoxazol)

B-119 un compuesto | individualizado 3-[5-(4-Metil-fenil)-2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina

B-120 un compuesto | individualizado Bupirimato

B-121 un compuesto | individualizado Ciprodinil

B-122 un compuesto | individualizado 5-Fluorocitosina

B-123 un compuesto | individualizado 5-Fluoro-2-(p-tolilmetoxi)pirimidin-4-amina

B-124 un compuesto | individualizado 5-Fluoro-2-(4-fluorofenilmetoxi)-pirimidin-4-amina

B-125 un compuesto | individualizado Diflumetorim

B-126 un compuesto | individualizado (5,8-Difluoroquinazolin-4-il)-{2-[2-fluoro-4-(4-
trifluorometilpiridin-2-iloxi)-fenil]-etil}-amina

B-127 un compuesto | individualizado Fenarimol

B-128 un compuesto | individualizado Ferimzona

B-129 un compuesto | individualizado Mepanipirim

B-130 un compuesto | individualizado Nitrapirin

B-131 un compuesto | individualizado Nuarimol

B-132 un compuesto | individualizado Pirimetanil

B-133 un compuesto | individualizado Triforina

B-134 un compuesto | individualizado Fenpiclonil

B-135 un compuesto | individualizado Fludioxonil

B-136 un compuesto | individualizado Aldimorf

B-137 un compuesto | individualizado Dodemorf

B-138 un compuesto | individualizado Acetato de dodemorf

B-139 un compuesto | individualizado Fenpropimorf

B-140 un compuesto | individualizado Tridemorf

B-141 un compuesto | individualizado Fenpropidin

B-142 un compuesto | individualizado Fluoroimid

B-143 un compuesto | individualizado Iprodiona

B-144 un compuesto | individualizado Procimidona
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-145 un compuesto | individualizado Vinclozolin

B-146 un compuesto | individualizado Famoxadona

B-147 un compuesto | individualizado Fenamidona

B-148 un compuesto | individualizado Flutianil

B-149 un compuesto | individualizado Octilinona

B-150 un compuesto | individualizado Probenazol

B-151 un compuesto | individualizado Fenpirazamina

B-152 un compuesto | individualizado Acibenzolar-S-metilo

B-153 un compuesto | individualizado Ametoctradin

B-154 un compuesto | individualizado Amisulbrom

B-155 un compuesto | individualizado 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[(3-
isobutiriloximetoxi-4-metoxipiridin-2-carbonil)amino]-6-metil-
4,9-dioxo-[1,5]dioxonan-7-ilo]

B-156 un compuesto | individualizado 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[(3-acetoxi-4-
metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-
dioxonan-7-ilo]

B-157 un compuesto | individualizado 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-
(acetoximetoxi)-4-metoxi-piridin-2-carbonillamino]-6-metil-4,9-
dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo]

B-158 un compuesto | individualizado 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[(3-
isobutoxicarboniloxi-4-metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-
4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo]

B-159 un compuesto | individualizado 2-metilpropancato de  [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-(1,3-
benzodioxol-5-ilmetoxi)-4-metoxi-piridin-2-carbonillamino]-6-
metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo]

B-160 un compuesto | individualizado 2-metilpropanoato de (3S,6S,7R,8R)-3-[[(3-hidroxi-4-metoxi-2-
piridinil)carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-8-(fenilmetil)-1,5-
dioxonan-7-ilo

B-161 un compuesto | individualizado Anilazin

B-162 un compuesto | individualizado Blasticidin-S

B-163 un compuesto | individualizado Captafol

B-164 un compuesto | individualizado Captan

B-165 un compuesto | individualizado Quinometionato

B-166 un compuesto | individualizado Dazomet

B-167 un compuesto | individualizado Debacarb
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-168 un compuesto | individualizado Diclomezina

B-169 un compuesto | individualizado Difenzoquat

B-170 un compuesto | individualizado Metilsulfato de difenzoquat

B-171 un compuesto | individualizado Fenoxanil

B-172 un compuesto | individualizado Folpet

B-173 un compuesto | individualizado Acido oxolinico

B-174 un compuesto | individualizado Piperalin

B-175 un compuesto | individualizado Proquinazid

B-176 un compuesto | individualizado Piroquilon

B-177 un compuesto | individualizado Quinoxifen

B-178 un compuesto | individualizado Triazoxid

B-179 un compuesto | individualizado Triciclazol

B-180 un compuesto | individualizado 2-Butoxi-6-yodo-3-propil-cromon-4-ona

B-181 un compuesto | individualizado 5-Cloro-1-(4,6-dimetoxi-pirimidin-2-il)-2-metil-1H-
benzoimidazol

B-182 un compuesto | individualizado 5-Cloro-7-(4-metil-piperidin-1-il)-6-(2,4,6-trifluoro-fenil)-
[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina

B-183 un compuesto | individualizado Ferbam

B-184 un compuesto | individualizado Mancozeb

B-185 un compuesto | individualizado Maneb

B-186 un compuesto | individualizado Metam

B-187 un compuesto | individualizado Metasulphocarb

B-188 un compuesto | individualizado Metiram

B-189 un compuesto | individualizado Propineb

B-190 un compuesto | individualizado Tiram

B-191 un compuesto | individualizado Zineb

B-192 un compuesto | individualizado Ziram

B-193 un compuesto | individualizado Dietofencarb

B-194 un compuesto | individualizado Bentiavalicarb

B-195 un compuesto | individualizado Iprovalicarb
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-196 un compuesto | individualizado Propamocarb

B-197 un compuesto | individualizado Clorhidrato de propamocarb

B-198 un compuesto | individualizado Valifenalato

B-199 un compuesto | individualizado éster (4-fluorofenilico) del acido N-(1-(1-(4-
cianofenil)etanosulfonil)-but-2-il)carbamico

B-200 un compuesto | individualizado Dodina

B-201 un compuesto | individualizado Base libre de dodina

B-202 un compuesto | individualizado Guazatina

B-203 un compuesto | individualizado Acetato de guazatina

B-204 un compuesto | individualizado Iminoctadina

B-205 un compuesto | individualizado Triacetato de iminoctadina

B-206 un compuesto | individualizado Tris(albesilato) de iminoctadina

B-207 un compuesto | individualizado Kasugamicina

B-208 un compuesto | individualizado Clorhidrato de kasugamicina hidratada

B-209 un compuesto | individualizado Polioxina

B-210 un compuesto | individualizado Estreptomicina

B-211 un compuesto | individualizado Validamicina A

B-212 un compuesto | individualizado Binapacril

B-213 un compuesto | individualizado Dicloran

B-214 un compuesto | individualizado Dinobuton

B-215 un compuesto | individualizado Dinocap

B-216 un compuesto | individualizado Nitrotal-isopropilo

B-217 un compuesto | individualizado Tecnazen

B-218 un compuesto | individualizado Sales de fentina

B-219 un compuesto | individualizado Ditianon

B-220 un compuesto | individualizado 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c'[dipirrol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetraona

B-221 un compuesto | individualizado Isoprotiolano

B-222 un compuesto | individualizado Edifenfos

B-223 un compuesto | individualizado Fosetil, Fosetil-aluminio
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-224 un compuesto | individualizado Iprobenfos

B-225 un compuesto | individualizado Acido fosforoso (HsPOs) y derivados
B-226 un compuesto | individualizado Pirazofos

B-227 un compuesto | individualizado Tolclofos-metilo

B-228 un compuesto | individualizado Clorotalonil

B-229 un compuesto | individualizado Diclofluanid

B-230 un compuesto | individualizado Diclorofen

B-231 un compuesto | individualizado Flusulfamida

B-232 un compuesto | individualizado Hexaclorbenceno
B-233 un compuesto | individualizado Pencicuron

B-234 un compuesto | individualizado Pentaclorofenol y sales
B-235 un compuesto | individualizado Ftalida

B-236 un compuesto | individualizado Quintozeno

B-237 un compuesto | individualizado Tiofanato-metilo

B-238 un compuesto | individualizado Tolilfluanid

B-239 un compuesto | individualizado N-(4-cloro-2-nitro-fenil)-N-etil-4-metil-bencenosulfonamida
B-240 un compuesto | individualizado Mezcla de Burdeos
B-241 un compuesto | individualizado Acetato de cobre
B-242 un compuesto | individualizado Hidroxido de cobre
B-243 un compuesto | individualizado Oxicloruro de cobre
B-244 un compuesto | individualizado Sulfato de cobre basico
B-245 un compuesto | individualizado Azufre

B-246 un compuesto | individualizado Bifenil

B-247 un compuesto | individualizado Bronopol

B-248 un compuesto | individualizado Ciflufenamida

B-249 un compuesto | individualizado Cimoxanil

B-250 un compuesto | individualizado Difenilamin

B-251 un compuesto | individualizado Metrafenona
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Mezcla | Componente 1 Componente 2

B-252 un compuesto | individualizado Piriofenona

B-253 un compuesto | individualizado Mildiomicina

B-254 un compuesto | individualizado Oxina-cobre

B-255 un compuesto | individualizado Oxatiapiprolin

B-256 un compuesto | individualizado Prohexadiona calcio

B-257 un compuesto | individualizado Espiroxamina

B-258 un compuesto | individualizado Tebufloquin

B-259 un compuesto | individualizado Tolilfluanid

B-260 un compuesto | individualizado N-(Ciclopropilmetoxiimino-(6-difluorometoxi-2,3-difluoro-fenil)-
metil)-2-fenilacetamida

B-261 un compuesto | individualizado N'-(4-(4-cloro-3-trifluorometil-fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-
metilformamidina

B-262 un compuesto | individualizado N'-(4-(4-fluoro-3-trifluorometil-fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-
metilformamidina

B-263 un compuesto | individualizado N'-(2-metil-5-trifluorometil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi)-fenil)-N-
etil-N-metilformamidina

B-264 un compuesto | individualizado N'-(5-difluorometil-2-metil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi)-fenil)-N-
etil-N-metilformamidina

B-265 un compuesto | individualizado éster _6-terc-butiI-8-f|u0r0-2,3-dimeti|-quinolin-4-|'lico del acido
metoxiacético

B-266 un compuesto | individualizado Bacillus subtilis NRRL n.° B-21661

B-267 | un compuesto | individualizado Bacillus pumilus NRRL n.° B-30087

B-268 | un compuesto | individualizado Ulocladium oudemansii

B-269 un compuesto | individualizado Carbaril

B-270 un compuesto | individualizado Carbofuran

B-271 un compuesto | individualizado Carbosulfan

B-272 un compuesto | individualizado Metomiltiodicarb

B-273 un compuesto | individualizado Bifentrina

B-274 un compuesto | individualizado Ciflutrina

B-275 un compuesto | individualizado Cipermetrina

B-276 un compuesto | individualizado alfa-Cipermetrina

B-277 un compuesto | individualizado zeta-Cipermetrina
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Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-278 un compuesto | individualizado Deltametrina
B-279 un compuesto | individualizado Esfenvalerato
B-280 un compuesto | individualizado Lambda-cihalotrina
B-281 un compuesto | individualizado Permetrina
B-282 un compuesto | individualizado Teflutrina
B-283 un compuesto | individualizado Diflubenzuron
B-284 un compuesto | individualizado Flufenoxuron
B-285 un compuesto | individualizado Lufenuron
B-286 un compuesto | individualizado Teflubenzuron
B-287 un compuesto | individualizado Espirotetramato
B-288 un compuesto | individualizado Clotianidin
B-289 un compuesto | individualizado Dinotefuran
B-290 un compuesto | individualizado Imidacloprid
B-291 un compuesto | individualizado Tiametoxam
B-292 un compuesto | individualizado Flupiradifurona
B-293 un compuesto | individualizado Acetamiprid
B-294 un compuesto | individualizado Tiacloprid
B-295 un compuesto | individualizado Endosulfan
B-296 un compuesto | individualizado Fipronil

B-297 un compuesto | individualizado Abamectina
B-298 un compuesto | individualizado Emamectina
B-299 un compuesto | individualizado Espinosad
B-300 un compuesto | individualizado Espinetoram
B-301 un compuesto | individualizado Hidrametilnon
B-302 un compuesto | individualizado Clorfenapir
B-303 un compuesto | individualizado Oxido de fenbutatina
B-304 un compuesto | individualizado Indoxacarb
B-305 un compuesto | individualizado Metaflumizona
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Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-306 un compuesto | individualizado Flonicamid
B-307 un compuesto | individualizado Lubendiamida
B-308 un compuesto | individualizado Clorantraniliprol
B-309 un compuesto | individualizado Ciazipir (HGW86)
B-310 un compuesto | individualizado Ciflumetofen
B-311 un compuesto | individualizado Acetoclor
B-312 un compuesto | individualizado Dimetenamid
B-313 un compuesto | individualizado Metolaclor
B-314 un compuesto | individualizado Metazaclor
B-315 un compuesto | individualizado Glifosato
B-316 un compuesto | individualizado Glufosinato
B-317 un compuesto | individualizado Sulfosato
B-318 un compuesto | individualizado Clodinafop
B-319 un compuesto | individualizado Fenoxaprop
B-320 un compuesto | individualizado Fluazifop
B-321 un compuesto | individualizado Haloxifop
B-322 un compuesto | individualizado Paraquat
B-323 un compuesto | individualizado Fenmedifam
B-324 un compuesto | individualizado Cletodim
B-325 un compuesto | individualizado Cicloxidim
B-326 un compuesto | individualizado Profoxidim
B-327 un compuesto | individualizado Setoxidim
B-328 un compuesto | individualizado Tepraloxidim
B-329 un compuesto | individualizado Pendimetalin
B-330 un compuesto | individualizado Prodiamina
B-331 un compuesto | individualizado Trifluralin
B-332 un compuesto | individualizado Acifluorfen
B-333 un compuesto | individualizado Bromoxinil
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Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-334 un compuesto | individualizado Imazametabenz
B-335 un compuesto | individualizado Imazamox
B-336 un compuesto | individualizado Imazapic

B-337 un compuesto | individualizado Imazapir

B-338 un compuesto | individualizado Imazaquin
B-339 un compuesto | individualizado Imazetapir
B-340 un compuesto | individualizado Acido 2,4-diclorofenoxiacético (2,4-D)
B-341 un compuesto | individualizado Cloridazon
B-342 un compuesto | individualizado Clopiralid

B-343 un compuesto | individualizado Fluroxipir

B-344 un compuesto | individualizado Picloram

B-345 un compuesto | individualizado Picolinafen
B-346 un compuesto | individualizado Bensulfuron
B-347 un compuesto | individualizado Clorimuron-etilo
B-348 un compuesto | individualizado Ciclosulfamuron
B-349 un compuesto | individualizado lodosulfuron
B-350 un compuesto | individualizado Mesosulfuron
B-351 un compuesto | individualizado Metsulfuron-metilo
B-352 un compuesto | individualizado Nicosulfuron
B-353 un compuesto | individualizado Rimsulfuron
B-354 un compuesto | individualizado Triflusulfuron
B-355 un compuesto | individualizado Atrazina

B-356 un compuesto | individualizado Hexazinona
B-357 un compuesto | individualizado Diuron

B-358 un compuesto | individualizado Florasulam
B-359 un compuesto | individualizado Piroxasulfona
B-360 un compuesto | individualizado Bentazona
B-361 un compuesto | individualizado Cinidon-etilo
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Mezcla | Componente 1 Componente 2
B-362 un compuesto | individualizado Cinmetilin
B-363 un compuesto | individualizado Dicamba
B-364 un compuesto | individualizado Diflufenzopir
B-365 un compuesto | individualizado Quinclorac
B-366 un compuesto | individualizado Quinmerac
B-367 un compuesto | individualizado Mesotriona
B-368 un compuesto | individualizado Saflufenacil
B-369 un compuesto | individualizado Topramezona

Las sustancias activas denominadas componente 2, su preparacion y su actividad contra hongos dafiinos son
conocidas (véase: http://www.alanwood.net/pesticides/); estas sustancias estan comercialmente disponibles. Los
compuestos descritos por la nomenclatura de la IUPAC, su preparacion y su actividad fungicida también son
conocidos (véanse Can. J. Plant Sci. 48(6), 587-94, 1968; documentos EP-A 141 317; EP-A 152 031; EP-A 226 917,
EP-A 243 970; EP-A 256 503; EP-A 428 941; EP-A 532 022; EP-A 1 028 125; EP-A 1 035 122; EP-A 1 201 648; EP-
A 1 122 244, JP 2002316902;DE 19650197; DE 10021412; DE 102005009458; US 3.296.272; US 3.325.503; WO
98/46608; WO 99/14187; WO 99/24413; WO 99/27783; WO 00/29404; WO 00/46148; WO 00/65913; WO 01 /54501,
WO 01/56358; WO 02/22583; WO 02/40431; WO 03/10149; WO 03/11853; WO 03/14103; WO 03/16286; WO
03/53145; WO 03/61388; WO 03/66609; WO 03/74491; WO 04/49804; WO 04/83193; WO 05/120234; WO
05/123689; WO 05/123690; WO 05/63721; WO 05/87772; WO 05/87773; WO 06/15866; WO 06/87325; WO
06/87343; WO 07/82098; WO 07/90624, WO 11/028657).

Las mezclas de sustancias activas pueden prepararse como composiciones que comprenden, ademas de los
componentes activos, al menos un componente inerte por medios usuales, por ejemplo, por los medios dados para
las composiciones de compuestos .

Referente a los componentes usuales de tales composiciones, se hace referencia a las explicaciones dadas para las
composiciones que contienen los compuestos |.

Las mezclas de sustancias activas segun la presente invencidon son adecuadas como fungicidas, ya que son los
compuestos de férmula |. Se distinguen por una excelente eficacia contra un amplio espectro de hongos
fitopatégenos, especialmente de las clases de los Ascomycetes, Basidiomycetes, Deuteromycetes vy
Peronosporomycetes (sin. Oomycetes). Ademas, se refiere a las explicaciones referentes a la actividad fungicida de
los compuestos y las composiciones que contienen los compuestos |, respectivamente.

I. Ejemplos de sintesis

Con modificacion adecuada de los compuestos de partida, los procedimientos mostrados en los ejemplos de sintesis
a continuacion se usaron para obtener los compuestos | adicionales. Los compuestos resultantes, junto con los
datos fisicos, se enumeran en la Tabla | a continuacion.

1.1 Preparacién de compuestos de tipo estrobilurina |

Ejemplo 1: Preparacion de metilamida del acido (Z)-5-[1-(4-cloro-fenil)-1H-pirazol-3-iloxi]-2-[(E)-met-oxiimino]-3-
metil-pent-3-enico (I-6)
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Ej. 1la: (2)-3-Tributilestananil-but-2-en-1-ol (3)

A 156,9 ml (156,9 mmoles) de una solucién 1 molar de hidruro de litio y aluminio en THF 0,77 g (14,3 mmoles) se
afiadio metilato de sodio y la temperatura redujo a 0 °C después. Entonces se afiadidé gota a gota una solucién de
10,0 g (142,7 mmoles) de 2-butin-1-ol en 108 ml de THF con agitacién a esta temperatura. La agitacién continu6
durante 36 h a 4 °C. A partir de aqui, a aproximadamente 0 °C, se afiadieron lentamente 28,6 ml (292,5 mmoles) de
acetato de etilo mientras que se agitaba. Se observé una reaccion fuertemente exotérmica. La agitacion continué
durante 10 min sin enfriamiento. Después de enfriarse a aproximadamente 0 °C, se afiadieron gota a gota 45,8 g
(142,7 mmoles) de tri(n-butil)estanil-metanolato mientras que se agitaba. La agitacién continué durante 2 d a 4 °C.
Después de la adicién de 112,9 g de metanol, la agitacion continué durante 1 h a temperatura ambiente. La mezcla
de reaccion se vertié en 250 ml de agua, se extrajo tres veces con 150 ml de éter dietilico cada vez, los extractos
combinados se lavaron dos veces con 80 ml de agua cada vez, entonces una vez con 40 ml de solucion acuosa
saturada de cloruro sédico, se secaron con sulfato de sodio y se concentraron a vacio. Rendimiento 48,6 g de
aceite, que se purificé por cromatografia sobre 300 g gel de silice con hexano/MTBE (10:1). Rendimiento final 34,6 g
(67 %) de aceite. = 0,90 (m); 1,30 (m); 1,50 m); 1,97 (s); 4,02 (t); 6,27 ().

Ej. 1b: 1-(4-Cloro-fenil)-3-((2)-3-tributilestananil-but-2-eniloxi)-1H-pirazol (5)

A 8,09 g (30,8 mmoles) de trifenilfosfina en 200 ml de THF se afiadieron con agitacion a -75 °C 6,23 g (30,8 mmoles)
de éster diisopropilico del acido azodicarboénico. La mezcla se agitoé a esta temperatura durante 5 min. Entonces se
afiadieron gota a gota 10,39 g (28,8 mmoles) de (Z)-3-tributil-estananil-but-2-en-1-ol y se agité durante 5 min a -
75 °C. Después de la adicion de 4,00 g (20,6 mmoles) de 1-(4-clorofenil)-3-hidroxipirazol a -75 °C se formd una
suspension roja. La mezcla se dejé calentar hasta temperatura ambiente y se agit6é durante 3 d. Después de eliminar
los disolventes a vacio se recogieron 29 g de aceite y se purificé por cromatografia sobre 120 g de silice con
MTBE/heptano. Rendimiento 8,3 g (75 %) de aceite. & = 0,85 (m); 0,95 (m); 1,30 (m); 1,50 m); 2,00 (s); 4,65 (d); 5,90
(d); 6,43 (t); 7,35 (d); 7,52 (d); 7,68 (d).

Ej. 1c: Ester metilico del 4cido (Z)-5-[1-(4-cloro-fenil)-1H-pirazol-3-iloxi]-2-[(E)-metoxiimino]-3-metil-pent-3-enico (7)
Se agitaron 3,00 g (5,58 mmoles) de 1-(4-cloro-fenil)-3-((2)-3-tributilestananil-but-2-eniloxi)-1H-pirazol, 1,15 g (5,86
mmoles) de bromuro del acido hidroxamico (6), 0,155 g (0,67 mmoles) de tri(2-furil)fosfina y 96 mg (0,17 mmoles) de
bis(dibencilidenacetona)-paladio en 10 ml de 1,4-dioxano durante 4 d a aproximadamente 80 °C. Después de
eliminar los disolventes a vacio se recogieron 4,3 g de aceite y se purificé por cromatografia sobre 70 g de silice con
MTBE/heptano/1 % de trietilamina. Rendimiento 1,2 g (59 %) de aceite. & = 1,95 (s); 3,85 (s); 4,07 (s); 4,58 (d); 5,85
(d); 5,93 (t); 7,35 (d); 7,52 (d); 7,65 (d).

Ej. 1d: Metilamida del acido (Z)-5-[1-(4-cloro-fenil)-1H-pirazol-3-iloxi]-2-[(E)-metoxiimino]-3-metil-pent-3-enico (I-6)

Se agitaron 120 mg (0,33 mmoles) del éster metilico del acido (Z)-5-[1-(4-cloro-fenil)-1H-pirazol-3-iloxi]-2-[(E)-
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metoxiimino]-3-metil-pent-3-enico y 0,99 ml (1,98 mmoles) de una solucién 2 molar de metilamina en THF durante la
noche a temperatura ambiente en 2,0 ml de THF y 0,5 ml de agua. Después de eliminar el disolvente a vacio, el
producto (120 mg) se recogi6 con rendimiento cuantitativo y buena pureza. Punto de fusién 129-130 °C.

Ejemplo 2: Ester metilico del acido (Z)-5-[1-(4-cloro-fenil)-1H-pirazol-3-iloxi]-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-3-metil-pent-
3-enoico (compuesto I-7)

|
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c N He Oy O N YO oH
Nf x O —_— o 3

0.
Sn(nBu), Pl CH

-0 3
5 H,C

[-7

Se agitaron 1,50 g (2,79 mmoles) de 1-(4-cloro-fenil)-3-((Z)-3-tributilestananil-but-2-eniloxi)-1H-pirazol (5), 0,81 g
(3,35 mmoles) del compuesto de éster (8) [Chem Comm 4, 423-425, (2006)], 0,223 g (0,28 mmoles) de cloruro de
[(R)-(+)-2,2"-bis(difenilfosfino)-1,1"-bisnaftil]-paladio(ll) en 14 ml de 1,4-dioxano durante 4,5 d a aproximadamente
100 °C. Después de eliminar los disolventes a vacio se recogié el producto en bruto, que se purificé por
cromatografia sobre 50 g de silice con MTBE/hexano/2 % de trietilamina. Rendimiento 0,12 g, punto de fusién 123-
125 °C.

Ejemplo 3: N-[(Z2)-3-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-1-metil-prop-1-enil]-N-metil-carbamato de metilo (I-10)

N\ CHs
Sn(nBu)3

CL\Q\ m@\
N Yodo N _o
- o)
N\J S N\—j/ \/\HA/CHS
. [
10

o C
YN\ N’N\ (0]
CH, . \/\ﬁ,cu3
o

’O
H,C
3 9 },N\
10 CHg,

H,c~©

Ej. 3a: 1-(4-Clorofenil)-3-[(Z)-3-yodobut-2-enoxi]pirazol (10)

A 10,0 g (18,6 mmoles) de 1-(4-cloro-fenil)-3-((2)-3-tributilestananil-but-2-eniloxi)-1H-pirazol en 100 ml de cloruro de
metileno se afiadieron 4,7 g (18,6 mmoles) de yodo a temperatura ambiente con agitacion que continué durante 3 h.
Después de eliminar los disolventes a vacio, el producto en bruto se disolvié en 200 ml de MTBE. Se afiadieron 100
ml de solucion acuosa al 20 % de fluoruro de potasio y la mezcla se agité durante 2 h a temperatura ambiente. La
fase acuosa se separd y se extrajo dos veces con 20 ml de metil-terc-butil éter. Las fases organicas combinadas se
lavaron dos veces con 20 ml de agua cada vez, se secaron con sulfato de sodio, y los disolventes se eliminaron a
vacio. El producto en bruto (7,2 g) se purificd por cromatografia sobre 50 g de silice con metil-terc-butil éter/hexano
(1:20). Rendimiento 5,9 g, punto de fusion 75-77 °C.

Ej. 3b: N-[(2)-3-[1-(4-clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-1-metil-prop-1-enil]-N-metil-carbamato de metilo

Se agitaron 1,50 g (4,00 mmoles) de 1-(4-clorofenil)-3-[(Z)-3-yodobut-2-enoxi]pirazol, 0,43 g (4,81 mmoles) de éster
metilico del acido N-metilcarbamico (9), 76 mg (0,4 mmoles) de yoduro de cobre, 1,27 g (6,00 mmoles) de fosfato de
potasio y 71 mg (0,80 mmoles) de N,N'-dimetiletilendiamina en 14 ml de tolueno durante 1,5 d a 100 °C. Después de
eliminar los disolventes a vacio, el producto en bruto se purific6 por cromatografia sobre 50 g de silice con
MTBE/hexano (1:3). Rendimiento 0,67 g. RMN N (CDCl3): & = 1,90 (s); 3,05 (s); 3,70 (s); 4,68 (m); 5,63 (m); 5,90
(d); 7,35 (m); 7,55 (m); 7,68 (d).

Ejemplo 4: (Z,2E)-5-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-iljJoxi-2-metoxiimino-N,4-dimetil-pent-3-enamida (compuesto I-79)
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Ej. 4a: 1-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxipropan-2-ona (11)

Se agitaron 5,50 g (28,3 mmoles) de 1-(4-clorofenil)pirazol-3-ol, 3,91 g (28,3 mmoles) de carbonato de potasio y 50
mg de yoduro de sodio en 30 ml de DMF durante 5 min a temperatura ambiente. Entonces se afiadieron gota a gota
2,62 g (28,3 mmoles) de cloroacetona mientras que se agitaba, que continué a 60 °C durante 5 h. La mezcla se
vertio en exceso de soluciéon acuosa al 10 % de cloruro de litio y se extrajo tres veces con acetato de etilo. Los
extractos combinados se lavaron dos veces con solucién al 10 % de cloruro de litio y se secaron con sulfato de
sodio. Después de eliminar el disolvente a vacio, el producto en bruto se purificé por cromatografia sobre silice.
Rendimiento 6,5 g. El producto se usé para la siguiente etapa.

Ej. 4b: (Z,2E)-5-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-2-metoxiimino-4-metil-pent-3-enoato de metilo e isémero E (13)

A 5,26 g (21,0 mmoles) de 1-[1-(4-clorofenil)pirazol-3-iljoxipropan-2-ona y 7,20 g (26,9 mmoles) de (22)-3-
dietoxifosforil-2-metoxiimino-propanoato de metilo (que puede prepararse como se describe para el derivado de
dimetoxi [(Tetrahedron Let 29, 3361-3364 (1988)] en 100 ml de THF se afiadieron a temperatura ambiente con
agitacion 2,59 g (23,1 mmoles) de terc-butilato de potasio. La agitacion continué durante la noche. Después de
eliminar el disolvente a vacio, la mezcla se purificd por cromatografia sobre silice con heptano/acetato de etilo. Se
recogieron 1,07 g de una mezcla 80:20 de E:Z. Esta se ha usado directamente para la siguiente etapa.

Ej. 4c: (Z,2E)-5-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-2-metoxiimino-N,4-dimetil-pent-3-enamida

Se disolvieron 0,68 g (1,87 mmoles) de (Z,2E)-5-[1-(4-clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-2-metoxiimino-4-metil-pent-3-enoato
de metilo e isémero E de la reaccion previa en 3,0 ml de THF. Se afiadieron 2,0 ml de 40 % de metilamina acuosa a
temperatura ambiente con agitacion que continué durante la noche. Después de eliminar el disolvente a vacio, la
mezcla se purifico por cromatografia sobre silice con un gradiente de heptano/acetato de etilo. Se recogieron 90 mg
del isémero Z deseado. RMN *H (CDCl3): 6 = 2,03 (s); 2,85 (d); 3,97 (s); 4,64 (s); 5,87 (s); 6,02 (d); 6,65 (a); 7,35 (d);
7,50 (d); 7,67 (d).

Ejemplo 5: N-[(Z)-3-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-1-metil-prop-1-enil]-N-metoxi-carbamato de metilo (I-1)
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Ej. 5a: Cis-3-metiloxiran-2-iljmetanol (15)

A 10,0 g (138,7 mmoles) de Z-but-2-en-1-ol en 140 ml de diclorometano (DCM) se afiadieron 37,6 g (152,6 mmoles)
de acido 3-cloroperbenzoico (70 % de pureza) a 0-5 °C en pequefias porciones con agitacion. La agitacion continué
a 0°C durante 2 h. Se afadieron 35,0 g de hidroxido de calcio a 0-5°C con agitacion, que continué durante
aproximadamente 2 h a 0 °C. El precipitado se separ6 por filtracion, se lavé con DCM, vy los filtrados se secaron con
sulfato de sodio. El disolvente se elimind en gran parte a 380 mbar/30 °C. Se us6 el producto en bruto (15,0 g,
pureza del 75 %) sin mas purificacion.

Ej. 5b: 1-(4-Clorofenil)-3-[[(2R,3S)-3-metiloxiran-2-iljmetoxi]pirazol racémico (16)

A 28,3 g (107,9 mmoles) de trifenilfosfina y 15,0 g (127,7 mmoles) de cis-3-metiloxiran-2-iljmetanol (15) del
experimento precedente en 400 ml de THF se afiadieron con agitacion a -75°C 22,9 g (113,0 mmoles) de éster
diisopropilico del acido azodicarbdnico. La mezcla se agit6 a esta temperatura durante 5 min. Entonces se afiadieron
con agitacion 20,0 g (102,8 mmoles) de 1-(4-clorofenil)-3-hidroxipirazol a - 70 °C. La mezcla se dejé calentar hasta
temperatura ambiente y se agitd durante aproximadamente 1 d. Después de eliminar los disolventes a vacio, el
producto en bruto se agité con 200 ml de diisopropil éter, del que se obtuvieron 42 g de una sustancia solida y se
purific6 adicionalmente por cromatografia sobre 330 g de silice con MTBE/heptano. Rendimiento 22,5 g (82 %).

Ej. 5¢: 5-[[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJloximetil]-3-metoxi-4-metil-oxazolidin-2-ona (17)

A 1,08 g (10,0 mmoles) de N-metoxicarbamato de metilo en 17 ml de DMSO se afadieron con agitacion a
temperatura ambiente 1,00 g (8,9 mmoles) de terc-butilato de potasio. La agitacion continu6é durante 5 min antes de
anadir 2,00 g (7,56 mmoles) de 1-(4-clorofenil)-3-[[(2R,3S)-3-metiloxiran-2-iljmetoxi]pirazol. La mezcla se agit6 a
90 °C durante 20 h. Después de enfriarse hasta temperatura ambiente, la mezcla de reaccion se vertié en 150 ml de
agua, se extrajo tres veces con 30 ml de acetato de etilo cada vez, los extractos combinados se secaron con sulfato
de sodio y el disolvente se eliminé a vacio. El producto en bruto (2,5 g) se us6 sin mas purificacion.

Ej. 5d: (2S,3R-1-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-3-(metoxiamino)butan-2-ol racémico (18)

A 10,0 g (30,0 mmoles) de 5-[[1-(4-clorofenil)pirazol-3-ilJoximetil]-3-metoxi-4-metil-oxazolidin-2-ona en 100 ml de
etanol se afiadieron a temperatura ambiente con agitacion 14,6 g (40,0 mmoles) de solucién al 21 % de etilato de
sodio (en etanol) y se agitdé durante la noche. El disolvente se elimind en gran medida a vacio y la mezcla restante
se vertio en 250 ml de solucién acuosa de dihidrogenofosfato de sodio, se extrajo tres veces con 150 ml de acetato
de etilo cada vez, se secé con sulfato de sodio dando 8,7 g de un aceite después de la evaporacion del disolvente a
vacio. Se purificd adicionalmente por cromatografia sobre 120 g de silice con MTBE/heptano. Rendimiento 4,0 g
(43 %). RMN 'H (CDCls): & = 1,22 (d); 3,17 (m); 3,57 (s); 3,91 (m); 4,33 (m); 4,47 (m); 5,93 (s); 7,35 (d); 7,52 (d);
7,68 (s).
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Ej. 5e: N-[(1R,2S)-3-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-2-hidroxi-1-metil-propil]-N-metoxi-carbamato de metilo racémico
19)

A 1,00 g (3,2 mmoles) de (2S,3R-1-[1-(4-clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-3-(metoxiamino)butan-2-ol racémico en 7 ml de
THF se afadieron 0,28 g (3,5 mmoles) de hidrogenocarbonato de sodio. Entonces se afiadieron gota a gota 0,33 g
(3,5 mmoles) de cloroformiato de metilo con agitacion a temperatura ambiente. La agitacion continué durante la
noche. La mezcla de reaccién se verti6 en 10 ml de agua, se extrajo tres veces con 10 ml de MTBE cada vez, los
extractos combinados se secaron con sulfato de sodio, y el disolvente se eliminé a vacio. El producto en bruto (1,3
g) se uso sin mas purificacion.

Ej. 5f: N-[(Z)-3-[1-(4-Clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-1-metil-prop-1-enil]-N-metoxi-carbamato de metilo (I-1)

A 3,50 g (9,46 mmoles) de N-[(1 R,2S)-3-[1-(4-clorofenil)pirazol-3-ilJoxi-2-hidroxi-1-metil-propil]-N-metoxi-carbamato
de metilo racémico en 13 ml de THF se afiadieron 2,61 g (9,94 mmoles) de trifenilfosfina con agitacion a temperatura
ambiente. La mezcla se enfrio a -15 °C. Entonces se afiadieron 2,11 g (10,41 mmoles) de éster diisopropilico del
acido azodicarbdnico con agitacion que continué durante 1 h a 0 °C y durante aproximadamente 1 d a temperatura
ambiente. Después de eliminar los disolventes a vacio, el producto en bruto se purific6 adicionalmente por
cromatografia sobre 25 g de silice con MTBE/heptano/1 % de trietilamina. RMN 'H (CDCl3): & = 1,93 (s); 3,72 (s);
3,81 (s); 4,78 (d); 5,73 (t); 5,90 (d); 7,36 (d); 7,55 (d); 7,70 (d).

Tabla |. Compuestos de férmula | con datos fisicos (punto de fusién [°C]; RMN *H (CDCls) (8); HPLC/EM tiempo de
retencién [min])

N.C R R* R® R* X Y pf. [°Cl; RMN
H (8); R¢[min]

I-1 CHs H R3-1 R4-4,R°=0CH; | O v-1 5 =1,93 (s); 3,72
(s); 3,81 (s); 4,78
(d); 5,73 (t); 5,90
(d); 7,36 (d); 7,55
(d); 7,70 (d)

1-2 CHs H R3-1 R4-4,R°=0CH; | NH | Y-1

1-3 CHs H R3-1 R4-3 o v-1

I-4 CHs H R3-1 R4-3 NH | Y-1

I-5 CHs H R3-1 R4-1 0 v-1 88-89 °C

I-6 CHs H R3-1 R4-1 NH | Y-1 130 °C

I-7 CHs H R3-1 R4-2 0 v-1 123-125 °C

I-8 CHs H R3-1 R4-2 NH | Y-1

1-9 CHs H R3-1 R4-7 v-1

I-10 CHs H R3-1 R4-4, R5 = CHs 0 v-1 d = 1,90 (s); 3,05
(s); 3,70 (s); 4,68
(m); 5,63 (m)
590 (d); 7,35
(m); 7,55 (m),
7,68 (d)
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N.o R! R? R’ R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Rt [min]

1-11 CHs H R3-2 R4-1 NH Y-1 0 =1,95 (s); 2,85
(d); 3,95 (s); 4,55
(m); 5,87 (m);
595 (m); 6,70
(@; 6,95 (m);
7,73 (m); 7,80
(m)

1-12 CHs H R3-3 R4-1 NH Y-1 0 =1,95 (s); 2,27
(s); 2,80 (d); 3,95
(s); 4,52 (m); 5,83
(d); 593 (m)
6,75 (a); 6,95
(m); 7,30 (m)

1-13 CHs H R3-4 R4-1 NH Y-1 0 =1,93 (s); 2,38
(s); 2,80 (d); 3,95
(s); 4,55 (m); 5,88
(d); 595 (m);
6,75 (a); 7,13
(m); 7,28 (m);
7,41 (d); 7,64 (d)

I-14 CH3 H R3-5 R4-1 NH | Y-1 125-127 °C

1-15 CHs H R3-6 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,85
(d); 3,95 (s); 4,55
(m); 5,90 (d)
595 (m); 6,70
(@, 7,32 (m)
7,50 (s); 7,54 (d);
7,70 (d)

1-16 CHs H R3-7 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,97 (s); 4,56
(m); 5,88 (d);
594 (m); 6,70
(@; 745 (m),
7,64 (s); 7,72 (d)

I-17 CH3 H R3-8 R4-1 NH | Y-1

1-18 CHs H R3-9 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,33
(s); 2,88 (d); 3,97
(s); 4,56 (m); 5,85
(m); 595 (m),
6,70 (a); 7,03 (b);
7,30 (m); 7,44
(m); 7,62 (m)

I-19 CH3 H R3-10 R4-1 NH | Y-1
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R¢[min]

I-20 CHs H R3-11 R4-1 NH | Y-1 5 =1,95 (s); 2,25
(s); 2,30 (s); 2,87
(d); 3,97 (s); 4,56
(m); 585 (d);
595 (m); 6,73
(a); 7,15 (d); 7,27
(m); 7,35 (d);
7,63 (d)

[-21 CHs H R3-12 R4-1 NH | Y-1

[-22 CHs H R3-13 R4-1 NH | Y-1

[-23 CHs H R3-14 R4-1 NH | Y-1

[-24 CHs H R3-15 R4-1 NH | Y-1

I-25 CHs H R3-16 R4-1 NH | Y-1

I-26 CHs H R3-17 R4-1 NH | Y-1

[-27 CHs H R3-14 R4-1 NH | Y-1

[-28 CHs H R3-18 R4-1 NH | Y-1 5 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,97 (s); 4,57
(m); 5,87 (m);
595 (m); 6,70
(@; 7,07 (m);
7,33 (m); 7,55
(m); 7,64 (m)

[-29 CHs H R3-19 R4-1 NH | Y-1 5 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,97 (s); 4,58
(m); 5,88 (d);
594 (m); 6,70
(@; 7,15 (m);
7,30 (m); 7.43
(m); 7,64 (s); 7,70
(d)

1-30 CHs H R3-20 R4-1 NH | Y-1

[-31 CHs H R3-21 R4-1 NH | Y-1

1-32 CHs H R3-22 R4-1 NH | Y-1 5 =1,95 (s); 2,37
(s); 2,87 (d); 3,95
(s); 4,55 (m); 5,86
(d); 5,93 (m);
6,70 (a); 7,20
(m); 7,45 (m);
7,65 (d)

1-33 CHs H R3-23 R4-1 NH | Y-1 5=1,23 (m); 1,95
(s); 2,64 (m); 2,87
(d); 3,95 (s); 4,58
(m); 587 (d);
595 (m); 6,70
@; 7,25 (m);
7,48 (m); 7,67 (d)
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°Cl, RMN
H (8); Re[min]

1-34 CHs H R3-24 R4-1 NH | Y-1 5 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,97 (s); 4,58
(m); 5,92 (m);
6,70 (a); 7,67
(m); 7,75 (d)

I-35 CHs H R3-25 R4-1 NH | Y-1

1-36 CHs H R3-26 R4-1 NH | Y-1

1-37 CHs H R3-58 R4-1 NH | Y-1

1-38 CHs H R3-28 R4-1 NH | Y-1

-39 CHs H R3-29 R4-1 NH | Y-1

1-40 CHs H R3-30 R4-1 NH | Y-1

1-41 CHs H R3-31 R4-1 NH | Y-1

1-42 CHs H R3-32 R4-1 NH | Y-1

1-43 CHs H R3-33 R4-1 NH | Y-1

I-44 CHs H R3-34 R4-1 NH | Y-1

I-45 CHs H R3-35 R4-1 NH | Y-1

1-46 CHs H R3-36 R4-1 NH | Y-1

1-47 CHs H R3-37 R4-1 NH | Y-1

1-48 CHs H R3-38 R4-1 NH | Y-1

1-49 CHs H R3-39 R4-1 NH | Y-1

I-50 CHs H R3-40 R4-1 NH | Y-1

I-51 CHs H R3-41 R4-1 NH | Y-1

I-52 CHs H R3-42 R4-1 NH | Y-1

I-53 CHs H R3-43 R4-1 NH | Y-1

I-54 CHs H R3-44 R4-1 NH | Y-1

I-55 CHs H R3-45 R4-1 NH | Y-1

I-56 CHs H R3-46 R4-1 NH | Y-1

I-57 CHs H R3-47 R4-1 NH | Y-1

I-58 CHs H R3-45 R4-1 NH | Y-1

I-59 CHs H R3-49 R4-1 NH | Y-1
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°Cl, RMN
H (8); Re[min]

1-60 CHs H R3-50 R4-1 NH | Y-1

1-61 CHs H R3-51 R4-1 NH | Y-1

1-62 CHs H R3-52 R4-1 NH | Y-1

1-63 CHs H R3-53 R4-1 NH | Y-1

1-64 CHs H R3-54 R4-1 NH | Y-1

1-65 CHs H R3-55 R4-1 NH | Y-1

1-66 CHs H R3-56 R4-1 NH | Y-1

1-67 CHs H R3-57 R4-1 NH | Y-1

1-68 CHs H R3-58 R4-4,Rs=0CH;z | O v-1

1-69 CHs H R3-58 R4-4,Rs=0OCHz | NH | Y-1

I-70 CHs H R3-58 R4-3 o v-1

I-71 CHs H R3-58 R4-3 NH | Y-1

1-72 CHs H R3-27 R4-1 0 v-1

I-73 CHs H R3-58 R4-2 0 v-1

I-74 CHs H R3-58 R4-2 NH | Y-1

I-75 CHs H R3-58 R4-7 v-1

1-76 C2Hs H R3-1 R4-1 NH | Y-1

I-77 CoHs H R3-2 R4-1 NH | Y-1

I-78 CoHs H R3-58 R4-1 NH | Y-1

1-79 H CHs R3-1 R4-1 NH | Y-1 5 = 2,03 (s); 2,85
(d); 3,97 (s); 4,64
(s); 5,87 (s); 6,02
(d); 6,65 (a); 7,35
(d); 7,50 (d); 7,67
(d)

I-80 H CHs R3-1 R4-1 0 v-1

1-81 CHs H R3-1 R4-1 NH | Y-3

1-82 CHs H R3-59 R4-1 NH | Y-1 5 = 1,95 (s); 2,16

(s); 2,18 (s); 2,30
(s); 2,90 (s); 3,97
(s); 4,33 (m); 4,65
(m); 530 (m);
5,87 (m); 6,07
(m); 6,55 (s); 6,65
(a); 6,96 (s)
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N.°

pf. [°Cl. RMN
H (3); Rt [min]

1-83

CHs

R3-60

R4-1

NH

Y-1

0 =1,95 (s); 2,22
(s); 2,90 (d); 3,95
(s); 4,35 (m); 4,67
(m); 5,30 (m);
5,88 (m); 6,07
(m); 6,65 (a)
6,73 (d); 7,35 (d);
7,43 (s)

1-84

CHs

R3-61

R4-1

NH

Y-1

0 =1,95 (s); 2,15
(s); 2,18 (s); 2,28
(s); 2,90 (d); 3,95
(s); 4,33 (m); 4,67
(s); 5,39 (d); 5,43
(d); 588 (m)
6,57 (s); 6,65 (a);
6,95 (s)

1-85

CHs

R3-62

R4-1

NH

Y-1

0 =195 (s); 2,21
(s); 2,25 (s); 2,89
(d); 3,95 (s); 4,35
(m); 4,70 (s); 5,39
(d); 5,44 (d); 5,90
(m); 6,65 (a);
6,73 (d); 7,40 (d);
7,45 (s)

1-86

CHs

R3-63

R4-1

Y-1

0=1,73 (m); 1,93
(s); 2,15 (s); 2,30
(s); 3,85 (s); 4,05
(s); 4,33 (m); 4,60
(m); 575 (m);
5,85 (m); 6,55 (s);
6,95 (s)

1-87

CHs

R3-64

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,12
(s); 2,14 (s); 2,30
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,35 (m); 4,63
(m); 585 (m);
6,15 (m); 6,27
(m); 6,55 (s); 6,97
(s)

1-88

CHs

R3-65

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,17
(s); 2,19 (s); 3,85
(s); 4,05 (s); 4,35
(m); 4,65 (m);
587 (m); 6,17
(m); 6,31 (m);
6,72 (d); 7,35 (d);
7,43 (s).

1-89

CHs

R3-66

R4-1

NH

Y-1

0 =1,95 (s); 2,12
(s); 2,14 (s); 2,30
(s); 2,90 (d); 3,95
(s); 3,97 (s); 4,32
(m); 5,87 (m),
6,57 (s); 6,65 (a);
6,97 (s)
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N.°

pf. [°Cl. RMN
H (3); Rt [min]

1-90

CHs

R3-63

R4-1

NH

Y-1

0=1,73 (m); 1,93
(s); 2,15 (s); 2,30
(s); 2,90 (d); 3,95
(s); 4,33 (m); 4,55
(m); 575 (m);
5,90 (m); 6,57 (s);
6,65 (a); 6,95 (s)

1-91

CHs

R3-67

R4-1

NH

Y-1

0=1,73 (m); 1,93
(s); 2,18 (s); 2,20
(s); 2,90 (d); 3,95
(s); 4,35 (m); 4,60
(m); 575 (m);
590 (m); 6,55
(@, 6,73 (m);
7,35 (m); 7,43 (s)

1-92

CHs

R3-64

R4-1

NH

Y-1

0 =1,95 (s); 2,15
(s); 2,30 (s); 2,90
(d); 3,95 (s); 4,33
(m); 4,60 (m),
587 (m); 6,15
(m); 6,27 (m);
6,57 (s); 6,65 (a);
6,95 (s)

1-93

CHs

R3-65

R4-1

NH

Y-1

0 =1,95 (s); 2,19
(s); 2,21 (s); 2,90
(d); 3,95 (s); 4,35
(m); 4,65 (m);
590 (m); 6,17
(m); 6,31 (m);
6,65 (a); 6,75 (d);
7,35 (m); 7,43 (s)

1-94

CHs

R3-59

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,15
(s); 2,30 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,33
(m); 4,63 (m);
530 (m); 5,87
(m); 6,07 (m);
6,53 (s); 6,97 (s)

1-95

CHs

R3-60

R4-1

Y-1

0 =1,93 (s); 2,22
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,37 (m); 4,67
(m); 530 (m);
587 (m); 6,07
(m); 6,70 (d);
7,37 (m); 7,45 (s)

1-96

CHs

R3-61

R4-1

Y-1

6 =1,95 (s); 2,15
(s); 2,17 (s); 2,28
(s); 3,87 (s); 4,07
(s); 4,33 (m); 4,67
(s); 5,40 (d); 5,43
(d); 587 (m)
6,53 (s); 6,95 (s)
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R¢[min]

1-97 CHs H R3-62 R4-1 0 Y-1 5=1,95 (s); 2,21
(s); 2,23 (s); 3,85
(s); 4,05 (s); 4,37
(m); 4,70 (s); 5,39
(d); 5,42 (d); 5,87
(m); 6,70 (d);
7,38 (m); 7,45 (s)

1-98 CHs H R3-68 R4-1 0 Y-1 5 =1,23 (t); 1,87
(s); 2,08 (s); 2,27
(s); 3,70 (s); 3,95
(s); 4,10 (@); 4,30
(m); 590 (m);
6,65 (s); 7,00 (s)

1-99 CHs H R3-69 R4-1 0 Y-1

1-100 CHs H R3-69 R4-1 NH | Y-1

1-101 CHs H R3-69 R4-4, R° = OCH3 0 Y-1

1-102 CHs H R3-70 R4-1 0 Y-6

[-103 CHs H R3-70 R4-1 NH | Y-6

[-104 CHs H R3-70 R4-4, R° = OCHs 0 Y-6

1-105 CHs H R3-71 R4-1 0 Y-4

1-106 CHs H R3-71 R4-1 NH | Y-4

[-107 CHs H R3-71 R4-4, Rs = OCH3 0 Y-4

[-108 CHs H R3-72 R4-1 NH | Y-1

1-109 CHs H R3-72 R4-1 0 Y-1

1-110 CHs H R3-72 R4-4, Rs = OCHs ) Y-1

1-111 CHs H R3-72 R4-1 NH | Y-2

[-112 CHs H R3-72 R4-1 0 Y-2

1-113 CHs H R3-72 R4-4, R’ = OCHs 0 Y-2

[-114 CHs H R3-1 R4-4, R° = OCH3 o) Y-2

1-115 CHs H R3-1 R4-4, R° = OCH3 NH | Y-2

1-116 CHs H R3-1 R4-3 o) Y-2

[-117 CHs H R3-1 R4-3 NH | Y-2

1-118 CHs H R3-1 R4-1 0 Y-2

1-119 CHs H R3-1 R4-1 NH | Y-2
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°Cl, RMN
H (8); Re[min]
1-120 CH3 H R3-1 R4-2 o Y-2
1-121 CH3 H R3-1 R4-2 NH [ Y-2
1-122 CHs H R3-1 R4-7 Y-2
1-123 CHs H R3-1 R4-4, R° = CH3 o Y-2
1-124 CH3 H R3-73 R4-1 NH | Y-1
1-125 CH3 H R3-74 R4-1 NH [ vY-1
1-126 CH3 H R3-75 R4-1 NH [ vY-1
1-127 CHs H R3-76 R4-1 NH | Y-1
1-128 CHs H R3-77 R4-1 NH | Y-1
1-129 CHs H R3-78 R4-1 NH | Y-1
1-130 CH3 H R3-78 R4-1 NH [ vY-1
1-131 CH3 H R3-80 R4-1 NH [ vY-1
1-132 CHs H R3-81 R4-1 NH | Y-1
1-133 CHs H R3-82 R4-1 NH | Y-1
1-134 CHs H R3-83 R4-1 NH | Y-1
1-135 CH3 H R3-84 R4-1 NH [ vY-1
1-136 CH3 H R3-85 R4-1 NH [ vY-1
1-137 CHs H R3-86 R4-1 NH | Y-1
1-138 CHs H R3-87 R4-1 NH | Y-1
1-139 CH3 H R3-88 R4-1 NH [ vY-1
1-140 CH3 H R3-89 R4-1 NH [ vY-1
1-141 CH3 H R3-90 R4-1 NH [ Y-1
1-142 CHs H R3-91 R4-1 NH | Y-1
1-143 CHs H R3-92 R4-1 NH | Y-1
I-144 CH3 H R3-93 R4-1 NH [ Y-1
1-145 CH3 H R3-94 R4-1 NH [ Y-1
1-146 CHs H R3-95 R4-1 NH | Y-1
1-147 CHs H R3-96 R4-1 NH | Y-1
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°Cl, RMN
H (8); Re[min]
1-148 CH3 H R3-97 R4-1 NH [ vY-1
1-149 CH3 H R3-98 R4-1 NH [ vY-1
1-150 CHs H R3-99 R4-1 NH | Y-1
1-151 CHs H R3-100 | R4-1 NH | Y-1
1-152 CH3 H R3-101 | R4-1 NH | Y-1
1-153 CH3 H R3-102 | R4-1 NH [ vY-1
I-154 CH3 H R3-103 | R4-1 NH [ vY-1
1-155 CHs H R3-104 | R4-1 NH | Y-1
1-156 CHs H R3-105 | R4-1 NH | Y-1
1-157 CHs H R3-106 | R4-1 NH | Y-1
1-158 CH3 H R3-107 | R4-1 NH [ vY-1
1-159 CH3 H R3-108 | R4-1 NH [ vY-1
1-160 CHs H R3-109 | R4-1 NH | Y-1
1-161 CHs H R3-110 | R4-1 NH | Y-1
1-162 CHs H R3-111 | R4-1 NH | Y-1
1-163 CH3 H R3-112 | R4-1 NH [ vY-1
1-164 CH3 H R3-113 | R4-1 NH [ vY-1
1-165 CHs H R3-114 | R4-1 NH | Y-1
1-166 CHs H R3-115 | R4-1 NH | Y-1
1-167 CH3 H R3-116 | R4-1 NH [ vY-1
1-168 CH3 H R3-117 | R4-1 NH [ vY-1
1-169 CH3 H R3-118 | R4-1 NH | Y-4
1-170 CHs H R3-119 | R4-1 NH | Y-4
1-171 CHs H R3-120 | R4-1 NH | Y-4
1-172 CH3 H R3-121 | R4-1 NH | Y-4
1-173 CH3 H R3-122 | R4-1 NH | Y-4
1-174 CHs H R3-123 | R4-1 NH | Y-4
1-175 CHs H R3-124 | R4-1 NH | Y-4
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Re[min]

1-176 CHs H R3-125 R4-1 NH Y-4

1-177 CHs H R3-126 R4-1 NH Y-1

1-178 CHs OCHz3 R3-1 R4-4, R°= OCHjs (e} Y-1

1-179 CHs OCHz3 R3-1 R4-4, R°= OCHjs (e} Y-1

1-180 CHs OCHg3; R3-1 R4-4, R°= OCH3 (@] Y-1

1-181 CHs H R3-1 R4-4, R5 = OCH3 (@] Y-1

1-182 CHs H R3-1 R4-1 NH Y-1

1-183 CHs H R3-1 R4-1 (e} Y-1

1-184 CHs H R3-1 R4-2 NH Y-1

1-185 CHs H R3-1 R4-2 (@] Y-1

1-186 CHs H R3-127 R4-1 (@] Y-1 79-81°C

1-187 CHs H R3-127 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,12
(s); 2,18 (s); 2,87
(d); 3,97 (s); 3,98
(s); 4,35 (m); 5,90
(m); 6,65 (a);
7,35 (d); 7,43 (s)

1-188 C2Hs H R3-1 R4-1 (@] Y-1 6 =1,05 (m); 2,30
(m); 3,85 (s); 4,05
(s); 4,62 (m); 5,90
(m); 7,35 (m);
7,52 (m); 7,70 (d)

1-189 CHs H R3-127 | R4-4, R°=CHs 0 Y-1 5 =1,90 (s); 2,22
(s); 2,24 (s); 3,02
(s); 3,70 (s); 3,98
(s); 4,48 (m); 5,57
(m); 6,75 (m);
7,40 (m); 7,45 (s)

1-190 CHs H R3-66 R4-1 (e} Y-1 0 =1,95 (s); 2,10
(s); 2,13 (s); 2,30
(s); 3,85 (s); 3,92
(s); 4,05 (s); 4,35
(m); 5,87 (m);
6,53 (s); 6,97 (s)

1-191 CHs H R3-128 R4-1 (e} Y-1 0 =1,30 (t); 1,95

(s); 2,20 (s); 2,22
(s); 3,85 (s); 4,06
(s); 4,20 (q); 4,37
(m); 5,87 (m),
6,71 (d); 7,37
(m); 7,45 (s)
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N.°

pf. [°Cl. RMN
H (8); Re[min]

1-192

CHs

R3-128

R4-1

NH

Y-1

0 =1,30 (t); 1,95
(s); 2,20 (s); 2,21
(s); 2,92 (d); 3,95
(s); 4,22 (m); 4,37
(m); 590 (m);
6,65 (a); 6,73
(m); 7,37 (m);
7,45 (s)

1-193

CHs

R3-68

R4-1

NH

Y-1

0 =1,32 (t); 1,95
(s); 2,16 (s); 2,17
(s); 2,32 (s); 2,92
(d); 3,97 (s); 4,20
(@; 4,33 (m)
5,90 (m); 6,57 (s);
6,65 (a); 7,97 (s)

1-194

CHs

R3-5

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,05 (s); 4,53
(m); 5,87 (d);
593 (m); 7,07
(m); 7,25 (m);
7,55 (m); 7,63 (d)

1-195

CH3

R3-6

R4-1

Y-1

6 =195 (s); 3,85
(s); 4,05 (s); 4,55
(m); 588 (d);
593 (m); 7,33
(m); 7,48 (s); 7,53
(d); 7,70 (d)

1-196

CH3

R3-2

R4-1

Y-1

5 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,55
(m); 587 (d);
592 (m); 6,95
(m); 7,73  (d);
7,80 (M)

1-197

CH3

R3-4

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,37
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,55 (m); 5,85
(d);, 592 (m)
7,12 (m); 7,28
(m); 7,43  (d);
7,67 (d)

1-198

CH3

R3-22

R4-1

Y-1

5 =1,95 (s); 2,35
(s); 3,85 (s); 4,05
(s); 4,57 (m); 5,83
(d); 593 (m)
7,20 (d); 7,47 (d);
7,66 (d)

1-199

CHs

R3-24

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,60
(m); 595 (m);
7,67 (m); 7,77 (d)
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N.°

pf. [°Cl. RMN
H (8); Re[min]

1-200

CHs

R3-22

R4-1

Y-1

0 =1,25(m); 1,95
(s); 2,65 (m); 3,85
(s); 4,05 (s); 4,58
(m); 5,83 (d);
593 (m); 7,25
(m); 7,48 (m);
7,67 (d

1-201

CHs

R3-19

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(m); 587 (d);
593 (m); 7,15
(m); 7,30 (m);
7,45 (m); 7,63 (s);
7,70 (d)

1-202

CHs

R3-7

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(m); 590 (d),
595 (m); 7,45
(m);, 7,67 (d);
7,73 (d)

1-203

CH3

R3-129

R4-1

Y-1

6 =1,35(d); 1,95
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,55 (m); 5,84
(d); 593 (m)
6,92 (m); 7,45
(m); 7,60 (d)

1-204

CH3

R3-11

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,27
(s); 2,32 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(m); 5,85 (d);
595 (m); 7,15
(d); 7,30 (m);
7,37 (s); 7,66 (d)

I-205

CH3

R3-3

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 2,25
(s); 3,83 (s); 4,05
(s); 4,54 (m); 5,82
(d); 592 (m)
6,95 (m); 7,25
(m); 7,32 (d)

1-206

CHs

R3-9

R4-1

Y-1

5 =193 (s); 2,31
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,56 (m); 5,85
(m); 595 (m);
7,03 (m); 7,33
(m); 7,43 (m),
7,64 (m).

1-207

CHs

R3-18

R4-1

Y-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(m); 585 (d),
595 (m); 7,05
(m); 7,33 (m);
7,55 (m); 7,65 (d)
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R¢[min]
1-208 CHs H R3-129 R4-1 NH Y-1 0 =1,33 (d); 1,95
(s); 2,87 (d); 3,97
(s); 4,55 (m); 5,84
(m); 595 (m);
6,73 (a); 6,92 (d);
7,45 (d); 7,62 (m)
1-209 CHs H R3-58 R4-1 O Y-1 0 =1,95 (s); 3,83
(s); 4,05 (s); 4,65
(m); 595 (m),
7,43 (d); 7,55 (d);
8,23 (s)
1-210 Cl CHs R3-1 R4-1 NH Y-1 0 = 2,10 (s); 2,65
(d); 4,01 (s); 4,95
(s); 5,97 (d); 6,85
(a); 7,37 (d); 7,50
(d); 7,67 (d)
1-211 anillo de | R3-1 R4-7 Y-1 90 °C
fenilo* R°=CHj
1-212 anillo de | R3-98 R4-7 Y-1 151 °C
fenilo* R°=CHj
1-213 anilo de | R3-130 | R4-7 Y4
fenilo* R°=CH,
1214 anilo de | R3-131 | R4-7 Y4 | 139-142 °C
fenilo* R°=CH,
|-215 anillo de | R3-132 | R4-7 Y-4 58-63 °C
fenilo* R°=CHj
1-216 anilo de | R3-133 | R4-7 Y1 | 111-113°C
fenilo* R°=CH,
1217 anilo de | R3-65 | R4-7 Y1 | 78:88°C
fenilo* R°=CH,
1-218 anillo de | R3-60 R4-7 Y-1 83-88 °C
fenilo* R°=CHj
1-219 anillo de | R3-67 R4-7 Y-1 87-89 °C
fenilo* R°=CH,
1-220 anilo de | R3-62 | R4-7 Y-1 | 82:88°C
fenilo* R°=CH,
1-221 anillo de | R3-134 | R4-7 Y-1 | 92-98°C
fenilo* R°=CHj
|-222 anillo de | R3-135 | R4-7 Y-1 141-145°C
fenilo* R°=CH,
1223 anilo de | R3-64 | R4-7 Y-1 | 8891°C
fenilo* RG:CHs
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N.C R R* R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R¢ [min]
1-224 anillo de | R3-59 R4-7 Y-1 82-86 °C
fenilo* R®=CHjs
|-225 anillo de | R3-63 R4-7 Y-1 | 64-70°C
fenilo* R®=CHj
1-226 anillo de | R3-136 | R4-7 Y-1 101-108 °C
fenilo* R®=CHj
1-227 anillo de | R3-137 | R4-7 Y-1 98-102 °C
fenilo* R®=CHjs
|-228 anillo de | R3-138 | R4-7 Y-1 71-75°C
fenilo* R®=CHj
|-229 anillo de | R3-139 | R4-7 Y-7 72-74 °C
fenilo* R®=CHj
1-230 anillo de | R3-140 | R4-7 Y-7 ® = 1,65 (s);
fenilo* R®=CHs 3,32 (s);
3,67 (s);
5,20 (s);
7,07 (m);
7,27 (m);
7,47 (m)
1-231 anillo de | R3-141 | R4-7 Y-1 136-138 °C
fenilo* R®=CHjs
1-232 anillo de | R3-142 | R4-7 Y-7 ® = 1,65 (s);
fenilo* R®=CHs 3,43 (s);
3,70 (s);
5,20 (s);
7,30-7,65
(m)
1-233 anillo de | R3-127 | R4-7 Y-1 Ry = 3,678
fenilo* R®=CHjs min
1-234 anilo de | R3-143 | R4-7 Y1 | R = 4,092
fenilo* R®=CHj min
|-235 anillo de | R3-144 | R4-7 Y-1 Ry = 4,065
fenilo* R®=CHjs min
1-236 anillo de | R3-145 | R4-7 Y-1 Ry = 3,947
fenilo* R®=CHjs min
1-237 anillo de | R3-146 | R4-7 Y-1 Ry = 3,875
fenilo* R®=CHj min
|1-238 anillo de | R3-147 | R4-7 Y-1 Ry = 4,100
fenilo* R®=CHj min
1-239 anillo de | R3-68 R4-7 Y-1 R = 3,933
fenilo* R®=CHjs min
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N.C R R* R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R [min]

1-240 anillo de | R3-148 | R4-7 Y-4 Ry = 3,496
fenilo* R®=CHjs min

1-241 anillo de | R3-149 | R4-7 Y-4 Ry = 4,075
fenilo* R®=CHj min

1-242 anillo de | R3-150 | R4-7 Y-1 Rt =4,128
fenilo* R®=CHj min

1-243 anillo de | R3-151 | R4-7 Y-1 Ry = 3,894
fenilo* R®=CHjs min

|-244 anillo de | R3-152 | R4-7 Y-1 Ry = 3,875
fenilo* R®=CHj min

|-245 anillo de | R3-153 | R4-7 Y-1 Ry = 3,995
fenilo* R®=CHj min

1-246 anillo de | R3-154 | R4-7 Y-1 Ry = 4,115
fenilo* R®=CHjs min

1-247 anillo de | R3-20 R4-7 Y-1 Ry = 3,715
fenilo* R®=CHj min

|-248 anillo de | R3-157 | R4-7 Y-1 Ry = 3,714
fenilo* R®=CHj min

1-249 anillo de | R3-128 | R4-7 Y-1 R = 3,861
fenilo* R®=CHjs min

1-250 anillo de | R3-158 | R4-7 Y-1 Ry = 4,251
fenilo* R®=CHj min

|-251 anillo de | R3-159 | R4-7 Y-1 105-107 °C
fenilo* R®=CHj

|1-252 anillo de | R3-151 | R4-7 Y-1 102-104 °C
fenilo* R°=Etilo

1-253 anillo de | R3-1 R4-7 Y-1 96-97 °C
fenilo* R°=CHF,

|-254 anillo de | R3-128 | R4-7 Y-1 Rt = 4,219
fenilo* R®=Etilo min

|1-255 anillo de | R3-68 R4-7 Y-1 Rt = 4,239
fenilo* R°=Etilo min

1-256 anillo de | R3-146 | R4-7 Y-1 Rt = 4,176
fenilo* R®=Etilo min

|-257 anillo de | R3-66 R4-7 Y-1 Ry = 4,013
fenilo* R®=Etilo min

73




ES 2 590 466 T3

N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); R¢[min]
|-258 anillo de | R3-160 | R4-7 Y-1 | & = 2,15 (s);
fenilo* R°=CHs 3,67 (s);
3,95 (s);
5,28 (s);
6,85 (m);
745  (m);
7,50 (m);
7,70 (m)
1-259 anillo de | R3-161 | R4-7 Y-1 | & = 1,33 (t);
fenilo* R°=CHs 2,17 (s);
3,68 (s);
4,22 (a);
5,28 (s);
6,87 (d);
745  (m);
7,52 (m);
7,73 (m)
1-260 anillo de | R3-162 | R4-7 Y-1 Rt = 3,924
fenilo* R®=CHs min
1-261 anillo de | R3-163 | R4-7 Y-1 R: = 4,131
fenilo* R®=CHs min
1-262 anillo de | R3-164 | R4-7 Y-1 R = 4,141
fenilo* R°=CHj min
1-263 anillo de | R3-165 | R4-7 Y-1 R = 3,916
fenilo* R®=CHs min
1-264 anillo de | R3-166 | R4-7 Y-1 Rt = 4,220
fenilo* R®=CHs min
1-265 anillo de | R3-167 | R4-7 Y-1 Rt = 4,050
fenilo* R°=CHj min
1-266 anillo de | R3-149 | R4-7 Y-8 | & = 2,03 (s);
fenilo* R®=CHs 3,71 (s);
7,45-7,62
(m)
1-267 anillo de | R3-168 | R4-7 Y-1 | & = 2,20 (s);
fenilo* R°=CHs 2,40 (s);
3,69 (s);
5,20 (s);
6,70 (s);
7,12 (s);
7,42 (s);
7,53 (m);
7,72 (m);
7,91 (s)
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (5); Rt[min]
1-268 anillo de | R3-169 | R4-7 Y-1 | & =211 (s);
fenilo* R°=CHs 2,18 (s);
3,62 (s);
3,72 (s);
521 (s);
6,77 (s);
6,96 (s);
7,25 (s);
7,53 (m);
7,72 (m);
8,91 (s)
1-269 anillo de | R3-170 | R4-7 Y-1 | & = 2,00 (s);
fenilo* R®=CHs 2,05 (s);
2,16 (s);
2,21 (s);
3,70 (s);
5,16 (s);
6,72 (s);
6,82 (s);
7,50 (m);
7,74 (m)
1-270 anillo de | R3-171 | R4-7 Y-1 | & = 2,16 (s);
fenilo* R°=CHs 2,39 (s);
2,53 (s);
3,70 (s);
5,19 (s);
6,70 (s);
7,53 (m);
7,72 (m)
1-271 anillo de | R3-172 | R4-7 Y-1 | & = 2,18 (s);
fenilo* R°=CHs 2,29 (s);
3,70 (s);
5,18 (s);
6,71 (s);
7,06 (s);
7,50 (m);
7,71 (m);
8,38 (s);
8,44 (s)
1-272 anillo de | R3-173 | R4-7 Y-1 | 8=1,28 (m);
fenilo* R°=CHs 2,12 (s);
3,00
(ancho);
3,58 (m);
3,69 (s);
5,52 (s);
6,28 (s);
7,45 (m);
7,72 (m)

75




ES 2 590 466 T3

N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Re[min]
1-273 anillo de | R3-174 | R4-7 Y-1 © = 0,97 (m);
fenilo* R®=CHj 1,02 (m);
1,20 (m);
1,90 (m);
2,05 (s);
2,62 (m);
3,68 (s);
5,51 (s);
5,84 (s);
7,50 (m);
7,73 (m)
1-274 anillo de | R3-175 | R4-7 Y-8 R: = 3,715
fenilo* R°=CHj min
1-275 CHs H R3-20 R4-1 (e} Y-1 0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(m); 5,92 (m);
7,45 (m); 7,52
(m); 7,75 (m);
7,84 (d)
1-276 CHs H R3-12 R4-1 (e} Y-1 72-74 °C
1-277 CHs H R3-15 R4-1 (e} Y-1 73-75°C
1-278 CHs H R3-176 R4-1 (@] Y-1 0 =1,97 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,58
(d); 5,90 (d); 5,95
(m); 7,17 (v); 7,43
(m); 7,65 (m)
1-279 CH3 H R3-98 R4-1 (0] Y-1 90-92 °C
1-280 CHs H R3-20 R4-1 NH Y-1 101-103 °C
1-281 CHs H R3-12 R4-1 NH Y-1 112-115°C
1-282 CHs H R3-15 R4-1 NH Y-1 93-95°C
1-283 CHs H R3-176 R4-1 NH Y-1 84-86 °C
1-284 CHs H R3-98 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,27
(s); 2,93 (d); 3,97
(s); 4,48 (m); 5,93
(m); 6,42 (m);
6,67 (ancho);
6,80 (d); 7,37 (d);
745 (m); 7,68
(m); 7,83 (m)
|-285 CHs H R3-1 R4-4, R5 = OCH3 (e} Y-1 0 =1,93 (s); 3,72

(s); 3,81 (s); 4,78
(d); 5,73 (t); 5,90
(d); 7,36 (d); 7,55
(d); 7,70 (d)
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N.°

pf. [°Cl, RMN
H (8); Rt [min]

1-286

CHs

R3-51

R4-1

0 =193 (s); 2,45
(s); 3,82 (s); 4,05
(s); 4,60 (d); 5,92
(t); 7,25-7,50 (m)

1-287

CoHs

R3-1

R4-1

NH

Y-1

6 = 1,05 (t); 2,30
(9); 2,90 (d); 3,97
(s); 4,58 (m); 5,93
(m); 6,70 (ancho);
7,35 (m); 7,53
(m); 7,68 (s)

1-288

CH3

R3-58

R4-1

NH

Y-1

5 =1,95 (s); 2,90
(d); 3,97 (s); 4,63
(m); 595 (m);
6,75 (ancho);
7,43 (m); 7,55
(m); 8,23 (s)

1-289

CHs

R3-51

R4-1

NH

5 = 1,93 (s); 2,45
(s); 2,83 (d); 3,95
(s); 4,58 (m); 5,92
(m); 6,73 (ancho);
7,30-7,50 (m)

1-290

CHs

R3-1

R4-4, R5 = CoHs

Y-1

6 =1,18 (m); 1,95
(s); 3,45 (ancho);
3,73 (s); 4,67 (M);
5,70 (m); 5,90
(m); 7,35 (m);
753 (m); 7,67
(m)

1-291

CHs

R3-39

R4-1

Y-1

72°C

1-292

CHs

R3-44

R4-1

106-110 °C

1-293

CHs

R3-44

R4-1

NH

Y-1

177 °C

1-294

CH3

R3-177

R4-1

Y-1

6 =193 (s); 3,20
(m); 3,28 (m);
3,83 (s); 3,90 (m);
4,05 (s); 4,42 (m);
450 (m); 5,88
(m); 5,94 (s); 6,83
(m); 7,25 (m),
7,50 (s)

1-295

CH3

R3-39

R4-1

NH

Y-1

142 °C

1-296

Iso-butil

R3-1

R4-1

6 =0,93 (m); 1,60
(m); 2,15 (d);
3,84 (s); 4,07 (s);
4,62 (m); 5,89
(m); 7,35 (d);
7,53 (d); 7,67 (s)
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N.°

pf. [°Cl, RMN
H (8); Rt [min]

1-297

CHs

R3-29

R4-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,65
(m); 5,95 (m);
7,27 (m); 7,87
(m); 8,35 (s)

1-298

CH3

R3-36

R4-1

0 =1,95 (s); 3,85
(s); 4,07 (s); 4,65
(m); 595 (m),
7,63 (m); 7,67
(m); 7,93 (s); 8,37
(s)

1-299

Iso-butil

R3-1

R4-1

NH

177 °C

1-300

CoHs

R3-58

R4-1

Y-1

87°C

1-301

CHs

R3-29

R4-1

NH

Y-1

140 °C

1-302

CHs

R3-36

R4-1

NH

Y-1

125°C

1-303

CH3

R3-33

R4-1

Y-1

5 =1,95 (s); 3,83
(s); 4,05 (s); 4,65
(m); 595 (m),
7,37 (m); 7,57
(m); 8,27 (s)

1-304

CHs

R3-54

R4-1

0 =1,25(m); 1,95
(s); 2,68 (m); 3,83
(s); 4,05 (s); 4,65
(m); 595 (m);
7,30 (m); 7,51
(m); 8,20 (s)

1-305

CHs

R3-33

R4-1

NH

Y-1

126 °C

1-306

CHs

R3-54

R4-1

NH

128 °C

1-307

CHs

R3-178

R4-1

Y-1

5 = 1,95 (s); 2,27
(s); 3,82 (s); 4,07
(s); 4,62 (m); 5,95
(m); 7,28 (m),
7,36 (m); 7,93 (s)

1-308

CHs

R3-130

R4-1

Y-4

0 =1,95 (s); 2,25
(s); 3,80 (s); 4,05
(s); 4,55 (m); 5,90
(m); 7,25-7,60
(m); 7,77 (m);
7,85 (s); 8,05 (s);
8,27 (s)

1-309

CHs

R3-130

R4-1

NH

CH=N-O-
CHo-

5 =1,95 (s); 2,88
(d); 3,96 (s); 4,50
(m); 592 (m),
6,70 (ancho);
7,25-7,60 (m);
7,76 (m); 8,05 (s);
8,08 (s); 8,27 (s)
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N.o R* R® R® R* X Y ?.f.. [°Cl, RMN
H (8); Re[min]
1-310 CH3 H R3-42 R4-1 o Y-1 116 °C
1-311 CoHs H R3-58 R4-1 NH [ vY-1 154 °C
1-312 CHs H R3-30 R4-1 NH | Y-1 167 °C
1-313 CHs H R3-178 | R4-1 NH | Y-1 143 °C
1-314 CH3 H R3-42 R4-1 NH | Y-1 147 °C
1-315 CH3 H R3-40 R4-1 NH [ vY-1 153 °C
1-316 CH3 H R3-177 | R4-1 NH [ vY-1 5 =1,93 (s); 2,88

(d); 320 (m);
3,28 (m); 3,90
(m); 3,95 (s); 4,42
(m); 4,50 (m);
5,90 (m); 5,95 (s);
6,67 (ancho);
6,86 (m); 7,25
(m); 7,50 (s)

1-317 CHs H R3-179 R4-1 NH | Y-1 0 =1,83(s); 1,93
(s); 2,18 (s); 2,42
(m); 2,70 (m);
2,88 (d); 3,83 (s);
3,95 (s); 4,35 (M);
590 (m); 6,65

(m); 6,93 (m)
1-318 CHs H R3-38 R4-1 6} Y-1 87 °C
1-319 CHs H R3-32 R4-1 6} Y-1 5= 1,93 (s); 2,27

(s); 3,80 (s); 4,05
(s); 4,62 (m); 5,95
(m); 7,30 (m);

7,93 (s)
1-320 CH3 H R3-34 R4-1 NH | Y-1 120 °C
1-321 CHs3 H R3-38 R4-1 NH | Y-1 143°C
1-322 CHs3 H R3-37 R4-1 NH | Y-1 117 °C
1-323 CH3 H R3-40 R4-1 o [y1 118°C
I-324 CHs3 H R3-37 R4-1 o [v1 5 =193 (s); 2,23

(s); 2,35 (s); 3,80
(s); 4,05 (s); 4,62
(m); 5,95 (m);
7,15 (m); 7,91 (s)

1-325 CH3 H R3-43 R4-1 NH | Y-1 136 °C
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N.© R! R? R’ R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Rt [min]

1-326 CHs H R3-34 R4-1 (@] Y-1 0 =1,95 (s); 3,83
(s); 4,05 (s); 4,63
(m); 5,95 (m);
7,67 (m); 7,82
(m); 8,42 (s)

1-327 CHs H R3-32 R4-1 NH | Y-1 6 = 2,07 (s); 2,42
(s); 2,92 (d); 4,08
(s); 4,78 (m); 6,08
(m); 6,93 (ancho);
7,45 (m); 8,08 (s)

1-328 CHs H R3-41 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,95 (s); 4,65
(m); 593 (m);
6,73 (ancho);
7,30 (m); 7,55

(m); 8,23 (s)
1-329 CH3 H R3-28 R4-1 NH Y-1 94 °C
1-330 CHs3 H R3-50 R4-1 NH Y-1 130 °C
1-331 CH3 H R3-41 R4-1 (0] Y-1 0 =1,95 (s); 3,87

(s); 4,06 (s); 4,63
(m); 5,93 (m),
7,32 (m); 7,55
(m); 8,23 (s)

1-332 CoHs H R3-2 R4-1 O Y-1 6 = 1,05 (t); 2,30
(m); 3,82 (s); 4,05
(s); 4,62 (d); 5,90
(m); 6,93 (m);
7,73 (m); 7,80
(m)

1-333 CHs H R3-180 R4-1 (@] Y-1 0 =1,95 (s); 2,27
(s); 3,85 (s); 4,07
(s); 4,40 (m); 5,88
(m); 6,66 (d);
6,78 (m); 7,37
(m); 7,45 (m);

7,83 (d)
1-334 CHs H R3-77 R4-1 o |Y1 123-124 °C
1-335 CHs H R3-119 | R4-1 0 | VY4 5 = 1,90 (s); 2,12

(s); 3,83 (s); 3,92
(s); 4,03 (s); 4,33
(m); 574 (m);
7,18-7,45 (m)

1-336 CHs H R3-80 R4-1 (0] Y-1 133-134 °C
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N.o R! R? R’ R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Rt [min]

1-337 CHs H R3-180 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,27
(s); 2,90 (d); 3,97
(s); 4,40 (m); 5,88
(m); 6,66 (ancho);
6,82 (m); 7,37
(m); 7,45 (m);

7,81 (d)
1-338 CHs H R3-79 R4-1 o |v1 94-97 °C
1-339 CHs H R3-119 | R4-1 NH | Y-4 5= 1,90 (s); 2,12

(s); 2,85 (d); 3,92
(s); 4,33 (m); 5,75
(m); 6,60 (ancho);

7,18-7,45 (m)
1-340 CHs H R3-130 R4-1 (@] CH=N-O- 0 =1,95 (s); 3,82
CH2- (s); 4,05 (s); 4,52

(m); 5,87 (m),
7,25-7,60  (m);
7,75 (m); 7,80 (s);
8,05 (s); 8,26 (s)

1-341 CH3 H R3-130 R4-1 NH | Y-4 0 =1,95 (s); 2,25
(s); 2,83 (d); 3,97
(s); 4,54 (m); 5,93
(m); 6,75 (ancho);
7,25-7,60 (m);
7,77 (m); 7,82 (s);
8,02 (s); 8,29 (s)

1-342 CHs H R3-181 R4-1 NH | Y-1 6 =1,95 (s); 2,27
(s); 2,88 (d); 3,97
(s); 4,39 (m); 5,93
(m); 6,67 (ancho);
6,80 (m); 7,08
(m); 7,27 (m),
7,45 (m)

1-343 CHs H R3-182 R4-1 NH | Y-1 6 =1,95 (s); 2,27
(s); 2,91 (d); 3,98
(s); 4,41 (m); 5,93
(m); 6,70 (ancho);
6,85 (m); 7,37
(m); 7,65 (m)

1-344 CHs H R3-183 R4-1 NH Y-1 0 =1,95 (s); 2,25
(s); 2,91 (d); 3,98
(s); 4,40 (m); 5,93
(m); 6,66 (ancho);
6,83 (m); 7,25-
7,46 (m)

1-345 CHs H R3-184 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,25
(s); 2,90 (d); 3,85
(s); 3,98 (s); 4,38
(m); 593 (m);
6,66 (ancho);
6,82 (m); 7,30
(m)
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N.o R! R? R’ R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Rt [min]

1-346 CHs H R3-185 R4-1 NH | Y-1 0 = 1,95 (s); 2,20
(s); 2,88 (d); 3,95
(s); 4,30 (m); 4,98
(s); 5,92 (m); 6,65
(m); 6,80 (m);
7,40 (m)

1-347 CHs H R3-69 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,95 (s); 4,65
(m); 592 (m),
6,67 (ancho);
6,87 (m); 7,25
(m); 7,67 (m)

1-348 CHs H R3-186 R4-1 NH | Y-1 6=1,42 (m); 1,95
(s); 2,27 (s); 2,91
(d); 296 (m)
3,98 (s); 4,42 (m);
593 (m); 6,70
(ancho); 6,83 (m);

7,87 (m)
1-349 CzHs H R3-5 R4-1 NH Y-1 98 °C
1-350 CHs H R3-88 R4-1 (0] Y-1 0 =1,95 (s); 3,53

(s); 3,85 (s); 4,05
(s); 4,50 (m); 5,65
(s); 5,90 (m); 7,28
(m); 7,50 (s)

1-351 CH3 H R3-88 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,90
(d); 3,50 (s); 3,97
(s); 4,48 (m); 5,65
(m); 5,93 (m)
6,70 (ancho);
7,28 (m); 7,50 (s)

1-352 CHs H R3-76 R4-1 NH Y-1 0 = 1,95 (s); 2,27
(s); 2,87 (d); 3,95
(s); 4,63 (m); 5,93
(m); 6,66 (ancho);
735 (m); 7,77
(m)

1-353 CHs H R3-187 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,87
(d); 3,97 (s); 4,63
(m); 590 (d);
595 (m); 6,70
(ancho); 7,48 (m);
7,85 (m); 7,97 (d)

1-354 CHs H R3-188 R4-1 NH Y-1 0 =1,93 (s); 2,77
(d); 3,93 (s); 4,54
(m); 592 (m),
6,80 (ancho);
7,33 (m); 7,45
(m)
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N.© R! R? R’ R* X Y ?.f.. [°C]; RMN
H (8); Rt [min]

I-355 CHs H R3-189 R4-1 NH | Y-1 0 =1,95 (s); 2,85
(d); 3,95 (s); 4,55
(m); 592 (m),
6,70 (ancho);
7,23 (m); 7,40
(m); 7,64 (s); 7,78
(d)

1-356 CHs H R3-193 R4-1 NH | Y-1 0 =1,94 (s); 2,87
(d); 3,94 (s); 4,44
(m); 5,17 (s); 5,67
(d); 588 (m);
6,70 (ancho);
6,86 (m); 7,20
(m); 7,37 (d)

1-357 CHs H R3-194 R4-1 NH | Y-1 0 = 1,95 (s); 2,80
(d); 3,95 (s); 4,55
(m); 587 (d);
593 (m); 6,75
(ancho); 7,25 (m);
7,35 (m); 7,45
(m); 7,55 (m),
7,70 (d)

1-358 CHs H R3-83 R4-1 NH | Y-1 0 = 1,95 (s); 2,90
(d); 3,95 (s); 4,57
(m); 592 (m),
6,13 (s); 6,83
(ancho); 7,45 (m);
7,35 (m); 7,70
(m)

1-359 CHs H R3-195 R4-1 NH | Y-1 0 = 1,95 (s); 2,50
(s); 2,88 (d); 3,95
(s); 4,57 (m); 5,85
(d); 595 (m)
6,70 (ancho);
6,90 (m); 7,60
(m); 8,33 (d)

* "anillo de fenilo" indica que R" y R?, junto con los dos atomos de carbono que los unen, forman un anillo de
fenilo. Isobutilo = 2-metil-1-propilo.

p.f. = punto de fusién; R; = tiempo de retencion de HPLC.

Datos de HPLC: columna RP-18 (Chromolith Speed ROD 50x4,6 mm de Merck KgaA, Alemania), 1,8 ml/min,
volumen de inyeccién 2 pl, temperatura de la columna 40 °C.

Eluyente: Acetonitrilo + 0,1 % de &cido trifluoroacético (TFA) / agua + 0,1 % de TFA (% de gradiente: 95 a 95:5
en el plazo de 5 min), 40 °C.

EM: lonizacion por electropulverizacion de cuadrupolo, 80 V (modo pos.).

Il. Ejemplos de la accién contra hongos dafiinos
La accion fungicida de los compuestos de férmula | se demostré por los siguientes experimentos:

11.1 Pruebas de microtitulo

Las sustancias activas se formularon por separado como una solucién madre en sulféxido de dimetilo (DMSO) a una
concentracion de 10.000 ppm.
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Ejemplo de uso 1: Actividad contra el patégeno de las manchas por Septoria producidas por Septoria tritici en la
prueba de microtitulo

Cepas fungicas usadas:
a) Septoria tritici (sensible al inhibidor de Qo, no mutante)
b) Septoria tritici (resistente al inhibidor de Qo, mutante G143A)

Se inocularon 100 ml de 2 % de extracto de malta en agua a pH 6,8 con microesporas de cultivos de 2 semanas de
edad cultivados en 2 % de extracto de malta + 2 % de agar en placas de Petri y se incubaron durante 3 dias en un
agitador rotatorio a 24 °C y 150 rpm. El cultivo se recogio, se afiadié glicerol (15 % (v/v)) y se mantuvo congelado a -
20 °C en alicuotas de 1 ml.

Se descongel6 una suspension madre de 1 ml y se suspendié en 800 ml de 2 % de extracto de malta en agua a pH
6,8. Los compuestos se diluyeron a partir de la solucién madre en DMSO (sulféxido de dimetilo) en 10 etapas. Las
soluciones de compuesto se diluyeron 1/5 con agua desionizada estéril antes de uso. Se transfirieron 5 pl de las
soluciones de compuesto a microplacas vacias. Entonces, las placas se llenaron con 195 pl de la suspension de
microesporas de cada cepa.

Se determind la actividad antifingica midiendo la turbidez de un cultivo en microplacas de 96 pocillos en presencia
de compuestos de prueba. El crecimiento flingico se midioé registrando la densidad 6ptica a 620 nm cada 15 h
durante 150 h. La he actividad antifingica relativa se calculé por comparacion del efecto de los compuestos de
prueba con el efecto de un control de DMSO y un fungicida estandar.

Se calcularon los valores de Clsp (concentracion del compuesto de prueba que produce el 50 % de inhibicion del
crecimiento flngico) a partir de la dosis-respuesta resultante para cada compuesto y cepa. La concentracion inicial
de los compuestos de prueba y las 10 etapas de dilucion (1:4 cada una) permitié evaluar valores de Clsp de 0,001 a
100 pmol/l (uM).

Tabla ll
Compuesto Cepa aislada de Septoria Cepa aislada de Septoria Factor de
tritici resistente (mutacion tritici sensible (no Resistencia RF =
G143A) (R-Clsg) [uM] mutante) (S-Clso) [UM] R-Clso/S-Clsg
Azoxistrobina > 100 3,5 n.d.
Dimoxistrobina > 100 7,1 n.d.
Enestroburina > 100 4,5 n.d.
Kresoxim-metilo > 100 0,76 n.d.
Metominostrobina > 100 > 100 n.d.
Orisastrobina > 100 27 n.d.
Picoxistrobina > 100 2,3 n.d.
Pirametostrobina > 100 > 100 n.d.
Piraoxistrobina > 100 1,6 n.d.
Piraclostrobina 3.4 0,0012 2882
Trifloxistrobina > 100 0,52 n.d.
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Compuesto Cepa aislada de Septoria Cepa aislada de Septoria Factor de
tritici resistente (mutacion tritici sensible (no Resistencia RF =
G143A) (R-Clsp) [uM] mutante) (S-Clso) [UM] R-Clso/S-Clso

I-5 2,2 0,083 26
I-6 8,3 0,34 24
1-82 6,8 1,1 6
1-83 7,6 1,6 4,6
1-84 16,1 0,5 33
1-85 22 0,8 29
1-90 26 1,0 26
1-91 27 1,6 17
1-94 12 0,6 22
1-95 29 2,2 14
1-97 49 1,7 29
1-191 37 1,3 29
-211 1,1 0,44 2,6
1-212 8,3 1,4 6
1-213 0,057 0,076 0,7
1-215 48 1,7 28
1-216 12,0 6,3 2,0
1-217 63 6,3 10
1-218 79 5,6 14
1-221 10 3,4 3
1-223 19 2,7 7
1-224 54 1,7 3,2
1-225 72 34 21
1-228 10 3,4 3,0
1-230 25 3,2 8
1-233 2,7 0,24 12
1-234 4 2,4 1,7
1-235 51 13 4
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Compuesto Cepa aislada de Septoria Cepa aislada de Septoria Factor de
tritici resistente (mutacion tritici sensible (no Resistencia RF =
G143A) (R-Clsp) [uM] mutante) (S-Clso) [UM] R-Clso/S-Clso

1-236 24 6 4
1-238 12 6 1,9
1-243 15 4,1 3,6
1-244 1,3 0,6 2,0
1-247 9 5 1,9
1-249 11 2,4 5
1-250 97 19 5
I-255 42 19 2,2
1-256 24 21 1,1
I-257 67 15 4,5
1-260 3,3 2,3 1,4
1-261 5 2,9 1,6
1-262 1,6 1 1,6
1-265 4 3,8 1,1
1-267 5 29 1,7
1-269 74 8 10
1-270 57 6 10
I-271 7 1,9 3,9
1-273 22 5 4
1-274 19 9 2,0
1-287 18 1,5 12
1-288 28 3,5 8,0
1-291 18 1,0 18,0
1-292 33 7,9 4,2
1-298 31 3,6 8,6
1-303 4,6 0,27 17,0
1-304 9,1 0,53 17,2
1-305 32 9,3 34
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Compuesto Cepa aislada de Septoria Cepa aislada de Septoria Factor de
tritici resistente (mutacion tritici sensible (no Resistencia RF =
G143A) (R-Clsp) [uM] mutante) (S-Clso) [UM] R-Clso/S-Clso
1-307 67 19,0 3,5
1-310 11 0,39 28,2
1-319 102 17,0 6,0
1-324 38 1,9 20,0
1-326 18 1,2 15,0
1-331 25 1,8 13,9
1-339 21 1,0 21,0

Aungue los fungicidas de tipo estrobilurina comerciales no muestran ninguna actividad contra la cepa Septoria
resistente que contiene una mutacién en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo
(G143A), aunque es activo contra las cepas no mutantes sensibles, los compuestos | han sido activos contra ambas,
las cepas resistentes y las no mutantes. En general, la relacion del factor de resistencia (RF) calculada a partir de los
valores de Clsp determinados para ambas cepas de Septoria fue inferior a 30 para los compuestos | segun la
invencion. Sin embargo, las relaciones del factor de resistencia para los compuestos de tipo estrobilurina
comerciales son en la mayoria de los casos superiores a 100 y normalmente superiores a varios cientos (para
detalles véase, por ejemplo, FRAC, Mutations associated with Qol-resistance, Dec. 2006;
http://frac.info/frac/work/Mutations%20associated%20with%20Qol%?20resistance.pdf y citas citadas en su interior).

I1.2 Ejemplos comparativos
A) Ensayos de campo
Compuestos usados:

El Compuesto 1-6 se us6 como 50 g/l de formulacion EC. Se us0 piraclostrobina como el producto comercial
HEADLINE.

Compuestos usados:

c of
N
@\N‘ N O«@ \Q\N'N‘ O -CH;

— O N =/ 0 o]
N oCHs N""CH,
o} N
CHj4 CH4
Piraclostrobina compuesto |-6

Ensayo 1: Eficacia contra Septoria tritici en trigo de invierno

El ensayo se realizd bajo condiciones de campo en Bohl-Iggelheim, Renania-Palatinado, Alemania. Se sembraron
semillas de trigo de invierno (cv. Riband) y se cultivaron bajo condiciones estandar con suministro adecuado de agua
y nutrientes. En la etapa de crecimiento GS 32 (14 de abril de 2011), se hizo un primer tratamiento con compuesto
(200 g de p.a. por ha) con un volumen de agua de 400 I/ha, que se repiti6 21 dias después en la etapa de
crecimiento GS 39. No se aplicaron tratamientos fungicidas adicionales. La infeccion con patdgenos fangicos (por
ejemplo, Septoria tritici) se produjo naturalmente. La evaluacion de las incidencias de la enfermedad para Septoria
tritici 20, 33 y 46 dias después del ultimo tratamiento (DAA) se muestran en la Tabla Ill. En la Ultima fila se facilita la
evaluacion del porcentaje de cepas aisladas de Septoria tritici resistentes al inhibidor de Qo con la mutacién G143A
después de los tratamientos.
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Tabla lll

Enfermedad (%) Porcentaje de mutacion
Tratamiento Concentracion (g de p.a./ha) G143A (%) en cepas
20 DAA | 33 DAA | 46 DAA | aisladas de Septoria tritici

Compuesto I-6 200 1 6 36 100
Piraclostrobina 200 8 32 93 100
Sin tratar - 13 47 96 65

En esta prueba, el patdgeno fungico Septoria tritici se ha seleccionado completamente hacia cepas aisladas
resistentes al inhibidor de Qo por cada uno de los tratamientos con los compuestos analogos a estrobilurina
piraclostrobina y el compuesto I-6. Debido a este alto nivel de resistencia, la piraclostrobina mostré nivel de control
insuficiente, aunque se ha usado a niveles de dosis comerciales, mientras que el compuesto I-6 fue capaz de
controlar las cepas aisladas resistentes al inhibidor de Qo de Septoria tritici con la mutacion G143.

Ensayo 2: Eficacia contra Septoria tritici en trigo de invierno

Este ensayo se realizd bajo condiciones de campo en Limburgerhof, Renania-Palatinado, Alemania. Se sembraron
semillas de trigo de invierno (cv. Riband) y se cultivaron bajo condiciones estandar con suministro adecuado de agua
y nutrientes. En la etapa de crecimiento GS 33 (8 de abril de 2011), se hizo un primer tratamiento con compuesto
(200 g de p.a. por ha) con un volumen de agua de 400 I/ha, que se repiti6 26 dias después en la etapa de
crecimiento GS 39. No se aplicaron tratamientos fungicidas adicionales. La infeccion con patégenos flangicos (por
ejemplo, Septoria tritici) se produjo naturalmente. La evaluacion de las incidencias de la enfermedad para Septoria
tritici 19 y 34 dias después del Gltimo tratamiento (DAA) se muestran en la Tabla IV. En la Ultima fila se facilita la
evaluacion del porcentaje de cepas aisladas de Septoria tritici resistentes al inhibidor de Qo con la mutacién G143A
después de los tratamientos.

Tabla IV
Enfermedad (%) | Porcentaje de mutacién G143A (%)
Tratamiento Concentracion (g de p.a./ha) en cepas aisladas de Septoria
19 DAA | 34 DAA tritici
Compuesto |-6 200 3 12 99
Piraclostrobina 200 5 28 100
Sin tratar - 10 36 94

En esta prueba, aproximadamente la poblaciéon entera del patégeno fangico Septoria tritici ha sido resistente al
inhibidor de Qo (como se evalué al final del ensayo). Debido a este alto nivel de resistencia, la piraclostrobina ha
mostrado actividad antifingica solo ligeramente por encima del control no tratado, aunque se ha usado a niveles de
dosis comerciales. Sin embargo, el compuesto 1-6 fue capaz de reducir significativamente la infeccidon por Septoria
tritici resistente al inhibidor de Qo con la mutaciéon G143.

B) Ensayos en invernadero
Las soluciones para pulverizacion se prepararon en varias etapas:

La solucion madre se prepard del siguiente modo: se afiadieron 1,26 ml de una mezcla 1:1 de ciclohexanona y
sulféxido de dimetilo a 8,4 mg de principio activo. A continuacion, se afiadieron 40,74 ml de una mezcla de agua,
acetona (10 %), el emulsionante Wettol (0,1 %) y el agente humectante Silwet (0,05 %). Esta solucion madre se
diluyé entonces adicionalmente con la mezcla de disolvente-emulsionante-agua descrita a las concentraciones
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G143A en el gen citocromo b para su complejo de citocromo bcy

Se cultivaron plantas de trigo en macetas. Estas plantas se pulverizaron hasta quedar empapadas con una
suspension acuosa que contenia la concentracion deseada de principio activo. Al dia siguiente, las plantas tratadas
se inocularon con una suspensién acuosa de Septoria tritici. Después de la inoculacion, las plantas de ensayo se
cubrieron con una tapa y se transfirieron inmediatamente a una camara con una humedad relativa de
aproximadamente el 83 al 85 % y 19,5 a 20 °C. Después de 4 dias se quitd la tapa. En conjunto, las plantas de
ensayo se cultivaron durante aproximadamente 28 dias en esa camara de invernadero. Entonces, el grado de

ataque flingico sobre las hojas se evalu6 visualmente como el % de area de hoja enferma.

Tabla VII
Tratamiento Conc. Cepa 1 de Septoria tritici Cepa 2 de Septoria tritici
(ppm) resistente (mutacion G143A) resistente (mutacion G143A)
Nivel de enfermedad (%) Nivel de enfermedad (%)
-7 200 3 0
-7 100 3 1
I-7 50 20 5
I-7 25 80 15
I-7 12,5 100 90
1-211 200 1 0
-211 100 3 1
1-211 50 10 5
1-211 25 60 10
1-211 12,5 80 30
I-14 200 3 1
1-14 100 15 5
1-14 50 70 15
1-14 25 80 70
1-14 12,5 100 90
I-6 200 1 0
I-6 100 3 3
1-6 50 3 3
1-6 25 10 15
1-6 12,5 50 20
-11 200 1 1
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Tratamiento Conc. Cepa 1 de Septoria tritici Cepa 2 de Septoria tritici
(ppm) resistente (mutacion G143A) resistente (mutacion G143A)

Nivel de enfermedad (%) Nivel de enfermedad (%)
-11 100 3 5
1-11 50 30 30
-11 25 90 50
-11 12,5 100 70
Piraclostrobina 200 30 15
Piraclostrobina 100 90 25
Piraclostrobina 50 100 40
Piraclostrobina 25 100 60
Piraclostrobina 12,5 100 60
Trifloxistrobina 200 90 60
Trifloxistrobina 100 90 70
Trifloxistrobina 50 90 70
Trifloxistrobina 25 100 70
Trifloxistrobina 12,5 100 80

I1l. Modelado molecular

111.1 Modelos estructurales de sitio de unién no mutante y del mutante G143A

Se generaron modelos estructurales del sitio de union del complejo de citocromo bci no mutante y G143A
basandose en la estructura cristalografica del complejo de citocromo bc; bovino con azoxistrobina unida al sitio de
Qo (PDB: 1SQB: Esser et al. J Mol Biol 341, 281-302 (2004)).

La estructura se importd en Schrédinger Maestro (version 9.0, Schrodinger, LLC, New York, NY, 2009).

Se aislé citocromo b de la estructura del complejo y se tratd6 con Schrodinger Protein Preparation Wizard
(Schrédinger Suite 2009 Protein Preparation Wizard; Epik version 2.0, Schrodinger, LLC, New York, NY, 2009;
Impact version 5.5, Schrodinger, LLC, New York, NY, 2009, version 6ptima 2.1, Schrédinger, LLC, New York, NY,
2009). Esta estructura se us6 como modelo para el sitio de unién no mutante sin cambios adicionales.

Se generd el modelo del mutante G143A cambiando un hidrégeno en la glicina 143 del modelo no mutante en un
grupo metilo, generando asi S-alanina, usando Schrédinger Maestro. Se minimiz6 la energia de los aminoacidos en
una esfera de 5 A alrededor de la molécula co-cristalizada de azoxistrobina usando Schrddinger MacroModel
(version 9.7, Schrodinger, LLC, New York, NY, 2009).

111.2 Acoplamiento molecular

Se prepararon estructuras de inhibidores para el acoplamiento con Schrddinger LigPrep (version 2.3, Schrédinger,
LLC, New York, NY, 2009) y se acoplaron en los modelos estructurales usando Schrodinger Glide (version 5.5,
Schrddinger, LLC, New York, NY, 2009).
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111.3 Gréficas de inhibidores unidos al complejo de citocromo bc;

Se generaron representaciones graficas de las posiciones de las series de acoplamiento usando Molecular
Operating Environment (MOE; 2010,10; Chemical Computing Group Inc., 1010 Sherbooke St. West, Suite #910,
Montreal, QC, Canada, H3A 2R7, 2010) y se refinaron usando el programa GNU Imagen Manipulation (GIMP,
version 2.6.8, 2008).

Como se ilustra en la Fig. 1, se ha llevado a cabo el modelado molecular de un complejo de citocromo bc; resistente
al inhibidor de Qo artificial con la mutacién G143A (véase mas adelante para detalles). El acoplamiento del
compuesto analogo a la estrobilurina comercial piraclostrobina muestra la interaccién estérica que produce la unién
alterada de este principio activo en el complejo de citocromo bc; del mutante G143A. Los compuestos de la presente
invencion evitan en gran medida esta interaccion estérica sustituyendo, por tanto, el anillo de fenilo central de la
piraclostrobina con una unidad de dos carbonos mas pequefia y/o mas flexible que puede ser adecuadamente
sustituida o reemplazando los farmacéforos muy conocidos con el resto de tetrazolinona mas pequefio R4-7.

111.4 Numero de interacciones de van der Waals entre inhibidores y alanina G143A

Los ligandos acoplados se transfirieron al modelo de sitio de unién de G143A manteniendo las coordenadas del
acoplamiento dentro del modelo no mutante. Asi, se formaron complejos entre el sitio de unién de G143A y los
ligandos. Aquellos se usaron como estructuras de partida para la siguiente minimizaciéon de energia usando
Schrédinger MacroModel. Durante estas simulaciones, solo el ligando se dejé moverse libremente, la proteina se
considero "congelada". Las posiciones generadas por este procedimiento se consideraron el estado relajado de los
inhibidores después de la introduccién de la mutacion G143A.

Se considera que dos atomos estan interaccionando estéricamente si la distancia entre sus centros es mas corta de
0,9 veces la suma de sus radios de van der Waals. Para los pares de atomos relevantes para la interaccion de
estrobilurina con alanina 143, las distancias respectivas se describen en la Tabla V.

Tabla Vv
Atomo 1 Radio 1 de vdW | Atomo 2 | Radio 2 de vdW | Suma de vdW Distancia de interaccion
C 1,70 C 1,70 3,40 3,06
C 1,70 N 1,55 3,25 2,93
C 1,70 0] 1,52 3,22 2,90
C 1,70 H 1,20 2,90 2,61
H 1,20 N 1,55 2,75 2,48
H 1,20 o 1,52 2,72 2,45

Después de la minimizacion en el sitio de union de G143A como se ha descrito anteriormente, se contd el nimero
de interacciones estéricas de van der Waals con la alanina 143 para cada inhibidor. Los resultados se dan en la
Tabla VI.

Tabla VI
Compuesto n.° de interacciones
I-5 3
1-6 3
Pirametostrobina 6
Metominostrobina 6
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Compuesto n.° de interacciones
Azoxistrobina 7
Enestroburina 7
Piraclostrobina 7
Dimoxistrobina 7
Orisastrobina 7
Piraoxistrobina 8
Picoxistrobina 8
Trifloxistrobina 8
Kresoxim-metilo 8

Se encontré que los compuestos | tienen un nimero pequefio de interacciones estéricas de van der Waals y también
tienen inesperadamente alta actividad contra las cepas flngicas resistentes al inhibidor de Qo que alojan dicha
mutacion G143A en pruebas de titulacion de microtitulo, ademas de en ensayos de campo en sitios que tienen una
alta porcién de cepas flingicas resistentes al inhibidor de Qo que alojan dicha mutacion G143A (véase a
continuacion).
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REIVINDICACIONES

1. Uso de compuestos de férmula |

R2

1
RLY&/R ,
4

R
en la que:

Rl,R2 independientemente entre si, son hidrégeno, halégeno, alquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, alquenilo C2-Cs, alqzueniloxi
C»-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Ce 0 cicloalquil Cs-Cs-alquilo C1-Ca, en los que los grupos R! y R” tienen
orientacion cis, o R* y R?, junto con los dos atomos de carbono que los unen, forman un anillo de fenilo a condicién
de que R* sea 4-metil-1,4-dihidro-tetrazol-5-on-1-ilo (férmula R4-7), y en los que los restos alifaticos de R! ylo R’oel
anillo de fenilo anteriormente mencionado pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo namero de grupos R® iguales o
diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de:

R*haldgeno, CN, nitro, alquilo C1-Cy, alcoxi C1-Cs, haloalquilo C1-C4 y haloalcoxi C1-Ca;

Y es un enlace directo o un grupo divalente seleccionado de -OCH,-, -CH,-, -CH,CH>-,-C(Z)=N-O-CH;-, -CHZ-
C(Z)=N-O-CHz-, -O-N=C(Z)-C(Z)=N-O-CH-, -C(=0)-C(Z)=N-O-CHz- y -C(=N-0-Z)-C(Z)=N-O-CH»-, en los que el
enlace representado a la izquierda del grupo divalente Y esta unido a R” y el enlace representado a la derecha esta
unido al &tomo de carbono que estéa sustituido con R?, y

Z, que puede ser igual o diferente a cualquier otro Z, es hidrégeno, alquilo C1-C4 o0 haloalquilo C31-Cy;

R® es fenilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico,
en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclilo incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1,2,3 04
heteroatomos seleccionados del grupode N, Oy S;

en la que los grupos ciclicos R® pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta el maximo ndmero posible de grupos R’ iguales o
diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de:

Rb, que puede ser igual o diferente a cualquier otro Rb, es amino, halégeno, hidroxilo, oxo, nitro, CN, carboxilo,
alquilo C1-C4, alquenilo C»-Cs4, alquinilo C»-Ca, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, haloalcoxi C1-Ca, cicloalquilo C3-Cs,
cicloalquenilo Cs3-Cs, alqueniloxi C2-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo Ci1-C4, alqueniloxi C,-Cs-imino-
alquilo C;-C4, alquiniloxi Cz-Ce-imino-alquilo C;3-C4, alquil Ci-Cs-amino, alcoxi Ci-Cs-carbonilo, alquil C;-Ca-
carboniloxi, fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o
aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en N, O
y S como miembros de anillo; y en la que los grupos fenilo y heterociclilo R" anteriormente mencionados estan
unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre, y dos radicales RP gue estan unidos a atomos
del miembro de anillo adyacente del grupo ciclico R® pueden formar junto con dichos atomos del miembro de anillo
un ciclo condensado de 5, 6 o 7 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico, que puede ser un
carbociclo o heterociclo, en el que los &tomos del miembro de anillo del heterociclo incluyen, ademas de los atomos
de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados del grupode N, Oy S,

y

en el que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo ndmero posible de
grupos R® iguales o diferentes: R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro,
CN, carboxilo, alquilo C1-C4, alquenilo C»-C4, alquinilo C,-Cg, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-Cy4, alcoxi
C1-Ce-imino-alquilo C1-Cy4, alqueniloxi C,-Cs-imino-alquilo C1-C4 , alquiniloxi Co-Cs-imino-alquilo C1-Cy4, alcoxi C1-Ce-
imino-, alqueniloxi C;-Ce-imino-, alquiniloxi C;-Ce-imino-, haloalqueniloxi C,-Ce-imino-, cicloalquilo Cj3-Ceg,
cicloalquenilo Cs-Cs, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que,
ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del grupo que consiste en N, O y S como
miembros de anillo; en el que los grupos ciclicos R® anteriormente mencionados estan unidos mediante un enlace
directo, un atomo de oxigeno o de azufre, y en la que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1,
2, 3 0 hasta el maximo nimero posible de grupos RY iguales o diferentes: RY, gue puede ser igual o diferente a
cualquier otro RY es halégeno, alquilo C1-C4 o0 haloalquilo C1-Cy;

0]

R® es -CR*=N-0O-R®, en la que
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R* es amino, hidroxilo, alquilo C1-Cy4, alquenilo C»-Ca, alquinilo C2-C4, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-
C,, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi Ci1-Cs-imino-alquilo C1-Ca,
alquil C1-Cs-amino, alcoxi C1-Cas-carbonilo, alquil C;1-Cs-carboniloxi, fenilo, fenil-alquilo C1-Ca, naftilo o un heterociclilo
mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de
carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como miembros de anillo; y en el
que el ciclico R* anteriormente mencionado esta unido mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de
azufre;

R® es alquilo C;1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C;1-C4, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo C3-Cs, alcoxi
C1-Cs-imino-alquilo C1-C4, alcoxi C1-Cs-carbonilo, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico
de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene
uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como miembros de anillo;

donde los grupos alifaticos o ciclicos R* ylo R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero posible
de grupos R® iguales o diferentes:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C,-C4, alquinilo C,-Cg, haloalquilo C1-Cy4, alcoxi C1-C4 0

R*es un grupo monovalente seleccionado de las formulas R4-1 a R4-7

o) 0
PASN . 0 0 O CH, .
ﬁ;\EN CHy ; ﬁ;g, “CH, - ?IO' 3] OYN\Rs .
X ,
~ X
CH, *~GH “CH X.oh,
R4-1 R4-2 R4-3 R4-4
N’ \CH y O ‘N
X N 8 =N
CH, o N-N
6
R4-5 R4-6 R Ra7

en las que la linea dentada define el punto de union, y

X es un enlace directo o un grupo divalente CH,, O 0 NH,

R’ es alquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalquilo C1-C4, haloalcoxi C1-C4 o cicloalquilo Cs-Cs,
R® es alquilo C1-C4 o haloalquilo C1-Ca;

y los N-6xidos y las sales agricolamente aceptables de los mismos, para combatir hongos fitopatdgenos que
contienen una mutacion en el gen mitocondrial citocromo b que confiere resistencia a inhibidores de Qo, en el que la
mutacion es G143A.

2. El uso segun la reivindicacion 1, en el que los hongos fitopatdgenos estan seleccionados del grupo que consiste
en Alternaria alternata, Blumeria graminis, Pyricularia oryzae (también conocido como Magnaporthe grisea), Septoria
tritici  (también conocido como Mycosphaerella graminicola), Mycosphaerella fijiensis, Venturia inaequalis,
Pyrenophora teres, Pyrenophora tritici-repentis y Plasmopara viticola.

3. El uso segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 2, en el que el hongo fitopatdgeno es Septoria tritici.

4. Un método para combatir hongos fitopatdgenos como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, que
comprende:

tratar los hongos fitopatdgenos como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3 o los materiales, plantas,
la tierra o semillas que estan en riesgo de enfermar por los hongos fitopatdgenos como se define en cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 3 con una cantidad eficaz de al menos un compuesto de férmula | como se define en la
reivindicacion 1, o una composicion que lo comprende del mismo.
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5. El método segun la reivindicacion 4, que comprende:

a) identificar los hongos fitopatdgenos como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, o los materiales,
plantas, la tierra o semillas que estan en riesgo de enfermar por los hongos fitopatdgenos como se define en
cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3,

y

b) tratar dichos hongos o los materiales, plantas, la tierra o semillas con una cantidad eficaz de al menos un
compuesto de formula | como se define en la reivindicacion 1, o una composicion que lo comprende del mismo.

6. Compuestos de formula |

R?

1
R-?:_Y/j\\(ﬂ |’
4

R
en la que:

RYR?, independientemente entre si, son hidrégeno, halégeno, alquilo Ci-C4, alcoxi Ci-Cs4, alquenilo C;-Cg,
alqueniloxi C»-Cg, alquinilo C,-Ce, cicloalquilo C3-Cg 0 C|cloanU|I Cs-Ce-alquilo C1-C4, en los que los grupos R' y R®
tienen orientacion cis, en los que los restos alifaticos de R! ylo R? pueden llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero de
grupos R*iguales o diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de:

R*haldgeno, CN, nitro, alquilo C1-Cy, alcoxi C1-Cg, haloalquilo C1-C4 y haloalcoxi C1-Ca;

Y es un enlace directo o un grupo divalente seleccionado de -OCH,-, -CH>-, -CH,CH;-, -C(Z)=N-O-CH>-, -CHZ-
C(Z)=N-O-CHgz-, -O-N=C(Z)-C(Z)=N-O-CH,-, -C(=0)-C(Z)=N-O-CHz- y C( N-0-Z)-C(Z)=N-O-CHz-, en los que el
enlace representado a la izquierda del grupo dlvalente Y esta unido a R® y el enlace representado a la derecha esta
unido al &tomo de carbono que esta sustituido con R?, y

Z, que puede ser igual o diferente a cualquier otro Z, es alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;

R® es fenilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico,
en el que los atomos del miembro de anillo del heterociclilo incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1, 2, 3 0 4
heteroatomos seleccionados del grupo de N, Oy S;

en la que los grupos ciclicos R? pueden llevar 1, 2, 3, 4 o hasta el maximo nimero posible de grupos R’ iguales o
diferentes que independientemente entre si estan seleccionados de:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R’ es amino, halégeno, hidroxilo, oxo, nitro, CN, carboxilo,
alquilo C1-C4, alquenilo C»-C4, alquinilo C»-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-Ca, cicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Cg, alquiniloxi C3-Cs, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-Ca, alqueniloxi C,-Cs-imino-
alquilo C;-C4, alquiniloxi C»-Ce-imino-alquilo C;-C4, alquil Ci-Cs-amino, alcoxi C;-Cs-carbonilo, alquil C;-Ca-
carboniloxi, fenilo, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o
aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en N, O
y S como miembros de anillo; y en la que los grupos fenilo y heterociclilo R® anteriormente mencionados estan
unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre;

y

dos radicales R® gque estan unidos a atomos del miembro de anillo adyacente del grupo ciclico R? pueden formar
junto con dichos atomos del miembro de anillo un ciclo condensado de 5, 6 o 7 miembros saturado, parcialmente
insaturado o aromatico, que puede ser un carbociclo o heterociclo, en el que los atomos del miembro de anillo del
heterociclo condensado incluyen, ademas de los atomos de carbono, 1, 2, 3 0 4 heteroatomos seleccionados del
grupode N, 0Oy S,y

en el que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo ndmero posible de
grupos R iguales o diferentes:

R, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
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alquenilo C»-C4, alquinilo C»-Cs, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo C1-Cy,
alqueniloxi C,-Ce-imino-alquilo C;1-C4, alquiniloxi C,-Cs-imino-alquilo C1-C4, alcoxi Ci1-Ca-imino-alquilo C;1-C4, alcoxi
C1-Ce-imino-, alqueniloxi C»-Ce-imino-, alquiniloxi C,-Cs-imino-, haloalqueniloxi C,-Cs-imino-, cicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que,
ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del grupo que consiste en N, O y S como
miembros de anillo; en el que los grupos ciclicos R® anteriormente mencionados estan unidos mediante un enlace
directo, un atomo de oxigeno o de azufre y en el que los grupos alifaticos o ciclicos R® pueden llevar por su parte 1,
2, 3 0 hasta el maximo numero posible de grupos RY iguales o diferentes:

RY, que puede ser igual o diferente a cualquier otro RY es halégeno, alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;
o}
R® es -CR*=N-0O-R®, en la que

R es amino, hidroxilo, alquilo C1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C»-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C;-
C., cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo C3-Cs, alqueniloxi C»-Ceg, alquiniloxi Cs-Cs, alcoxi Ci1-Cas-imino-alquilo C1-Ca,
alquil C1-Cs-amino, alcoxi C1-Cas-carbonilo, alquil C1-Cs-carboniloxi, fenilo, fenil-alquilo C1-Ca, naftilo o un heterociclilo
mono- o biciclico de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de
carbono, contiene uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, N y S como miembros de anillo; y en el
que el ciclico R* anteriormente mencionado esta unido mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de
azufre;

R® es alquilo C;1-C4, alquenilo C,-Cy4, alquinilo C,-C4, haloalquilo C;1-C4, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo C3-Cs, alcoxi
C1-Cy4-imino-alquilo C1-C4, alcoxi C1-Cas-carbonilo, fenilo, fenil-alquilo C1-C4, naftilo o un heterociclilo mono- o biciclico
de 3 a 10 miembros saturado, parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene
uno a cuatro heteroatomos del grupo que consiste en O, Ny S como miembros de anillo;

en el que los grupos alifaticos o ciclicos R* ylo R® pueden llevar por su parte 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero
posible de grupos R°® iguales o diferentes:

R®, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, hidroxilo, nitro, CN, carboxilo, alquilo C1-Ca,
alquenilo C»-C4, alquinilo C,-Cg, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4 0 haloalcoxi C1-Cy;

R*es un grupo monovalente seleccionado de las formulas R4-1 a R4-7

0 0 |
O . © 0 0 CH, .
?:\[N GHy ; ﬁl/ “CH, ; o” OYN‘RS.
X 1
- X
CHj ACH “CH X

*CH,
Ré-1 R4-2 R4-3 Rd-4
OxAxCHs - o o o
' N"""CH, ; O N
| s YOUN
*SeH [ N N-N
3 @] é
R4-5 R4-6 R R47

en las que la linea dentada define el punto de unién, y en las que

X es un grupo divalente O o NH,

R® es alquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalquilo C1-C4, haloalcoxi C1-C4 o cicloalquilo Cs-Cs,

R%es alquilo C1-C4 0 haloalquilo C1-Cy;

y los N-6xidos y las sales agricolamente aceptables de los mismos, excepto por el éster metilico del acido (E)-2-[1-
metoxi-met-(E)-iliden]-5-(4-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico (207852-99-1), éster metilico del acido (E)-2-

[1-metoxi-met-(E)-iliden]-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico (207853-00-7); éster metilico del acido (E)-
2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-4-metil-5-(3-fenoxi-fenoxi)-3-trifluorometil-pent-3-enoico, éster metilico del acido (E)-5,5,5-
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trifluoro-2-[1-metoxi-met-(E)-iliden]-3-metil-4-(4-fenoxi-fenoximetil)-pent-3-enoico y éster metilico del &cido (2E,32)-2-
(etiliden)-5-fenil-3-pentenoico (CAS n.° 681026-20-0).

7. Los compuestos segun la reivindicacion 6, con la condicion de que R! no sea CFs si R* es 1-metoxicarbonil-2-
metoxi-eten-1-ilo (férmula R4-2, en la que X es O).

8. Los compuestos seglin cualquiera de las reivindicaciones 6 a 7, en los que R'es hidrégeno, halégeno, alquilo C;-
C., cloroalquilo C;-C4, alcoxi C1-Ca, alcoxi C1-Cs-alquilo C1-C4 0 haloalcoxi C1-Cs-alquilo C1-Ca.

9. Los compuestos segun la reivindicacién 8, en los que R! es metilo o etilo.
10. Los compuestos segun cualquiera de las reivindicaciones 6 a 9, en los que R’ es hidrégeno.

11. Los compuestos segun cualquiera de las reivindicaciones 6 a 10, en los que Y es -OCH;-, -CH,CH;-, -C(CHz)=N-
O-CHz-, -O-N=C(CH3)-C(CH3)=N-O-CH2- (0] -C(:N-O-CH3)-C(CH3):N-O-CH2-.

12. Los compuestos segun cualquiera de las reivindicaciones 6 a 11, en los que R® es pirazolilo, imidazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, 1,2,4-triazolilo, 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo o 1,2,4-tiadiazolilo, que esta
sustituido con fenilo, en los que dicho fenilo puede llevar 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero posible de grupos R°
iguales o diferentes:

R°, que puede ser igual o diferente a cualquier otro R®, es halégeno, alquilo C1-C4, alquenilo C»-C4, haloalquilo C1-Ca,
alcoxi C;1-C4, haloalcoxi C1-Ca, alcoxi C1-Cs-imino-alquilo Ci1-Ca, fenilo o un heterociclilo de 5 miembros saturado,
parcialmente insaturado o aromatico que, ademas de atomos de carbono, contiene uno a tres heteroatomos del
grupo que consiste en N, O y S como miembros de anillo; y en los que los grupos heterociclilo R® anteriormente
mencionados estan unidos mediante un enlace directo, un atomo de oxigeno o de azufre y pueden llevar por su
parte 1, 2, 3 o hasta el maximo nimero posible de grupos R iguales o diferentes.

13. Los compuestos segun cualquiera de las reivindicaciones 6 a 12, en los que R* es -C(=NOCHz3)-CONHCHg, -
C(=NOCH?3)-COOCHj3, -C(=CHOCHS3)-COOCH3, -C(=CHOCHS3)-CONHCHj3, -N(OCH3)-COOCH3, -N(CH3)-COOCH3 0
-N(CH2CH3)-COOCHs.

14. Composiciones agroquimicas en las que dichas composiciones comprenden un compuesto auxiliar y al menos
un compuesto de férmula I, como se define en cualquiera de las reivindicaciones 6 a 13, un N-6xido o una sal
agricolamente aceptable de las mismas.

15. Las composiciones segun la reivindicacion 14 que comprenden al menos una sustancia activa adicional.

16. Las composiciones segun la reivindicacion 15, en las que la sustancia activa adicional esta seleccionada de las
clases A) a O):

A) Inhibidores de la respiracion

- Inhibidores del complejo 1l en el sitio Q, (por ejemplo, estrobilurinas): azoxistrobina, coumetoxistrobina,
coumoxistrobina, dimoxistrobina, enestroburina, fenaminstrobina, fenoxistrobina/flufenoxistrobina, fluoxastrobina,
kresoxim-metilo, metominostrobina, orisastrobina, picoxistrobina, piraclostrobina, pirametostrobina, piraoxistrobina,
trifloxistrobina, éster metilico del acido 2-[2-(2,5-dimetil-fenoximetil)-fenil]-3-metoxi-acrilico y 2-(2-(3-(2,6-diclorofenil)-
1-metil-alilidenaminooximetil)-fenil)-2-metoxiimino-N-metil-acetamida, piribencarb, triclopiricarb/clorodincarb,
famoxadona, fenamidona;

- inhibidores del complejo 11l en el sitio Q;: ciazofamid, amisulbrom, 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-
[(3-acetoxi-4-metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo], 2-metilpropanoato de
[(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-(acetoximetoxi)-4-metoxi-piridin-2-carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo],
2-metilpropanocato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[(3-isobutoxicarboniloxi-4-metoxi-piridin-2-carbonil)amino]-6-metil-
4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo], 2-metilpropanoato de [(3S,6S,7R,8R)-8-bencil-3-[[3-(1,3-benzodioxol-5-ilmetoxi)-4-
metoxipiridin-2-carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-1,5-dioxonan-7-ilo]; 2-metilpropanocato de (3S,6S,7R,8R)-3-[[(3-
hidroxi-4-metoxi-2-piridinil)carbonillamino]-6-metil-4,9-dioxo-8-(fenilmetil)-1,5-dioxonan-7-ilo

- inhibidores de complejo Il (por ejemplo, carboxamidas): benodanil, benzovindiflupir, bixafen, boscalid, carboxin,
fenfuram, fluopiram, flutolanil, fluxapiroxad, furametpir, isopirazam, mepronil, oxicarboxin, penflufen, pentiopirad,
sedaxano, tecloftalam, tifluzamida, N-(4'-trifluorometiltiobifenil-2-il)-3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4-carboxamida,
N-(2-(1,3,3-trimetil-butil)-fenil)-1,3-dimetil-5-fluoro-1H-pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-
trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 3-(trifluorometil)-1-metil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida,
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1,3-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 3-(trifluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-
il)pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-1,5-dimetil-N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida, 1,3,5-trimetil-
N-(1,1,3-trimetilindan-4-il)pirazol-4-carboxamida;

- otros inhibidores de la respiracién (por ejemplo, complejo I, desacopladores): diflumetorim, (5,8-difluoroquinazolin-
4-il)-{2-[2-fluoro-4-(4-trifluorometilpiridin-2-iloxi)-fenil]-etil}-amina; derivados de nitrofenilo: binapacrilo, dinobuton,
dinocap, fluazinam; ferimzona; compuestos organometalicos: sales de fentina, tales como acetato de fentina, cloruro
de fentina o hidréxido de fentina; ametoctradin; y siltiofam;

B) Inhibidores de la biosintesis de esteroles (fungicidas de SBI)

- Inhibidores de la C14 desmetilasa (fungicidas DMI): triazoles: azaconazol, bitertanol, bromuconazol, ciproconazol,
difenoconazol, diniconazol, diniconazol-M, epoxiconazol, fenbuconazol, fluquinconazol, flusilazol, flutriafol,
hexaconazol, imibenconazol, ipconazol, metconazol, miclobutanil, oxpoconazol, paclobutrazol, penconazol,
propiconazol, protioconazol, simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triticonazol,
uniconazol, 1-[rel-(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-5-tiocianato-1H-[1,2,4]triazol, 2-[rel-
(2S;3R)-3-(2-clorofenil)-2-(2,4-difluorofenil)-oxiranilmetil]-2H-[1,2,4]triazol-3-tiol; imidazoles: imazalil, pefurazoato,
procloraz, triflumizol; pirimidinas, piridinas y piperazinas: fenarimol, nuarimol, pirifenox, triforina;

- inhibidores de la delta 14-reductasa: aldimorf, dodemorf, acetato de dodemorf, fenpropimorf, tridemorf, fenpropidin,
piperalin, espiroxamina;

- inhibidores de la 3-cetoreductasa: fenhexamid;
C) Inhibidores de la sintesis de acidos nucleicos

- fungicidas de fenilamidas o acilaminoacido: benalaxil, benalaxil-M, kiralaxil, metalaxil, metalaxil-M (mefenoxam),
ofurace, oxadixil;

- otros: himexazol, octilinona, acido oxolinico, bupirimato, 5-fluorocitosina, 5-fluoro-2-(p-tolilmetoxi)pirimidin-4-amina,
5-fluoro-2-(4-fluorofenilmetoxi)pirimidin-4-amina;

D) Inhibidores de la division celular y citoesqueleto

- inhibidores de tubulina, tales como bencimidazoles, tiofanatos: benomilo, carbendazim, fuberidazol, tiabendazol,
tiofanato-metilo; triazolopirimidinas: 5-cloro-7-(4-metilpiperidin-1-il)-6-(2,4,6-trifluorofenil)-[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pirimidina

- otros inhibidores de la division celular: dietofencarb, etaboxam, pencicuron, fluopicolida, zoxamida, metrafenona,
piriofenona;

E) Inhibidores de la sintesis de aminoacidos y proteinas
- inhibidores de la sintesis de metionina (anilino-pirimidinas): ciprodinil, mepanipirim, pirimetanil;

- inhibidores de la sintesis de proteinas: blasticidin-S, kasugamicina, clorhidrato de kasugamicina hidratada,
mildiomicina, estreptomicina, oxitetraciclina, polioxina, validamicina A;

F) Inhibidores de la transduccion de sefiales

- inhibidores de MAP / histidina cinasas: fluoroimid, iprodiona, procimidona, vinclozolin, fenpiclonil, fludioxonil;
- inhibidores de la proteina G: quinoxifen;

G) Inhibidores de la sintesis de lipidos y membrana

- Inhibidores de la biosintesis de fosfolipidos: edifenfos, iprobenfos, pirazofos, isoprotiolano;

- peroxidacion de lipidos: dicloran, quintozeno, tecnazeno, tolclofos-metilo, bifenilo, cloroneb, etridiazol;

- biosintesis de los fosfolipidos y depdsito de la pared celular: dimetomorf, flumorf, mandipropamid, pirimorf,
bentiavalicarb, iprovalicarb, valifenalato y éster (4-fluorofenilico) del acido N-(1-(1-(4-ciano-fenil)etanosulfonil)-but-2-
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il)carbamico;

- compuestos que afectan la permeabilidad de la membrana celular y acidos grasos: propamocarb, propamocarb-
clorhidrato

- inhibidores de amida hidrolasa del acido graso: 1-[4-[4-[5-(2,6-difluorofenil)-4,5-dihidro-3-isoxazolil]-2-tiazolil]-1-
piperidinil]-2-[5-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-1-illetanona;

H) Inhibidores con accion en mdltiples sitios

- sustancias activas inorganicas: mezcla de Burdeos, acetato de cobre, hidroxido de cobre, oxicloruro de cobre,
sulfato de cobre bésico, azufre;

- tio- y ditiocarbamatos: ferbam, mancozeb, maneb, metam, metiram, propineb, tiram, zineb, ziram;

- compuestos de organocloro (por ejemplo, ftalimidas, sulfamidas, cloronitrilos): anilazina, clorotalonil, captafol,
captan, folpet, diclofluanid, diclorofen, flusulfamida, hexaclorobenceno, pentaclorfenol y sus sales, ftalida, tolilfluanid,
N-(4-cloro-2-nitro-fenil)-N-etil-4-metil-bencenosulfonamida;

- guanidinas y otros: guanidina, dodina, base libre de dodina, guazatina, acetato de guazatina, iminoctadina,
triacetato de iminoctadina, tris(albesilato) de iminoctadina, ditianon, 2,6-dimetil-1H,5H-[1,4]ditiino[2,3-c:5,6-c"]dipirrol-
1,3,5,7(2H,6H)-tetraona;

1) Inhibidores de la sintesis de la pared celular

- inhibidores de la sintesis de glucano: validamicina, polioxina B; inhibidores de la sintesis de melanina: piroquilon,
triciclazol, carpropamid, diciclomet, fenoxanil;

J) Inductores de la defensa de la planta

- acibenzolar-S-metilo, probenazol, isotianil, tiadinil, prohexadiona-calcio; fosfonatos: fosetil, fosetil-aluminio, acido
fosforoso y sus sales;

K) Modo de accién desconocido

- bronopol, quinometionato, ciflufenamida, cimoxanil, dazomet, debacarb, diclomezina, difenzoquat, metilsulfato de
difenzoquat, difenilamin, fenpirazamina, flumetover, flusulfamida, flutianil, metasulfocarb, nitrapirin, nitrotal-isopropilo,
oxatiapiprolin, oxina-cobre, proquinazid, tebufloquin, tecloftalam, triazoxido, 2-butoxi-6-yodo-3-propilcromon-4-ona,
N-(ciclopropilmetoxiimino-(6-difluoro-metoxi-2,3-difluoro-fenil)-metil)-2-fenilacetamida,  N'-(4-(4-cloro-3-trifluorometil-
fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, N'-(4-(4-fluoro-3-trifluorometil-fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-
metilformamidina, N'-(2-metil-5-trifluorometil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi)-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, N'-(5-
difluorometil-2-metil-4-(3-trimetilsilanilpropoxi)-fenil)-N-etil-N-metilformamidina, éster 6-terc-butil-8-fluoro-2,3-dimetil-
quinolin-4-ilico del acido metoxi-acético, 3-[5-(4-metilfenil)-2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina, 3-[5-(4-cloro-fenil)-
2,3-dimetil-isoxazolidin-3-il]-piridina (pirisoxazol), amida del acido N-(6-metoxi-piridin-3-il)ciclopropanocarboxilico, 5-
cloro-1-(4,6-dimetoxi-pirimidin-2-il)-2-metil-1H-benzoimidazol, 2-(4-cloro-fenil)-N-[4-(3,4-dimetoxi-fenil)-isoxazol-5-il]-
2-prop-2-iniloxi-acetamida;

L) Agentes de biocontrol antifingico, bioactivadores de plantas: Ampelomyces quisqualis, Aspergillus flavus,
Aureobasidium pullulans, Bacillus pumilus, Bacillus subtilis, Bacillus subtilis var. amyloliquefaciens FZB24, Candida
oleophila 1-82, Candida saitoana, Chitosan, Clonostachys rosea f. catenulata también llamado Gliocladium
catenulatum, Coniothyrium minitans, Cryphonectria parasitica, Cryptococcus albidus, Fusarium oxysporum,
Metschnikowia fructicola, Microdochium dimerum, Phlebiopsis gigantea, Pseudozyma flocculosa, Pythium
oligandrum DV74, Reynoutria sachlinensis, Talaromyces flavus V117b, Trichoderma asperellum SKT-1, T. atroviride
LC52, T. harzianum T-22, T. harzianum TH 35, T. harzianum T-39, T. harzianum y T. viride, T. harzianum ICC012 y
T. viride ICC080, T. polysporum y T. harzianum, T. stromaticum, T. virens GL-21, T. viride, T. viride TV1, Ulocladium
oudemansii HRU3;

M) Reguladores del crecimiento

acido abscisico, amidoclor, ancimidol, 6-bencilaminopurina, brasinolida, butralin, clormequat (cloruro de clormequat),
cloruro de colina, ciclanilida, daminozida, dikegulac, dimetipin, 2,6-dimetilpuridina, etefon, flumetralin, flurprimidol,
flutiacet, forclorfenuron, acido giberélico, inabenfide, acido indol-3-acético, hidrazida maleica, mefluidida, mepiquat
(cloruro de mepiquat), acido naftalenoacético, N-6-benciladenina, paclobutrazol, prohexadiona (prohexadiona-
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calcio), prohidrojasmona, tidiazuron, triapentenol, fosforotritioato de tributilo, acido 2,3,5-tri-yodobenzoico,
trinexapac-etilo y uniconazol;

N) Herbicidas

- acetamidas: acetoclor, alaclor, butaclor, dimetaclor, dimetenamid, flufenacet, mefenacet, metolaclor, metazaclor,
napropamida, naproanilida, petoxamid, pretilaclor, propaclor, tenilclor;

- derivados de aminoécido: bilanafos, glifosato, glufosinato, sulfosato;

- ariloxifenoxipropionatos: clodinafop, cihalofop-butilo, fenoxaprop, fluazifop, haloxifop, metamifop, propaquizafop,
quizalofop, quizalofop-P-tefurilo;

- Bipiridilos: diquat, paraquat;

- (tio)carbamatos: asulam, butilato, carbetamida, desmedifam, dimepiperato, eptam (EPTC), esprocarb, molinato,
orbencarb, fenmedifam, prosulfocarb, piributicarb, tiobencarb, trialato;

- ciclohexanodionas: butroxidim, cletodim, cicloxidim, profoxidim, setoxidim, tepraloxidim, tralcoxidim;
- dinitroanilinas: benfluralin, etalfluralin, orizalin, pendimetalin, prodiamina, trifluralin;

- éteres de difenilo: acifluorfen, aclonifen, bifenox, diclofop, etoxifen, fomesafen, lactofen, oxifluorfen;
- hidroxibenzonitrilos: bomoxinil, diclobenil, ioxinil;

- imidazolinonas: imazametabenz, imazamox, imazapic, imazapir, imazaquin, imazetapir;

- acidos fenoxiacéticos: clomeprop, acido 2,4-diclorofenoxiacético (2,4-D), 2,4-DB, diclorprop, MCPA, MCPA-tioetilo,
MCPB, Mecoprop;

- pirazinas: cloridazon, flufenpir-etilo, flutiacet, norflurazon, piridato;
- piridinas: aminopiralid, clopiralid, diflufenican, ditiopir, fluridona, fluroxipir, picloram, picolinafen, tiazopir;

- sulfonilureas: amidosulfuron, azimsulfuron, bensulfuron, clorimuron-etilo, clorsulfuron, cinosulfuron, ciclosulfamuron,
etoxisulfuron, flazasulfuron, flucetosulfuron, flupirsulfuron, foramsulfuron, halosulfuron, imazosulfuron, yodosulfuron,
mesosulfuron, metazosulfuron, metsulfuron-metilo, nicosulfuron, oxasulfuron, primisulfuron, prosulfuron,
pirazosulfuron, rimsulfuron, sulfometuron, sulfosulfuron, tifensulfuron, triasulfuron, tribenuron, trifloxisulfuron,
triflusulfuron, tritosulfuron, 1-((2-cloro-6-propil-imidazo[1,2-b]piridazin-3-il)sulfonil)-3-(4,6-dimetoxipirimidin-2-il)urea;

- triazinas: ametrina, atrazina, cianazina, dimetametrina, etiozin, hexazinona, metamitron, metribuzin, prometrina,
simazina, terbutilazina, terbutrina, triaziflam;

- ureas: clorotoluron, daimuron, diuron, fluometuron, isoproturon, linuron, metabenztiazuron, tebutiuron;

- otros inhibidores de la acetolactato sintasa: bispiribac-sodio, cloransulam-metilo, diclosulam, florasulam,
flucarbazona, flumetsulam, metosulam, orto-sulfamuron, penoxsulam, propoxicarbazona, piribambenz-propilo,
piribenzoxim, piriftalid, piriminobac-metilo, pirimisulfan, piritiobac, piroxasulfona, piroxsulam;

- otros: amicarbazona, aminotriazol, anilofos, beflubutamid, benazolin, bencarbazona, benfluresato, benzofenap,
bentazona, benzobiciclon, biciclopirona, bromacil, bromobutida, butafenacil, butamifos, cafenstrol, carfentrazona,
cinidon-etilo, clortal, cinmetilin, clomazona, cumiluron, ciprosulfamida, dicamba, difenzoquat, diflufenzopir,
Drechslera monoceras, endotal, etofumesato, etobenzanid, fenoxasulfona, fentrazamida, flumiclorac-pentilo,
flumioxazin, flupoxam, flurocloridona, flurtamona, indanofan, isoxaben, isoxaflutol, lenacil, propanil, propizamida,
quinclorac, quinmerac, mesotriona, acido metilarsénico, naptalam, oxadiargilo, oxadiazon, oxaziclomefona,
pentoxazona, pinoxaden, piraclonil, piraflufen-etilo, pirasulfotol, pirazoxifen, pirazolinato, quinoclamina, saflufenacil,
sulcotriona, sulfentrazona, terbacil, tefuriltriona, tembotriona, tiencarbazona, topramezona, éster etilico del acido (3-
[2-cloro-4-fluoro-5-(3-metil-2,6-dioxo-4-trifluorometil-3,6-dihidro-2H-pirimidin-1-il)-fenoxi]-piridin-2-iloxi)-acético, éster
metilico del &cido 6-amino-5-cloro-2-ciclopropil-pirimidina-4-carboxilico, 6-cloro-3-(2-ciclopropil-6-metil-fenoxi)-
piridazin-4-ol, &cido 4-amino-3-cloro-6-(4-clorofenil)-5-fluoro-piridin-2-carboxilico, éster metilico del acido 4-amino-3-
cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxi-fenil)-piridin-2-carboxilico y éster metilico del acido 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-3-
dimetilamino-2-fluoro-fenil)-piridin-2-carboxilico.
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O) Insecticidas

- organo(tio)fosfatos: acefato, azametifos, azinfos-metilo, clorpirifos, clorpirifos-metilo, clorfenvinfos, diazinon,
diclorvos, dicrotofos, dimetoato, disulfoton, etion, fenitrotion, fention, isoxation, malation, metamidofos, metidation,
metil-paration, mevinfos, monocrotofos, oxidometon-metilo, paraoxon, paration, fentoato, fosalona, fosmet,
fosfamidon, forato, foxim, pirimifos-metilo, profenofos, protiofos, sulprofos, tetraclorvinfos, terbufos, triazofos,
triclorfon;

- carbamatos: alanicarb, aldicarb, bendiocarb, benfuracarb, carbaril, carbofurano, carbosulfan, fenoxicarb,
furatiocarb, metiocarb, metomilo, oxamilo, pirimicarb, propoxur, tiodicarb, triazamato;

- piretroides: aletrina, bifentrina, ciflutrina, cihalotrina, cifenotrina, cipermetrina, alfa-cipermetrina, beta-cipermetrina,
zeta-cipermetrina, deltametrina, esfenvalerato, etofenprox, fenpropatrina, fenvalerato, imiprotrina, lambda-cihalotrina,
permetrina, praletrina, piretrina | y Il, resmetrina, silafluofen, tau-fluvalinato, teflutrina, tetrametrina, tralometrina,
transflutrina, proflutrina, dimeflutrina;

- reguladores del crecimiento de los insectos: a) inhibidores de la sintesis de quitina: benzoilureas: clorfluazuron,
ciramazin, diflubenzuron, flucicloxuron, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron, teflubenzuron, triflumuron;
buprofezin, diofenolan, hexitiazox, etoxazol, clofentazina; b) antagonistas de ecdisona: halofenozida, metoxifenozida,
tebufenozida, azadiractina; c) juvenoides: piriproxifen, metopreno, fenoxicarb; d) inhibidores de la biosintesis de los
lipidos: espirodiclofeno, espiromesifeno, espirotetramato;

- compuestos agonistas/antagonistas de los receptores nicotinicos: clotianidin, dinotefurano, imidacloprid,
tiametoxam, nitenpiram, acetamiprid, tiacloprid, 1-(2-cloro-tiazol-5-ilmetil)-2-nitrimino-3,5-dimetil-[1,3,5]triazinano;

- compuestos antagonistas de GABA: endosulfan, etiprol, fipronil, vaniliprol, pirafluprol, piriprol, amida del acido 5-
amino-1-(2,6-dicloro-4-metil-fenil)-4-sulfinamoil-1H-pirazol-3-carbotioico;

- insecticidas de lactona macrociclica: abamectina, emamectina, milbemectina, lepimectina, espinosad, espinetoram;

- acaricidas del inhibidor del transporte de electrones en mitocondrias | (METI): fenazaquin, piridaben, tebufenpirad,
tolfenpirad, flufenerim;

- compuestos de METI Il y lll: acequinocilo, fluaciprim, hidrametilnon;

- desacopladores: clorfenapir;

- inhibidores de la fosforilacion oxidativa: cihexatin, diafentiuron, 6xido de fenbutatina, propargita;
- compuestos disruptores de la muda: criomazina;

- inhibidores de la oxidasa de funcién mixta: butéxido de piperonilo;

- bloqueantes de los canales de sodio: indoxacarb, metaflumizona;

- otros: benclotiaz, bifenazato, cartap, flonicamid, piridalilo, pimetrozina, azufre, tiociclam, flubendiamida,
clorantraniliprol, ciazipir (HGW86), cienopirafen, flupirazofos, ciflumetofen, amidoflumet, imiciafos, bistrifluron y
pirifluquinazon.
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Modelos estructurales del sitio de unién mutante de G143A

compuesto 6

Complejo Il de G143A
superficie de la proteina

C Cl
N
N' ~ 0\/© NON\ O R CH3
— 0 ‘—'\— Os A, -0,
N"""CH,
N

N.
y torchs
O\
CH, CH4
Piraclostrobina compuesto -6
(denominada F500 en este caso) (denominado compuesto 6 en este caso)

Fig. 1: El compuesto analogo de estrobilurina disponible en el comercio, Piraclostrobina, modelado en un sitio de
unién Qo de complejo de citocromo bc; artificial muestra un choque estérico del anillo de fenilo con el grupo metilo
143A indicado mediante una flecha en la parte superior derecha de la imagen (a la izquierda). El compuesto I-6 de
acuerdo con la presente invencion no muestra un choque estérico (a la derecha)
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