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DESCRIPCION
Compuesto de pirazol-amida y aplicacion del mismo y fungicida

CAMPO DE LA INVENCION

La presente descripcion se relaciona al campo técnico de pesticidas, y de manera especifica al compuesto de
pirazol-amida y una aplicaciéon del mismo, y la composicion pesticida que contiene el compuesto de pirazol-amida.

ANTECEDENTES DE LA INVENCION
Actualmente el fungicida que tiene como diana a succinato-deshidrogenasa (SDH, por sus siglas en inglés) es
una de las variedades de fungicidas mas importantes, los fungicidas inhibidores de succinato-deshidrogenasa (SDHI,
por sus siglas en inglés) cumplen el propdsito de prevenir y tratar enfermedades de cultivos al inhibir la actividad de la
SDH de las bacterias patdgenas y luego al provocar la muerte de las bacterias patégenas.

Debido al nuevo mecanismo de accién y a la ausencia de resistencia cruzada con otros fungicidas vendidos en
el mercado, los fungicidas SDHI se han convertido en un punto principal de investigaciéon de muchas compafias lideres
de pesticidas en todo el mundo.

Entre los fungicidas SDHI, los derivados de pirazol-carboxamida representan la mayoria de todos los
inhibidores; y debido a la propiedad de amplio espectro y alta actividad fungicida en la prevencién y tratamiento
de diversas enfermedades de cultivo en la producciéon agricola, el compuesto de pirazol-amida es la clase mas
ampliamente estudiada de inhibidores de succinato-deshidrogenasa.

Por ejemplo, los documentos de patentes chinas CN1226244A y CN101056858A describen la férmula general
de compuestos de pirazol-amida usados como fungicidas respectivamente, y describen especificamente ciertos
compuestos de pirazol-amida que contienen estructura de difenil-éter en los ejemplos.

Ademas, CN1226244A describe dos compuestos de pirazol-amida 12 y 21 que contienen estructura de difenil-
éter de la siguiente manera:

CN101056858A describe la estructura de derivados de pirazol-amida que contienen fragmento de difenil-éter

sustituido con oxima.
(o]
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Como otro ejemplo, el documento de patente china CN104557709A describe dos compuestos que tienen las
siguientes caracteristicas estructurales.
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La roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de
arroz son enfermedades graves de cultivo que ponen en peligro la produccién agricola; aunque los SDHI de pirazol-
amida comerciales tienen actividad fungicida en una o mas de las anteriores enfermedades de cultivo, no se han
descubierto los SDHI de pirazol-amida que puedan prevenir y tratar simultdneamente estas enfermedades graves a
concentraciéon extremadamente baja.

Por ejemplo, después de pruebas de actividad bioldgica, todos los compuestos descritos en CN1226244A,
CN101056858A y CN104557709A tienen actividades fungicidas deseables en la prevencion y tratamiento de la roya de
soja, royas de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino o afiublo de la vaina de arroz a alta
concentracion. Cuando se reduce la concentracion, es pobre la actividad fungicida de estos compuestos descritos en la
técnica anterior. Sin embargo, la aplicacion de pesticida en alta concentraciéon puede incrementar el costo y provocar un
problema significativo de seguridad.

BREVE DESCRIPCION DE LA INVENCION

La presente descripcion tiene como finalidad superar los defectos que los compuestos de pirazol-amida que
contienen difenil-éter en la técnica anterior que tienen actividades fungicidas indeseables en la prevencién y tratamiento
de la roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afublo de la vaina de arroz, o
a baja concentracion exhiben deficientes efectos de control sobre la roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de
trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de arroz, y proporciona un compuesto novedoso de pirazol-amida
que contiene difenil-éter que tiene un excelente efecto de control sobre la roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento
de trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de arroz a baja concentracion.

En la investigacion, los inventores de la presente descripcion descubrieron que el numero y la posicion de la
sustitucion del grupo trifluorometilo en la porcion de difenil-éter del compuesto de pirazol-amida tienen influencias
importantes en las actividades fungicidas contra la roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho
polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de arroz. Cuando hay dos grupos trifluorometilo en el anillo de benceno
terminal del difenil-éter, y los dos grupos trifluorometilo ubicados en ortoposicién y paraposicién respectivamente,
acoplados sin ningun sustituyente de fluor en la posicién 5 en el anillo de pirazol, el compuesto formado (en lo sucesivo
también denominado “el compuesto de la presente descripcion”) puede producir simultdneamente un deseable efecto de
control sobre la roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina
de arroz, incluso a baja concentracion.

En particular, el benzovindiflupir es el pesticida clave utilizado actualmente para el control de la roya asiatica de
soja, sin embargo, los inventores de la presente descripcion descubrieron inesperadamente que el efecto de control del
compuesto de la presente descripcion sobre la roya asiatica de soja es comparable al de benzovindiflupir; ademas, el
compuesto de la presente descripcion aun mostrd un excelente efecto de control sobre el moho polvoriento de trigo,
moho polvoriento de pepino y el afiublo de la vaina de arroz a concentracién extremadamente baja, en tanto que el
benzovindiflupir de control exhibié un pobre efecto de control sobre el moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de
pepino y afiublo de la vaina de arroz a concentracion baja. Los inventores de la presente descripcion completaron la
solucién técnica de la presente descripcion en funcion de los hallazgos anteriores.

A fin de cumplir con el propdsito anterior, un primer aspecto de la presente descripcion proporciona un
compuesto de pirazol-amida representado por la siguiente Férmula (1):
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Fs Fs Férmula (1).

Un segundo aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion del compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la prevencion y tratamiento de la roya de soja.

Un tercer aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion del compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la prevencion y tratamiento de la roya de maiz.

Un cuarto aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion del compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la prevencion y tratamiento del moho polvoriento de trigo.

Un quinto aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion del compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la prevencion y tratamiento del moho polvoriento de pepino.

Un sexto aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion de un compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la prevencién y tratamiento de la enfermedad del afiublo de la vaina de
arroz.

Un séptimo aspecto de la presente descripcion proporciona una aplicacion del compuesto de acuerdo con el
primer aspecto mencionado anteriormente en la preparacion de un pesticida para la prevencion y tratamiento de al
menos dos enfermedades de cultivo seleccionadas del grupo que consiste de roya de soja, roya de maiz, moho
polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afublo de la vaina de arroz.

El octavo aspecto de la presente descripcién proporciona un fungicida que comprende un ingrediente activo y
material auxiliar, en donde el ingrediente activo comprende el compuesto de pirazol-amida de acuerdo con el primer
aspecto de la presente descripcion.

Preferentemente, el ingrediente activo esta contenido en una cantidad de 1-99.9% en peso.

Preferentemente, la forma de dosis del fungicida es al menos una seleccionada del grupo que consiste de
concentrado emulsionable, concentrado en suspension, polvo en agua, polvo en polvo, granulo, solucién acuosa, cebo,
licor madre y polvo madre.

El compuesto de pirazol-amida con la estructura mostrada en la férmula (1) proporcionado por la presente
descripcion tiene un deseable efecto de control sobre la roya de soja, roya de maiz y moho polvoriento de trigo incluso a
baja concentracion.

Otra importancia importante de la investigacion en la presente descripcion es que los resultados de las pruebas
de campo demostraron que el compuesto de la presente solicitud tiene un deseable efecto de control sobre
enfermedades de cultivo tal como moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino, roya de soja, roya de maiz y
afiublo de la vaina de arroz. Como es bien conocido, el nuevo compuesto pesticida se evalla inicialmente en pruebas
en maceta de invernadero, después de la verificacion del invernadero, el compuesto con alta actividad entonces se
introducira en las pruebas de campo. Sin embargo, debido a muchos factores complicados tal como temperatura,
iluminacion, lluvia, suelo, y demas, muchos compuestos con alta actividad en pruebas en maceta de invernadero han
fallado en exhibir un efecto de control superior en pruebas de campo. Por ejemplo, el fungicida fenaminstrobina muestra
una actividad extremadamente alta contra el moho polvoriento de trigo en la prueba en maceta de invernadero, pero el
efecto de control en la prueba de campo es peor. Por lo tanto, hay pocos compuestos que todavia muestran un
excelente efecto de control en las pruebas de campo después de las pruebas en maceta de invernadero. El
descubrimiento de compuestos con efecto de control superior en las pruebas de campo a menudo requiere que los
técnicos paguen una gran cantidad de mano de obra creativa.

Especificamente, de acuerdo con la verificacion de las pruebas de campo, el compuesto en la presente
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descripcién exhibié los efectos de control obviamente superiores sobre el moho polvoriento de trigo, moho polvoriento
de pepino, roya de soja, roya de maiz y afiublo de la vaina de arroz que aquellos de los correspondientes pesticidas
clave comerciales, o el compuesto en la presente descripcion exhibe un considerable efecto de control sobre el moho
polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino, roya de soja, roya de maiz y afublo de la vaina de arroz en
comparacion con los correspondientes pesticidas comerciales.

DESCRIPCION DETALLADA DE LA INVENCION

Los puntos terminales y cualquier valor de los intervalos descritos en la presente no se limitan a los intervalos o
valores precisos, estos intervalos o valores deben ser entendidos como que comprenden los valores adyacentes a los
intervalos o valores. En cuanto a los intervalos numéricos, los valores de punto final de los diversos intervalos, los
valores de punto final y el valor de punto individual de los diversos intervalos, y los valores de punto individual se
pueden combinar entre si para producir uno 0 mas nuevos intervalos numéricos, que se deberian considerar
especificamente descritos en la presente.

La presente descripcion no impone restriccion especifica al método para preparar el compuesto de pirazol-

amida representado por la Férmula (1), por ejemplo, el compuesto de pirazol-amida representado por la Férmula (1) se
puede preparar por la siguiente ruta de sintesis:

S o

o

7

Cuando el compuesto de pirazol-amida representado por la Férmula (1) se usa para prevenir y tratar la roya de
soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino o afiublo de la vaina de arroz, se puede
preparar una composicion pesticida al usar una sustancia que contiene el compuesto de pirazol-amida con la estructura
mostrada en la féormula (1) como un ingrediente activo, y se usa en una cantidad efectiva para la prevencion y
tratamiento de enfermedades de cultivo.

Los materiales auxiliares en el fungicida de la presente descripcion pueden ser los adyuvantes comiunmente
usados en la técnica para producir una variedad de formas adecuadas de dosis, incluyendo pero no limitado a agentes
tensioactivos y las otras sustancias.

La presente descripcion se describira en detalle como a continuacién con referencia a ejemplos. A menos que
se especifique lo contrario, cada uno de los reactivos descritos en los siguientes ejemplos estda comercialmente
disponible.

Cada uno de los controles comerciales en los siguientes ejemplos es el pesticida clave que se vende
actualmente en el mercado. Por ejemplo, benzovindiflupir actualmente es el fungicida comercial con mayor actividad
contra la roya de soja y roya de maiz, protioconazol y azoxistrobina también son productos basicos contra roya de soja.
Etirimol, protioconazol y fluxapiroxad son los principales productos para prevenir y tratar el moho polvoriento en el
mercado. Sin duda, las estructuras quimicas de estos controles comerciales son significativamente diferentes del
compuesto de la presente descripcion.
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Ejemplo 1

El compuesto de pirazol-amida con la estructura mostrada en la Férmula (1) se prepardé al usar la ruta de
sintesis descrita en la descripcidn anterior de la presente descripcion, los contenidos especificos fueron los siguientes:

(1) La sintesis del compuesto expresado por la Férmula 1-3

Se agregaron el compuesto expresado por la Férmula 1-2 (3 mmol), compuesto expresado por la Féormula 1-1
(3.3 mmol) y carbonato de potasio (3.6 mmol) en un matraz de fondo redondo de 50 mL, adicionalmente se agrego
dimetilformamida (DMF, 20 mL), la mezcla se agitd y calentd hasta 100 °C, cuando la cromatografia de capa delgada
(TLC, por sus siglas en inglés) mostré que las materias primas se agotaron, la reaccion se detuvo, luego se adiciono
acetato de etilo (50 mL), la mezcla se lavé con salmuera (50 mL*2), la capa organica se secé sobre Na>SO, anhidro y se
concentrd bajo presion reducida, el residuo se purific6 mediante cromatografia en columna en gel de silice para dar el
compuesto expresado por la Férmula 1-3, el rendimiento fue de 55%.

Liquido marrén, RMN 'H (600 MHz, DMSO-de) & 8.02 (s, 1H), 7.96 (d, J = 8.5 Hz, 1H), 7.04 (dd, J = 11.0, 4.3
Hz, 1H), 6.90 (dd, J = 10.1, 9.0 Hz, 3H), 6.65-6.58 (m, 1H), 4.99 (s, 2H). GC-MS: M/z 321.05[M]".

(2) La sintesis del compuesto expresado por la Férmula 1

Se disolvio el compuesto expresado por la Férmula 1-3 (2 mmol) en diclorometano (20 mL), se adiciond
trietilamina (3 mmol), luego se adicion6 la mezcla gota a gota con el compuesto representado por la Férmula 1-4 (en
total, de 2.4 mmol) en una condicién de bafio con hielo. La TLC mostré que la reaccidon se completd, se adiciond
diclorometano (30 mL), la mezcla se lavé con salmuera (50 mL*3), la capa organica se secd sobre Na;SO4 anhidro y se
concentrd bajo presion reducida, el residuo se purific6 mediante cromatografia en columna en gel de silice para dar el
compuesto expresado por la Férmula 1, el rendimiento fue de 79%.

Polvo blanco, RMN 'H (600 MHz, DMSO-de) & 9.68 (s, 1H), 8.04 (s, 1H), 8.00 (d, J = 8.9 Hz, 1H), 7.96 (d,
8.0 Hz, 1H), 7.34 (t, J = 7.7 Hz, 1H), 7.29 (t, J = 7.7 Hz, 1H), 7.15 (d, J = 7.8 Hz, 2H), 7.09 (t, J = 54 Hz, 1H), 7.07 (d,
5.9 Hz, 1H), 3.85 (s, 3H). HRMS (MALDI) Calculado para CzoH1sFsN3O2 [M+Na]*: 502.07722, encontrado: 502.08035.

J
J

Ejemplo 1 de prueba: Resultados de deteccién de actividad fungicida en pruebas en maceta de invernadero

Método de prueba: cada uno de los compuestos de prueba en la Tabla 1 se dispensd a 5% en peso de
concentrado emulsionable (en lo sucesivo denominado EC al 5%). La prueba en maceta de invernadero se usé en cada
experimento y las concentraciones efectivas de cada compuesto se ilustraron en la Tabla 1.

Roya de soja: se seleccioné plantula de soja en maceta en etapa de dos hojas con crecimiento uniforme y se
realizé tratamiento foliar por rociado con EC al 5%, se arreglé adicionalmente el control en blanco rociado con agua
limpia, se llevaron a cabo tres réplicas. Después de 24 h, las hojas de las plantas hospedadoras se inocularon con
suspensiones esporangiales del hongo de roya de soja (Phakopsora pacchyrhizi Sydow), las plantas se almacenaron
en camara de humedad (temperatura 20-25 °C, humedad relativa >95%) y luego se transfirieron al invernadero (25 + 1
°C) 8-16 h después de la infeccién. Después de 7 dias, se investigaron los resultados de seleccién de acuerdo con la
condicion de incidencia de enfermedad del control en blanco.

Roya de maiz: se seleccioné plantula de maiz en maceta en etapa de tres hojas con crecimiento uniforme y se
realizé tratamiento foliar por rociado con EC al 5%, se arregld adicionalmente el control en blanco rociado con agua
limpia, se llevaron a cabo tres réplicas. Después de 24 h, las hojas de las plantas hospedadoras se inocularon con
suspensiones esporangiales del hongo de roya de maiz (Puccinia sorghi), las plantas se almacenaron en camara de
humedad (temperatura: iluminacion 25 °C, oscuridad 20 °C, humedad relativa 95-100%) y luego se transfirieron al
invernadero (25 £ 1 °C) 24 h después de la infeccion. Después de 7 dias, se investigaron los resultados de seleccion de
acuerdo con la condicién de incidencia de enfermedad del control en blanco.

Moho polvoriento de trigo: se selecciond plantula de trigo en maceta en etapa de dos hojas con crecimiento
uniforme y se realiz6 tratamiento foliar por rociado con EC al 5%, se arregl6 adicionalmente el control en blanco rociado
con agua limpia, se llevaron a cabo tres réplicas. Después de 24 h, las hojas de las plantas hospedadoras se inocularon
mediante método de agitacion con suspensiones esporangiales del hongo de moho polvoriento de trigo (Erysiphe
graminis), las plantas se almacenaron en un invernadero (25 + 1 °C). Después de 7 dias, se investigaron los resultados
de seleccion de acuerdo con la condicion de incidencia de enfermedad del control en blanco.
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Moho polvoriento de pepino: se seleccioné plantula de pepino en un periodo de hoja verdadera con crecimiento
uniforme y se sec6 a la sombra durante 24 horas después del tratamiento por rociado. Las esporas frescas de moho
polvoriento de pepino en las hojas de pepino se recolectaron y lavaron, y se filtraron a través de una gasa doble para
preparar una suspension de esporas con una concentracién de aproximadamente 100,000/mL, luego se aplico
inoculaciéon por rociado. Los materiales de prueba inoculados se movieron a un invernadero (iluminaciéon 21-23 °C),
después de 8 dias, se llevd a cabo la investigacion de clasificacion de acuerdo con la condicion de incidencia de
enfermedad del control en blanco y se calcul6 el efecto de control en una unidad de % de acuerdo con el indice de
enfermedad.

El método de investigacion: Las “Pautas para las pruebas de eficacia en campo de pesticidas” se adoptaron
como la norma de clasificacion, y el efecto de control en una unidad de % se calculé con base en el indice de
enfermedad.

indice de enfermedad = ¥ (nimero de hojas enfermas en cada grado x valor de grado relativo) x 100 / (nimero
total de hojas x 9);

Efecto de control (%) = (indice de enfermedad de control - indice de enfermedad de tratado) x 100 / indice de
enfermedad de control;

Los resultados de prueba se ilustraron en la Tabla 1.

Las estructuras de los compuestos de control 2-8 en la Tabla 1 son las siguientes:

Compuesto 6

Compuesto 7 Compuesto B
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Tabla 1
Efecto de control (%)
- Moho Moho
Numero Concen-tracion Roya de | Royade polvo- polvo-
(mg/L) , . . .
maiz soja riento de | riento de
trigo pepino
100 100 100 100 100
Compuesto 1 25 100 100 100 100
6.25 100 100 100 100
100 100 100 85 88
Compuesto 2 25 100 100 75 55
6.25 98 96 70 45
100 100 100 80 95
Compuesto 3 25 100 100 80 70
6.25 75 85 65 45
100 100 100 60 -
Compuesto 4 25 100 100 25 -
6.25 98 100 10 -
100 85 100 50 -
Compuesto 5 25 75 98 40 -
6.25 70 95 10 -
100 100 100 92 98
Compuesto 6 25 100 100 90 75
6.25 98 90 85 50
100 100 100 90 89
Compuesto 7 25 95 98 75 60
6.25 90 96 60 30
100 100 100 94 95
Compuesto 8 25 99 100 75 60
6.25 95 99 65 40
100 - - - 100
Benzovindiflupir 25 - - - 100
6.25 - - - 80
100 - - - 100
Protioconazol 25 - - - 98
6.25 - - - 85
100 - - - 100
fluxapiroxad 25 - - - 100
6.25 - - - 95
Etirimol 100 - - - 100
Difenoconazol 100 - - - 80
. 400 - - - 30
Azoxystrobin 100 - - - 0

Como se muestra en la Tabla 1, el compuesto proporcionado por la presente descripcion exhibié efectos de
control deseables sobre la roya de maiz, roya de soja, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo
de la vaina de arroz a baja concentracion. Particularmente, el efecto de control del compuesto proporcionado por la
presente descripcion sobre el moho polvoriento de trigo y moho polvoriento de pepino a baja concentracion es mejor

que aquel de los compuestos proporcionados por la técnica anterior.

Comparando las estructuras del compuesto 2, el compuesto 3 y el compuesto proporcionado por la presente
descripcion, se encontré que el sustituyente en ortoposicién en el grupo fenilo libre del difenil-éter del compuesto 2 y el
compuesto 3 es un halégeno (la posicion correspondiente del compuesto proporcionado por la presente descripcién es
un grupo trifluorometilo) y la posicién 5 en el anillo de pirazol del compuesto 2 y el compuesto 3 contiene un sustituyente
flior. De acuerdo con los resultados de la Tabla 1, a una concentracién de 25 mg/L, los efectos de control del
compuesto 2 y compuesto 3 sobre la roya de maiz y roya de soja son equivalentes a aquellos del compuesto de la

8
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presente descripcion, pero a una concentracion de 6.25 mg/L, el compuesto 2 y el compuesto 3 tienen el defecto de que
sus efectos de control son mas pobres que aquellos de los compuestos de la presente descripcion. Ademas, los efectos
de control del compuesto 2 y compuesto 3 sobre el moho polvoriento de trigo y moho polvoriento de pepino son
obviamente mas pobres que aquellos del compuesto de la presente descripcion a la misma concentracion. Por lo tanto,
la cantidad de sustituyente trifluorometilo en el fenilo libre de difenil-éter y el sustituyente flior en la posicion 5 en el
anillo pirazol tienen una influencia importante en los efectos de control y el intervalo de aplicacion de los compuestos de
pirazol-amida.

Comparando la férmula estructural del compuesto 4 con el compuesto proporcionado por la presente
descripcion, la diferencia estructural es que el sustituyente en ortoposicion en el grupo fenilo libre del difenil-éter del
compuesto 4 es un halégeno (la posicién correspondiente del compuesto proporcionado por la presente descripcién es
trifluorometilo). De acuerdo con los resultados en la Tabla 1, los efectos de control del compuesto 4 sobre la roya de
maiz y roya de soja son equivalentes a aquellos del compuesto de la presente descripcién a una concentracion de 25
mg/L o superior, pero el efecto de control del compuesto 4 sobre la roya de maiz es mas pobre que aquel del compuesto
de la presente descripcion a una concentracion de 6.25 mg/L. Adicionalmente, el efecto de control del compuesto 4 a la
misma concentracion sobre el moho polvoriento de trigo es obviamente mas pobre que aquel del compuesto de la
presente descripcion. Por lo tanto, la cantidad del sustituyente trifluorometilo en el fenilo libre del difenil-éter tiene una
influencia importante en los efectos de control y el intervalo de aplicacién del compuesto de pirazol-amida.

Comparando la férmula estructural del compuesto 5 y el compuesto proporcionado por la presente descripcion,
la diferencia es que el sustituyente en la posicion 2,5 en el grupo fenilo libre del difenil-éter del compuesto 5 es
trifluorometilo (la posicion de sustitucion del grupo trifluorometilo del compuesto proporcionado por la presente
descripcién es el patron en las posiciones 2,4). De acuerdo con los resultados en la Tabla 1, el efecto de control del
compuesto 5 sobre la roya de soja es equivalente a aquel del compuesto de la presente descripcion a una
concentracion de 100 mg/L o superior, pero el efecto de control del compuesto 5 sobre la roya de soja es
significativamente mas pobre que aquel del compuesto de la presente descripcidon a una concentracion de 100 mg/L o
inferior. Adicionalmente, el efecto de control del compuesto 5 a la misma concentraciéon sobre el moho polvoriento de
trigo y roya de soja es obviamente mas pobre que aquel del compuesto de la presente descripcion. Por lo tanto, la
posicién del sustituyente trifluorometilo en el fenilo libre del difenil-éter y el sustituyente flior en la posicién 5 en el anillo
de pirazol tienen una influencia importante en los efectos de control y el intervalo de aplicaciéon de los compuestos de
pirazol-amida.

Comparando la formula estructural del compuesto 6 y el compuesto proporcionado por la presente
descripcion, la diferencia es que la posicion 5 del anillo de pirazol del compuesto 6 contiene un sustituyente fldor
(en tanto que el compuesto de la presente descripcion no tiene el sustituyente en la posicién correspondiente). De
acuerdo con los resultados en la Tabla 1, el efecto de control del compuesto 6 sobre la roya de maiz y roya de
soja es equivalente a aquellos del compuesto de la presente descripcién a una concentracion de 25 mg/L o mas,
pero el efecto de control del compuesto 6 sobre la roya de maiz y roya de soja es inferior a aquel del compuesto
de la presente descripcidn a una concentracion de 6.25 mg/L. Adicionalmente, el efecto de control del compuesto
6 a la misma concentracion sobre el moho polvoriento de trigo y moho polvoriento de pepino es significativamente
mas bajo que aquel del compuesto de la presente descripcion. Por lo tanto, el atomo de fluor en la posiciéon 5 del
anillo de pirazol tiene una influencia importante en el efecto de control y el intervalo de aplicacién del compuesto
de pirazol-amida.

Comparando la férmula estructural del compuesto 7 y el compuesto proporcionado por la presente descripcion,
la diferencia es que los sustituyentes en la posicién 2,4 en el grupo fenilo libre del difenil-éter del compuesto 7 son
ambos cloro (los sustituyentes en las posiciones 2,4 del compuesto proporcionado por la presente descripcion son
ambos grupos trifluorometilo). De acuerdo con los resultados en la Tabla 1, el efecto de control del compuesto 7 sobre la
roya de maiz y roya de soja es equivalente a aquellos del compuesto de la presente descripcion a una concentracion de
100 mg/L o superior, pero el efecto de control del compuesto 7 sobre la roya de soja es mas pobre que aquel del
compuesto de la presente descripcion por debajo de la concentracion de 100 mg/L. Adicionalmente, el efecto de control
del compuesto 7 a la misma concentracion sobre el moho polvoriento de trigo y moho polvoriento de pepino es
obviamente mas pobre que aquel del compuesto de la presente descripcion. Por lo tanto, el patron sustituyente en la
posicion 2,4 del fenilo libre del difenil-éter tiene una influencia importante en el efecto de control y el intervalo de
aplicacion de los compuestos de pirazol-amida.

Comparando la férmula estructural del compuesto 8 y el compuesto proporcionado por la presente descripcion,
la diferencia es que el sustituyente en la posicion 2 en el grupo fenilo libre del difenil-éter del compuesto 8 es cloro (el
sustituyente en la posicion 2 del compuesto proporcionado por la presente descripcion es trifluorometilo). De acuerdo
con los resultados en la Tabla 1, los efectos de control del compuesto 8 sobre la roya de maiz y roya de soja son
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equivalentes a aquellos del compuesto de la presente descripcion a la misma concentracion. Sin embargo, los efectos
de control del compuesto 6 a la misma concentracién sobre el moho polvoriento de trigo y moho polvoriento de pepino
son significativamente mas bajos que aquellos del compuesto de la presente descripcion. Por lo tanto, el patrén
sustituyente en la posicion 2 en el fenilo libre del difenil-éter tiene una influencia importante en los efectos de control y el
intervalo de aplicacion de los compuestos de pirazol-amida.

Particularmente, el efecto de control del compuesto en la presente descripcién sobre el moho polvoriento de
pepino a baja concentracién (6.25 mg/L) es notablemente mejor que el aquel de los compuestos de control y el pesticida
comercial existente.

Ejemplo de prueba 2: Deteccién de actividad fungicida a baja concentracion

Los compuestos proporcionados por la presente descripcion y algunos compuestos de control se analizaron
por los mismos métodos en el Ejemplo de prueba 1, excepto que las concentraciones efectivas de los compuestos en
este Ejemplo de prueba se muestran en la Tabla 2.

Ademas, el método de prueba para el afiublo de la vaina de arroz se realizara de la siguiente manera:

Se selecciono la plantula de arroz en maceta con crecimiento uniforme y se secé a la sombra durante 24 horas
después del tratamiento por rociado, luego se inocularon 3 bloques de hongos del afiublo de la vaina de arroz de 0.25
cm? (Rhizoctonia solami) en la base de plantula por el método de bloque de bacterias de inoculacién por abrazadera.
Los materiales de prueba inoculados se movieron a un invernadero (temperatura: iluminacion 28 °C, oscuridad 25 °C,
humedad relativa 95%), después de 7 dias, se investigaron 5 hojas de tratamiento por bloque, se llevd a cabo la
investigacion de clasificacion de acuerdo con la condicién de incidencia de enfermedad de las vainas y hojas de arroz,
se adoptaron “Pautas para las pruebas de eficacia en campo de pesticidas” como la norma de clasificacion, se calculé el
indice de enfermedad de acuerdo con la norma de clasificacion y se calculé el efecto de control en una unidad de % de
acuerdo con el indice de enfermedad.

Los resultados de prueba de este ejemplo de prueba se ilustran en la Tabla 2.

Tabla 2
Efecto de control (%)

L Afublo

Numero Concen-tracion Roya Roya Moho polvo-riento | Moho polvo-riento dela

(mg/L) de de de trigo de pepin vaina d

maiz soja 9 pepino aina de

arroz

10 100 100 100 100 100

3.1250 100 100 100 100 100

2.5 100 100 100 98 90

Compuesto 1 1.5625 100 100 85 95 85
1 - 100 - 90 80

0.625 - - - - 75
0.5 - 100 - - -
Compuesto 4 3.1250 90 100 70 - -
1.5625 50 98 30 - -
Compuesto 7 3.1250 60 100 50 - -
1.5625 50 90 0 - -
Compuesto 8 3.1250 98 100 90 - -
1.5625 85 98 70 - -
3.1250 98 100 70 - 65
Benzovindiflupir 1.5625 95 100 50 20 55
1 - 98 - - 40
0.5 - 95 - - 30
4 - 100 70 90 -
Protioconazol 2 - 100 S0 80 .
1 - 100 30 75 -
0.5 - 95 - - -
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fluxapiroxad 1.5625 - - - 55 -
19 - - - - 100
Epoxiconazol 25 - - - - 70
0.625 - - - - 30

De acuerdo con los resultados en la Tabla 2, a una concentracion de 3.125 mg/L, los efectos de control del
compuesto 4, compuesto 7 y compuesto 8 en la roya de maiz y roya de soja son equivalentes a aquellos del compuesto
de la presente descripcion, pero el compuesto 4, compuesto 7 y compuesto 8 tienen efectos de control mas pobres en la
roya de maiz y roya de soja que aquellos del compuesto de la presente descripcion por debajo de la concentracion de
3.125 mg/L. Adicionalmente, los efectos de control del compuesto 4, el compuesto 7 y el compuesto 8 en el moho
polvoriento de trigo es significativamente mas pobre que aquel del compuesto de la presente descripcion a la misma
concentracion.

Adicionalmente, de acuerdo con los resultados en la Tabla 2, los efectos de control del compuesto de la
presente descripcion a baja concentracion sobre el moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de arroz son
superiores o equivalentes a aquellos de los compuestos de control y el pesticida comercial existente.

Ejemplo de prueba 3: Pruebas de campo

|. Método de prueba del moho polvoriento de pepino:

Método de rociado: Rociado de tallo y hoja (Aplicador: Rociador eléctrico de bateria de litio Xinkangda).
Cultivo de prueba: pepino (variedad: Tianjiao7)

La prueba se llevo a cabo en Shenyang, el campo de prueba fue suelo franco con materias organicas ricas y
manejo normal de fertilizantes y agua, y no se aplicd ningun otro pesticida durante la prueba.

La disposicion de la grafica de prueba fue permutacion aleatoria de bloques; el area de la grafica de prueba: 15
m?; tiempos de repeticion: 3 veces; tiempo y frecuencia de rociado: periodo entre el 28 de septiembre de 2018 y el 11 de
octubre de 2018, dos veces. Dosis de rociado: cada tratamiento se repitié 3 veces, el consumo total de agua fue de 8L.
No se aplicd ningun otro pesticida durante la prueba. El rociado en la prueba se llevé a cabo en dias soleados, y no
llovio al dia siguiente. 15-20 dias después del segundo tratamiento, se investigd la incidencia de manchas de
enfermedad en cada parcela.

Se investigd la incidencia de manchas de enfermedad en cada parcela al seleccionar al azar 4
muestras/parcela y 2 plantas/muestras, todas las hojas/planta, la incidencia de la planta completa se registré al contar el
numero de hojas con enfermedad y al determinar el grado de incidencia.

Norma de calificacion (en unidades de hojas):

Grado 0: ninguna area de mancha foliar;

Grado 1: la relacion del area de mancha foliar al area foliar es menos de 5%;

Grado 3: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 6-10%;

Grado 5: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 11-20%;

Grado 7: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 21-40%;

Grado 9: la relacion del area de mancha foliar al area foliar es mas del 40%;

De acuerdo con el contenido pertinente de las “Pautas para las pruebas de eficacia en campo de pesticidas de
la Republica Popular China (PRC)", se calcul6 el indice de enfermedad de acuerdo con la norma de clasificacion y se

calculé el efecto de control en una unidad de % con base en el indice de enfermedad y se realizaron los datos de
prueba de analisis de significacién mediante el uso del sistema de evaluacion de DPS (DMRT).

11



10

15

20

25

ES2918196 T3

Los resultados se muestran en la Tabla 3.

Tabla 3

Efecto de control (%)

Numero Concentracién (mg/L) Moho polvoriento de pepino
Compuesto 1 200 96.5
P 100 90.0
Pidiflumetofen 100 86.0
Concentrado en suspension 200 90.0

Etirimol al 25%

De acuerdo con los resultados en la Tabla 3, en términos del efecto de control de ensayos de campo, el efecto
de control en el moho polvoriento de pepino del compuesto de la presente descripcion es deseable y obviamente mejor
que el pesticida principal pidiflumetofen y concentrado en suspensién de etirimol.

1. Método de prueba del moho polvoriento de trigo:

Método de rociado: Rociado de tallo y hoja (Aplicador: Rociador eléctrico de bateria de litio Xinkangda).
Cultivos de ensayo: trigo (variedad: Liaochun 10)

La prueba se llevo a cabo en Shenyang, el campo de prueba fue suelo franco con materias organicas ricas y
manejo normal de fertilizantes y agua, y no se aplicd ningun otro pesticida durante la prueba.

La disposicion de la grafica de prueba fue permutacion aleatoria de bloques; el area de la grafica de prueba: 15
m?; tiempos de repeticion: 3 veces; tiempo y frecuencia de rociado: 17 de septiembre de 2018, una vez. Dosis de
rociado: cada tratamiento se repitié 3 veces, el consumo total de agua fue de 8L. No se aplicé ningun otro pesticida
durante la prueba. El rociado en la prueba se llevé a cabo en dias soleados, y no llovio al dia siguiente.

La incidencia de manchas de enfermedad en cada parcela se investigd seleccionando diagonalmente 4
muestras/parcela y 20 plantas/muestras, y se investigé la primera hoja debajo de la hoja de bandera de cada planta.

La norma de clasificacién de la enfermedad de cultivo fue como sigue:

Grado 0: ninguna area de mancha foliar;

Grado 1: la relacion del area de mancha foliar al area foliar es menos de 5%;

Grado 3: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 6-25%;

Grado 5: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 26-50%;

Grado 7: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 51-75%;

Grado 9: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 76-100%;

De acuerdo con el contenido pertinente de las “Pautas para las pruebas de eficacia en campo de pesticidas de la
Republica Popular China (PRC, por sus siglas en inglés)", se calculo el indice de enfermedad de acuerdo con la norma de
clasificacion y se calcul6 el efecto de control en una unidad de % con base en el indice de enfermedad y se realizaron los
datos de prueba de andlisis de significacién mediante el uso del sistema de evaluacion de DPS (DMRT, por sus siglas en

inglés).

Los resultados se muestran en la Tabla 4.
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Tabla 4
, .. Efecto de control (%
Numero Concentracion (mg/L) Moho polvoriento de( t?i)go
Compuesto 1 200 100
P 100 98
Benzovindiflupir 100 95
Pidiflumetofen 100 91.0
Protioconazol 100 93

Los resultados se muestran en la Tabla 4, en términos del efecto de control de experimentos de campo, el
efecto de control en el moho polvoriento de trigo del compuesto de la presente descripcion es deseable y mejor que
benzovindiflupir, pidiflumetofen y protioconazol.

11l. EI método de prueba de roya de soja:

Método de rociado: Rociado de tallo y hoja (Aplicador: Rociador eléctrico de bateria de litio Xinkangda).
Cultivos de ensayo: soja (variedad: Glycine max(L.) Merr).

La prueba se llevo a cabo en Shenyang, el campo de prueba fue suelo franco con materias organicas ricas y
manejo normal de fertilizantes y agua, y no se aplicd ningun otro pesticida durante la prueba.

La disposicion de la grafica de prueba fue permutacion aleatoria de bloques; el area de la grafica de prueba: 25
m?; tiempos de repeticion: 3 veces; tiempo y frecuencia de rociado: 2 veces el 11 de agosto de 2018 y 21 de agosto de
2018, respectivamente. Dosis de rociado: cada tratamiento se repitié 3 veces, el consumo total de agua fue de 8L. No se
aplicé ningun otro pesticida durante la prueba. El rociado en la prueba se llevd a cabo en dias soleados, y no llovié al
dia siguiente. 15-20 dias después del segundo tratamiento con rociado, se investigo el efecto de control.

Se investigd la incidencia de manchas de enfermedad en cada parcela mediante selecciéon diagonal de 5
muestras/parcela y 20 plantas/muestras, 10 hojas/planta.

La norma de clasificaciéon de la enfermedad de cultivo fue como sigue:

Grado 0: ninguna area de mancha foliar;

Grado 1: la relacion del area de mancha foliar al area foliar es menos de 5%j;

Grado 3: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 6-25%;

Grado 5: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 26-50%;

Grado 7: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 51-75%;

Grado 9: la relacion del area de mancha foliar al area foliar esta entre 76-100%;

De acuerdo con el contenido pertinente de las “Pautas para las pruebas de eficacia en campo de pesticidas de
la Republica Popular China (PRC)", se calculd el indice de enfermedad de acuerdo con la norma de clasificacion y se
calculé el efecto de control en una unidad de % con base en el indice de enfermedad y se realizaron los datos de

prueba de analisis de significacién mediante el uso del sistema de evaluacion de DPS (DMRT).

Los resultados se muestran en la Tabla 5.
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Tabla 5

Numero Dosis (mg/L) Efecto de control (%)

50 92.67

Compuesto 1 75 94.56

100 97.69

50 80.14

Compuesto 4 75 85.62

5 100 93.11

50 91.46

Benzovindiflupir 75 94.51

100 97.15

Protioconazol 50 91.15

ZORRO 75 90.24

Azoxystrobin 50 84.62

CD 0.00

El resultado indica que los compuestos de la presente descripcion tienen un deseable efecto de control en la
roya de soja, su efecto de control es equivalente a benzovindiflupir, y es obviamente mejor que protioconazol, FOX y
10 azoxistrobina.

El contenido anterior describe en detalle las modalidades preferidas de la presente descripcion, pero la
presente descripcion no se limita a las mismas. El ambito de proteccion es definido por las reivindicaciones adjuntas.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de pirazol-amida, caracterizado porque tiene una estructura representada por la siguiente Formula (1):

F
F

/ N
N | N
A j@
Fy

2. Una aplicacion del compuesto de conformidad con la reivindicaciéon 1, caracterizada porque es para la prevencion y
tratamiento de la roya de soja.

F2 Formula (1).

3. Una aplicacion del compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizada porque es para la prevencion y
tratamiento de la roya de maiz.

4. Una aplicacion del compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizada porque es para la prevencion y
tratamiento del moho polvoriento de trigo.

5. Una aplicacion del compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizada porque es para la prevencion y
tratamiento del moho polvoriento de pepino.

6. Una aplicacion del compuesto de conformidad con la reivindicacién 1, caracterizada porque es para la prevencion y
tratamiento del afiublo de la vaina de arroz.

~

. Una aplicacién del compuesto de conformidad con la reivindicacion 1, caracterizada porque es para la preparacion de
un pesticida para la prevencion y tratamiento de al menos dos enfermedades de cultivo del grupo que consiste de
roya de soja, roya de maiz, moho polvoriento de trigo, moho polvoriento de pepino y afiublo de la vaina de arroz.

o]

. Un fungicida que comprende un ingrediente activo y material auxiliar, caracterizado porque el ingrediente activo
comprende el compuesto de pirazol-amida de la reivindicacion 1.

9. El fungicida de conformidad con la reivindicacién 8, caracterizado porque el ingrediente activo esta contenido en una
cantidad de 1% en peso a 99.9% en peso.

10. El fungicida de conformidad con la reivindicaciéon 8 o 9, caracterizado porque la forma de dosis del fungicida es al

menos una seleccionada del grupo que consiste de concentrado emulsionable, concentrado en suspension, polvo en
agua, polvo en polvo, granulo, solucién acuosa, cebo, licor madre y polvo madre.
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