ES 2 978 668 T3

OFICINA ESPANOLA DE
PATENTES Y MARCAS

ESPANA @Nﬂmero de publicacion: 2 978 668
@Int. Cl.:

AO1N 43/653 )
AO01N 47/18 ( )
AQ01P 3/00 ( )
AO01N 43/54 ( )
AO01N 43/56 ( )
AO01N 43/40 (2006.01)
( )
( )
( )
( )

AO01N 43/30
AO01N 43/88
AO01N 43/713
AO01N 37/50

®@ TRADUCCION DE PATENTE EUROPEA T3

Fecha de presentacion y nimero de la solicitud internacional: ~ 20.04.2020  PCT/JP2020/016993
Fecha y nlimero de publicacion internacional: 22.10.2020 WO020213739

Fecha de presentacién y nimero de la solicitud europea:  20.04.2020 E 20791025 (8)
@ Fecha y nimero de publicacion de la concesion europea: 03.04.2024  EP 3957177

Titulo: Agente fungicida para uso agricola u horticola, método de control de enfermedades de las
plantas, y producto para el uso en el control de enfermedades de las plantas

Prioridad: @ Titular/es:

19.04.2019 JP 2019080497 KUREHA CORPORATION (100.0%)
3-3-2, Nihonbashi-Hamacho

Fecha de publicacion y mencién en BOPI de la Chuo-ku Tokyo 103-8552, JP
traduccién de la patente: @ Inventor/es:

17.09.2024 TATEISHI, HIDEAKI;
KIMURA, ERINA;
KOSHIYAMA, TATSUYUKI y
ISHIKAWA, MAYUMI

Agente/Representante:
DEL VALLE VALIENTE, Sonia

AVisO:En el plazo de nueve meses a contar desde la fecha de publicacion en el Boletin Europeo de Patentes, de
la mencién de concesion de la patente europea, cualquier persona podra oponerse ante la Oficina Europea
de Patentes a la patente concedida. La oposicion debera formularse por escrito y estar motivada; sélo se
considerara como formulada una vez que se haya realizado el pago de la tasa de oposicion (art. 99.1 del
Convenio sobre Concesion de Patentes Europeas).




10

15

20

25

30

35

40

ES 2978 668 T3

DESCRIPCION

Agente fungicida para uso agricola u horticola, método de control de enfermedades de las plantas, y producto para el
uso en el control de enfermedades de las plantas

Campo técnico

La presente invencidn se refiere a un fungicida agricola u horticola. Especificamente, la presente invencién se refiere
a un fungicida agricola u horticola que incluye una pluralidad de principios activos.

Técnica anterior

Ha habido una necesidad de fungicidas agricolas u horticolas que tengan una baja toxicidad para los seres humanos
y los animales, una excelente seguridad en la manipulacién y un alto efecto de control sobre una amplia gama de
enfermedades de las plantas. Los fungicidas a base de azol son conocidos como fungicidas agricolas u horticolas que
tienen un alto efecto de control.

El documento CA 3 071 569 A1 se refiere a un agente de control de enfermedades de las plantas que tiene una baja
toxicidad para los seres humanos y los animales, al mismo tiempo que tiene una excelente seguridad durante la
manipulacién, y que muestra un excelente efecto de control sobre una amplia gama de enfermedades de las plantas
y una alta actividad antibacteriana contra los patégenos de las plantas. Ademas, se describe un compuesto
representado por la Férmula general (1) o una forma de N-6xido o una sal agroquimicamente aceptable del mismo.
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El documento WO 2021/170830 A1 describe una composicién adecuada para el control de enfermedades provocadas
por fitopatégenos que comprende(A) un compuesto de formula | en donde R' y R? independientemente entre si son
halégeno, ciano o haloalquilo C1 a Cs, R® es hidrégeno, alquilo C1 a Cs, alquenilo C1 a Cs, o alquinilo C1a Cs, Aes CH
o N, y Xes CHy, C(=0), O, 0 S; y (B) al menos un compuesto seleccionado entre compuestos conocidos por su
actividad fungicida; y un método de control de enfermedades en plantas Utiles, especialmente enfermedades de
manchas foliares en cereales.
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El documento WO 2014/095994 A1 describe composiciones que comprenden como componente | un compuesto de

la siguiente férmula |
0 R’
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en donde R' es alquilo (C1 a C4), cicloalquilo (Cs a Cs), alquinilo (C2 a C4) 0 CH20OCHs; R es hidrégeno, alquilo (C1 a
Cs), alquenilo (C2 a Ca), o alquinilo (C2a C4); R®es Clo CF3; y R*es Cl;
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y como componente Il un principio activo.

Por el documento WO 2018/145921 A1 se conocen combinaciones de compuestos activos que comprenden al menos
un derivado de triazol de la Férmula () a continuacién, asi como al menos otro fungicida. EI documento WO
2018/145921 A1 se refiere ademas a composiciones que comprenden dichas combinaciones de compuestos, y al uso
de las mismas como agentes biolégicamente activos, especialmente para el control de microorganismos nocivos en
la proteccidn de cultivos y en la proteccién de materiales y como reguladores del crecimiento vegetal.

O
Y?(I\N/ N\>

Listado de citas

Documento de patente

Documento de patente 1: JP 2014-520832 T

Documento de patente 2: JP 58-170770 A

Resumen de la invencién

Problema técnico

En el ambito del control de enfermedades mediante fungicidas agricolas u horticolas, existen problemas como el
impacto sobre organismos no objetivo y el medio ambiente, y la aparicién de hongos resistentes a los productos
quimicos. Por lo tanto, con el fin de reducir la toxicidad para los organismos no objetivo y los dafios ambientales, asi
como para suprimir la aparicién de resistencia quimica, existe la necesidad de productos quimicos que puedan

proporcionar un alto efecto de control al tiempo que reducen la cantidad de dispersién de los productos quimicos.

La presente invencién se ha realizado en vista de los problemas anteriores, y un objeto de la presente invencién es
proporcionar un fungicida agricola u horticola que satisfaga las demandas anteriores.

Solucién al problema

Para resolver los problemas anteriores, los presentes inventores han estudiado intensamente y han descubierto que
un derivado de azol representado por la siguiente Férmula general (I) tiene una actividad excelente, y que una
formulacién mixta del derivado de azol y otro principio activo consigue un efecto sinérgico, y asi han completado la
presente invencién.

El fungicida agricola u horticola de la presente invencidn se describe en la reivindicacidén independiente 1. El fungicida
agricola u horticola de la presente invencién incluye un derivado de azol representado por la siguiente Férmula general
(I) como principio activo, e incluye ademés otro principio activo:

[Quim. 1]
Rl M=y
P f’”"'\"\_w‘}":; g
fﬂgi,ﬁ“"”'g" Z \ 1 E :} CoR?
‘\‘%M ’M,Y,ﬁ’ MMJV
5,
(R, .
en donde
AesN;

D es hidrégeno;
R' es hidrégeno;

R2 es -OMe;
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R* es un grupo halégeno;

R3 es un grupo halégeno;

E es un grupo fenilo;

n R3s estan unidos a cualquier sitio de sustitucion, nes 0, 1,2, 3 0 4;
Y es un atomo de oxigeno unido a cualquier posicién de E;

Z es un grupo fenilo;

m R*s estan unidos a cualquier posicién de sustitucion; y

mes1,2 3, 405.

Efectos ventajosos de la invencién

El fungicida agricola u horticola de la presente invencién tiene una excelente actividad fungicida contra muchos hongos
que causan enfermedades de las plantas, y puede reducir la cantidad de uso de cada principio activo.

Descripcién de las realizaciones

A continuacién, se explicara una realizacion preferida para llevar a cabo la presente invencién.

El fungicida agricola u horticola segln la presente realizacién incluye una pluralidad de principios activos, y
especificamente, incluye un derivado especifico de azol como principio activo, y ademas incluye otro principio activo.
La inclusién de una pluralidad de principios activos proporciona un efecto superior al previsto a partir de los efectos
obtenidos cuando cada principio activo se utiliza solo. En primer lugar, se describiran los principios activos.

1. Derivado de azol

El derivado de azol, que es uno de la pluralidad de principios activos contenidos en el fungicida agricola u horticola de
la presente realizacion, esta representado por la siguiente Férmula general (1) (en lo sucesivo, derivado de azol (1)).

[Quim. 2]

En la Férmula general (1), A es N. D es hidrégeno.
R' es hidrégeno.
R? es -OMe.

E es un grupo fenilo. La forma en la que E es un grupo fenilo es como se muestra en la siguiente Férmula general (I').

[Quim. 3]
Rl {A%
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R3 es un grupo halégeno. Algunos ejemplos del grupo haldégeno incluyen grupos cloro, bromo, yodo y fltior. En el grupo
fenilo E, la posicion de sustitucion de R® se encuentra en la posicion 2, 3, 5, 0 6, y preferiblemente en la posicién 2. El
nesO0, 1,2 o0 3, preferiblemente 1.
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R* es un grupo halégeno. Algunos ejemplos del grupo halégeno son grupos cloro, bromo, yodo y flGor.
Y es un atomo de oxigeno unido a cualquier posicion del grupo fenilo al que se une (R3)n.

Y estéa unido a la posicién orto, meta o para, preferiblemente la posicién meta o para del grupo fenilo sustituido con
R3.

Z es un grupo fenilo

Los m R*s estan unidos a cualquier posicion de sustitucion, preferiblemente en la posicién 2, 3, 405. mes 1,2, 3, 4
05.

Algunos ejemplos particularmente preferidos del derivado de azol (I) se enumeran en la tabla 1 a continuacién. R, R?,
R3, R%e Y en la tabla 1 a continuacién corresponden a R', R2 R3 R*e Y en la féormula quimica (la) a continuacién,
respectivamente. Cada uno de los derivados de azol especificos indicados por cada numero de compuesto puede
denominarse “derivado de azol N” (N es el niUmero de compuesto) en lo sucesivo.

[Quim. 4]

mﬁﬁ
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Algunos ejemplos segun la presente invencién son los compuestos ndms. |-1, -6, I-10 a 1-17, 1-19 a I-21, I-25 a 1-32,
[-36 a |-45, 1-228, 1-230 a |-232, |-236 a 1-243, 1-247 a |-256, |-334, 1336 a |-338, 1-342 a -349, y |-353 a |-362, Los otros
compuestos nims. I-2 a I-5, I-7 a |-9, -18, |-22 a |-24, 1-33 a |-35, |-46 a |-227, |-229, 1-233 a |-235, |-244 a 1-246, 1-257
a 1-333, 1-335, 1-339 a 1-341, 1-350 a I-352, y 1-363 a |1-439 no son segun la presente invencién.

[Tabla 1-1]
Compuesto n.° R R? (R®n (R"m Y
[-1 H OMe 2-Cl 4-Cl -O-
[-2 H OMe 2-Me 4-Cl -O-
-3 H OMe 2-MeO 4-Cl -O-
-4 H OMe 2-CN 4-Cl -O-
I-5 H OMe H 4-Cl -O-
-6 H OMe 3-Cl 4-Cl -O-
[-7 H OMe 2-OCFs 4-Cl -O-
-8 H OMe 2-SF3 4-Cl -O-
-9 H OMe 3-CF3 4-Cl -O-
[-10 H OMe 3-F 4-Cl -O-
[-11 H OMe 3-Br 4-Cl -O-
[-12 H OMe 2,3-Clz 4-Cl -O-
[-13 H OMe 2,3-F2 4-Cl -O-
[-14 H OMe 2,5-Clz 4-Cl -O-
[-15 H OMe 2,5-F2 4-Cl -O-
[-16 H OMe 2,6-CI2 4-Cl -O-
[-17 H OMe 2,6-F2 4-Cl -O-
[-18 H OMe 2-Cl 4-MeO -O-
[-19 H OMe 2-Cl 2-Cl -O-
[-20 H OMe 2-Cl 3-Cl -O-
[-21 H OMe 2-Cl 2,4-Cl2 -O-
[-22 H OMe 2-Cl 4-OCF3 -O-
[-23 H OMe 2-Cl 4-CFs -O-
[-24 H OMe 2-Cl 4-tBu -O-
[-25 H OMe 2-Cl 4-Br -O-
[-26 H OMe 2-Cl 4-F -O-
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[-27 H OMe 2-Cl 3,4-Cls -O-
[-28 H OMe 2-Cl 3,4-F2 -O-
[-29 H OMe 2-Cl 3-F, 4-Cl -O-
[-30 H OMe 2-Cl 3-Cl, 4-F -O-
[-31 H OMe 2-Cl 2,4-F2 -O-
[-32 H OMe 2-Cl 2-F, 4-Cl -O-
[Tabla 1-2]
[-33 H OMe 2-Cl 4-SFs3 -O-
[-34 H OMe 2-Cl 4-Me -O-
[-35 H OMe 2-Cl 4-CN -O-
[-36 H OMe 2-Cl 3,4,5-Cls -O-
[-37 H OMe 2-Cl 3,4,5-F3 -O-
[-38 H OMe 2-Cl 2,4,6-Cls -O-
-39 H OMe 2-Cl 2,4,6-F3 -O-
[-40 H OMe 2-Cl 3-F, 4-Br -O-
[-41 H OMe 2-Cl 3-Br, -F -O-
[-42 H OMe 2-Cl 2,4-Brs -O-
[-43 H OMe 2-Cl 2-F, 4-Br -O-
[-44 H OMe 2-Cl 3-Cl, 4-Br -O-
[-45 H OMe 2-Cl 3-Br, 4-Cl -O-
|-46 H OEt 2-Cl 4-Cl -O-
I-47 H O-iPr 2-Cl 4-Cl -O-
[-48 H OCHs(CsHs) 2-Cl 4-Cl -O-
[-49 H O-nPr 2-Cl 4-Cl -O-
I-50 H O-nBu 2-Cl 4-Cl -O-
I-51 H O-iBu 2-Cl 4-Cl -O-
[-52 H O-tBu 2-Cl 4-Cl -O-
[-53 H O-CsH12 2-Cl 4-Cl -O-
[-54 H NHMe 2-Cl 4-Cl -O-
[-55 H NMe2 2-Cl 4-Cl -O-
I-56 H NHEt 2-Cl 4-Cl -O-
I-57 H NEt2 2-Cl 4-Cl -O-
I-58 H NH-nPr 2-Cl 4-Cl -O-
I-59 H N(nPr)2 2-Cl 4-Cl -O-
[-60 H Morforino- 2-Cl 4-Cl -O-
1-61 H Piperidino- 2-Cl 4-Cl -O-
[-62 H Pirrolidino- 2-Cl 4-Cl -O-
|-63 Me OMe 2-Cl 4-Cl -O-
|-64 MeCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
-85 tBuCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
|-66 PhCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
|-67 C3HsCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
[Tabla 1-3]

|-68 MeOCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
I-69 Me2NCO- OMe 2-Cl 4-Cl -O-
I-70 H OMe 2-Cl 4-Cl -S-
I-71 H OMe 2-Cl 4-Cl -S(0)-
[-72 H OMe 2-Cl 4-Cl -S(O)e-
[-73 H OMe 2-Cl 4-Cl -NH-
[-74 H OMe 2-Cl 4-Cl -NMe-
I-75 H OMe 2-Cl 4-Cl -N(CH2Ph)
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[-76 H OMe 2-Cl 4-Cl -CH20O-
I-77 H OMe 2-Cl 4-Cl -OCH2-
I-78 H OEt 2-Cl 4-Br -O-
I-79 H O-iPr 2-Cl 4-Br -O-
I-80 H OCHs3(CsHs) 2-Cl 4-Br -O-
1-81 H O-nPr 2-Cl 4-Br -O-
[-82 H O-nBu 2-Cl 4-Br -O-
[-83 H O-tBu 2-Cl 4-Br -O-
-84 H NMe2 2-Cl 4-Br -O-
-85 H NEt2 2-Cl 4-Br -O-
|-86 H Morforino- 2-Cl 4-Br -O-
[-87 H Piperidino- 2-Cl 4-Br -O-
|-88 Me OMe 2-Cl 4-Br -O-
-89 MeCO- OMe 2-Cl 4-Br -O-
[-90 Me2NCO- OMe 2-Cl 4-Br -O-
1-91 H OMe 2-Cl 4-Br -CH20O-
[-92 H OMe 2-Cl 4-Br -OCH2-
[-93 H OEt 2-Cl 4-CFs -O-
[-94 H O-iPr 2-Cl 4-CFs -O-
[-95 H OCHs3(CsHs) 2-Cl 4-CF3 -O-
[-96 H O-nPr 2-Cl 4-CFs -O-
[-97 H O-nBu 2-Cl 4-CFs -O-
[-98 H O-tBu 2-Cl 4-CFs -O-
[-99 H NMe2 2-Cl 4-CF3 -O-
[-100 H NEt2 2-Cl 4-CFs -O-
[-101 H Morforino- 2-Cl 4-CF3 -O-
[-102 H Piperidino- 2-Cl 4-CF3 -O-
[Tabla 1-4]
[-103 Me OMe 2-Cl 4-CFs -O-
[-104 MeCO- OMe 2-Cl 4-CF3 -O-
[-105 Me2NCO- OMe 2-Cl 4-CFs -O-
[-106 H OMe 2-Cl 4-CF3 -CH20O-
[-107 H OMe 2-Cl 4-CF3 -OCHa»-
[-108 H OEt 2-Cl 4-OCF3 -O-
[-109 H O-iPr 2-Cl 4-OCF3 -O-
1-110 H OCHj3(CsHe) 2-Cl 4-OCFs3 -O-
[-111 H O-nPr 2-Cl 4-OCF3 -O-
-112 H O-nBu 2-Cl 4-OCF3 -O-
-113 H O-tBu 2-Cl 4-OCF3 -O-
-114 H NMe2 2-Cl 4-OCF3 -O-
1-115 H NEt2 2-Cl 4-OCF3 -O-
[-116 H Morforino- 2-Cl 4-OCF3 -O-
-117 H Piperidino- 2-Cl 4-OCF3 -O-
1-118 Me OMe 2-Cl 4-OCF3 -O-
1-119 MeCO- OMe 2-Cl 4-OCF3 -O-
[-120 Me2NCO- OMe 2-Cl 4-OCF3 -O-
[-121 H OMe 2-Cl 4-OCF3 -CH20O-
[-122a H OMe 2-Cl 4-OCF3 -OCHa»-
[-122 H OMe 2-CFs 4-Cl -O-
[-123 H OMe 2-CFs 4-MeO -O-
[-124 H OMe 2-CFs 2-Cl -O-
[-125 H OMe 2-CFs 3-Cl -O-
[-126 H OMe 2-CFs 2,4-Cl> -O-
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[-127 H OMe 2-CFs 4-OCF3 -O-
[-128 H OMe 2-CFs 4-CF3 -O-
[-129 H OMe 2-CFs 4-tBu -O-
1-130 H OMe 2-CFs 4-Br -O-
1-131 H OMe 2-CFs 4-F -O-
[-132 H OMe 2-CFs 3,4-Cl> -O-
[-133 H OMe 2-CFs 3,4-F2 -O-
[-134 H OMe 2-CFs 3-F-4-Cl -O-
[-135 H OMe 2-CFs 3-Cl, 4-F -O-
I-136 H OMe 2-CFs 2,4-F> -O-
[Tabla 1-5]
[-137 H OMe 2-CFs 3-F, 4-Cl -O-
1-138 H OMe 2-CFs -O-
[-139 H OMe 2-CFs 4-Me -O-
I-140 H OMe 2-CFs 4-CN -O-
I-141 H OMe 2-CFs 3,4, 5-Cls -O-
[-142 H OMe 2-CFs 3, 4,5-F3 -O-
[-143 H OMe 2-CFs 2,4, 6-Cls -O-
I-144 H OMe 2-CFs 2,4, 6-F3 -O-
I-145 H OMe 2-CFs 3-F, 4-Br -O-
I-146 H OMe 2-CFs 3-Br, 4-F -O-
I-147 H OMe 2-CFs 2, 4-Br2 -O-
I-148 H OMe 2-CFs 2-F, 4-Br -O-
I-149 H OMe 2-CFs 3-Cl, 4-Br -O-
I-150 H OMe 2-CFs 3-Br, 4-Cl -O-
[-151 H OEt 2-CF3 4-Cl -O-
[-152 H O-iPr 2-CF3 4-Cl -O-
[-153 H OCH3(C3sHs) 2-CF3 4-Cl -O-
I-154 H O-nPr 2-CFs 4-Cl -O-
[-155 H O-nBu 2-CF3 4-Cl -O-
I-156 H O-iBu 2-CFs 4-Cl -O-
I-157 H O-tBu 2-CFs 4-Cl -O-
I-158 H O-CeH12 2-CF3 4-Cl -O-
I-159 H NHMe 2-CFs 4-Cl -O-
I-160 H NMe 2-CFs 4-Cl -O-
I-161 H NHEt 2-CF3 4-Cl -O-
[-162 H NEt> 2-CF3 4-Cl -O-
[-163 H NF-nPr 2-CF3 4-Cl -O-
I-164 H N(nPr)2 2-CF3 4-Cl -O-
[-165 H Morforino- 2-CFs 4-Cl -O-
I-166 H Piperidino- 2-CFs 4-Cl -O-
I-167 H Pirrolidino- 2-CFs 4-Cl -O-
I-168 Me OMe 2-CFs 4-Cl -O-
[-169 MeCO- OMe 2-CF3 4-Cl -O-
[-170 tBuCO- OMe 2-CFs 4-Cl -O-
1-171 PhCO- OMe 2-CF3 4-Cl -O-
[Tabla 1-6]
[-172 C3HsCO- OMe 2-CF3 4-Cl -O-
[-173 MeOCO- OMe 2-CF3 4-Cl -O-
[-174 MeoNCO- OMe 2-CFs 4-Cl -O-
[-175 H OMe 2-CFs 4-Cl -S-
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[-176 H OMe 2-CFs 4-Cl -8(0)-
[-177 H OMe 2-CFs 4-Cl -S(0)2-
[-178 H OMe 2-CFs 4-Cl -NH-
[-179 H OMe 2-CFs 4-Cl -NMe-
[-180 H OMe 2-CFs 4-Cl -N(CH2zPh)
[-181 H OMe 2-CFs 4-Cl -CH20O-
[-182 H OMe 2-CFs 4-Cl -OCHz-
[-183 H OEt 2-CFs 4-Br -O-
[-184 H O-iPr 2-CFs 4-Br -O-
[-185 H OCH3(CsHs) 2-CFs 4-Br -O-
[-186 H O-nPr 2-CFs 4-Br -O-
[-187 H O-nBu 2-CFs 4-Br -O-
[-188 H O-tBu 2-CFs 4-Br -O-
[-189 H NMez 2-CFs 4-Br -O-
[-190 H NEt2 2-CFs 4-Br -O-
1-191 H Morforino- 2-CFs 4-Br -O-
[-192 H Piperidino- 2-CFs 4-Br -O-
[-193 Me OMe 2-CFs 4-Br -O-
[-194 MeCO- OMe 2-CFs 4-Br -O-
[-195 Me2NCO- OMe 2-CFs 4-Br -O-
[-196 H OMe 2-CFs 4-Br -CH20O-
[-197 H OMe 2-CFs 4-Br -OCHz-
[-198 H OEt 2-CFs 4-CFs -O-
[-199 H O-iPr 2-CFs 4-CFs -O-
[-200 H OCH3s(CsHs) 2-CFs 4-CF3 -O-
[-201 H O-nPr 2-CFs 4-CFs -O-
[-202 H O-nBu 2-CFs 4-CFs -O-
[-203 H O-tBu 2-CFs 4-CFs -O-
[-204 H NMez 2-CFs 4-CFs -O-
[-205 H NEt2 2-CFs 4-CFs -O-
[-206 H Morforino- 2-CFs 4-CF3 -O-
[Tabla 1-7]
[-207 H Piperidino- 2-CFs 4-CFs -O-
[-208 Me OMe 2-CFs 4-CFs -O-
[-209 MeCO- OMe 2-CFs 4-CFs -O-
[-210 Me2NCO- OMe 2-CFs 4-CFs -O-
[-211 H OMe 2-CFs 4-CFs -CH20-
[-212 H OMe 2-CFs 4-OCFs3 -OCHo-
[-213 H OEt 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-214 H O-iPr 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-215 H OCH3s(CsHs) 2-CFs 4-OCF3 -O-
[-216 H O-nPr 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-217 H O-nBu 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-218 H O-tBu 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-219 H NMez 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-220 H NEt2 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-221 H Morforino- 2-CFs 4-OCF3 -O-
[-222 H Piperidino- 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-223 Me OMe 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-224 MeCO- OMe 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-225 Me2NCO- OMe 2-CFs 4-OCFs3 -O-
[-226 H OMe 2-CFs 4-OCFs3 -CH20-
[-227 H OMe 2-CFs 4-OCFs3 -OCHo-
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[-228 H OMe 2-Br 4-Cl -O-
[-229 H OMe 2-Br 4-MeO -O-
[-230 H OMe 2-Br 2-Cl -O-
[-231 H OMe 2-Br 3-Cl -O-
[-232 H OMe 2-Br 2,4-Cl2 -O-
[-233 H OMe 2-Br 4-OCF3 -O-
[-234 H OMe 2-Br 4-CFs -O-
[-235 H OMe 2-Br 4-tBu -O-
[-236 H OMe 2-Br 4-Br -O-
[-237 H OMe 2-Br 4-F -O-
[-238 H OMe 2-Br 3,4-Cl2 -O-
[-239 H OMe 2-Br 3,4-F2 -O-
[-240 H OMe 2-Br 3-F-4-Cl -O-
[-241 H OMe 2-Br 3-Cl, 4-F -O-
[Tabla 1-8]
[-242 H OMe 2-Br 2,4-F23 -O-
[-243 H OMe 2-Br 3-F, 4-Cl -O-
[-244 H OMe 2-Br -O-
[-245 H OMe 2-Br 4-Me -O-
[-246 H OMe 2-Br 4-CN -CH20-
[-247 H OMe 2-Br 3, 4, 5-Cls -OCHo-
[-248 H OMe 2-Br 3,4, 5-Fs -O-
[-249 H OMe 2-Br 2,4,6-Cls -O-
[-250 H OMe 2-Br 2,4,6-F3 -O-
[-251 H OMe 2-Br 3-F, 4-Br -O-
[-252 H OMe 2-Br 3-Br, 4-F -O-
[-253 H OMe 2-Br 2, 4-Brz -O-
[-254 H OMe 2-Br 2-F, 4-Br -O-
[-255 H OMe 2-Br 3-Cl, 4-Br -O-
[-256 H OMe 2-Br 3-Br, 4-Cl -O-
[-257 H OEt 2-Br 4-Cl -O-
[-258 H O-iPr 2-Br 4-Cl -O-
[-259 H OCHs3(CsHe) 2-Br 4-Cl -O-
[-260 H O-nPr 2-Br 4-Cl -O-
[-261 H O-nBu 2-Br 4-Cl -CH20-
[-262 H O-iBu 2-Br 4-Cl -OCH2-
[-263 H O-tBu 2-Br 4-Cl -O-
|-264 H O-CsH12 2-Br 4-Cl -O-
[-265 H NHMe 2-Br 4-Cl -O-
|-266 H NMe 2-Br 4-Cl -O-
|-267 H NHEt 2-Br 4-Cl -O-
|-268 H NEt2 2-Br 4-Cl -O-
[-269 H NF-nPr 2-Br 4-Cl -O-
[-270 H N(nPr)2 2-Br 4-Cl -O-
[-271 H Morforino- 2-Br 4-Cl -O-
[-272 H Piperidino- 2-Br 4-Cl -O-
[-273 H Pirrolidino- 2-Br 4-Cl -O-
[-274 Me OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-275 MeCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-276 tBuCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-

10
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[Tabla 1-9]
|-277 PhCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-278 CsHsCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-279 MeOCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-280 Me2NCO- OCHs 2-Br 4-Cl -O-
[-281 H OMe 2-Br 4-Cl -S-
[-282 H OMe 2-Br 4-Cl -S(0)-
[-283 H OMe 2-Br 4-Cl -S(0)2-
[-284 H OMe 2-Br 4-Cl -NH-
[-285 H OMe 2-Br 4-Cl -NMe-
|-286 H OMe 2-Br 4-Cl -N(CH2Ph)
[-287 H OMe 2-Br 4-Cl -CH20O-
[-288 H OMe 2-Br 4-Cl -OCH>-
[-289 H OEt 2-Br 4-Br -O-
[-290 H O-iPr 2-Br 4-Br -O-
[-291 H OCHj3(CsHe) 2-Br 4-Br -O-
[-292 H O-nPr 2-Br 4-Br -O-
[-293 H O-nBu 2-Br 4-Br -O-
[-294 H O-tBu 2-Br 4-Br -O-
[-295 H NMe:> 2-Br 4-Br -O-
[-296 H NEt2 2-Br 4-Br -O-
[-297 H Morforino- 2-Br 4-Br -O-
[-298 H Piperidino- 2-Br 4-Br -O-
[-299 Me OMe 2-Br 4-Br -O-
[-300 MeCO- OMe 2-Br 4-Br -O-
[-301 Me2NCO- OMe 2-Br 4-Br -O-
[-302 H OMe 2-Br 4-Br -CH20-
[-303 H OMe 2-Br 4-Br -OCH>-
[-304 H OEt 2-Br 4-CF3 -O-
[-305 H O-iPr 2-Br 4-CF3 -O-
[-306 H OCHj3(CsHe) 2-Br 4-CF3 -O-
[-307 H O-nPr 2-Br 4-CF3 -O-
[-308 H O-nBu 2-Br 4-CF3 -O-
[-309 H O-tBu 2-Br 4-CF3 -O-
[-310 H NMe:> 2-Br 4-CF3 -O-
[-311 H NEt2 2-Br 4-CF3 -O-

[Tabla 1-10]
[-312 H Morforino- 2-Br 4-CF3 -O-
[-313 H Piperidino- 2-Br 4-CFs -O-
1-314 Me OMe 2-Br 4-CF3 -O-
[-315 MeCO- OMe 2-Br 4-CF3 -O-
[-316 Me2NCO- OMe 2-Br 4-CF3 -O-
[-317 H OMe 2-Br 4-CF3 -CH20-
[-318 H OMe 2-Br 4-CF3 -OCHa»-
1-319 H OEt 2-Br 4-OCF3 -O-
[-320 H O-iPr 2-Br 4-OCF3 -O-
[-321 H OCHj3(CsHe) 2-Br 4-OCF3 -O-
[-322 H O-nPr 2-Br 4-OCF3 -O-
[-323 H O-nBu 2-Br 4-OCF3 -O-
[-324 H O-tBu 2-Br 4-OCF3 -O-
[-325 H NMe:> 2-Br 4-OCF3 -O-
[-326 H NEt2 2-Br 4-OCF3 -O-
[-327 H Morforino- 2-Br 4-OCF3 -O-
1-328 H Piperidino- 2-Br 4-OCFs3 -O-

1
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[-329 Me OM 2-Br 4-OCFs3 -O-
[-330 MeCO- OM 2-Br 4-OCFs3 -O-
[-331 Me2NCO- OM 2-Br 4-OCFs3 -O-
[-332 H OM 2-Br 4-OCFs3 -CH20O-
[-333 H OM 2-Br 4-OCFs3 -OCHa»-
[-334 H OM 2-F 4-Cl -O-
[-335 H OM 2-F 4-MeO -O-
[-336 H OM 2-F 2-Cl -O-
[-337 H OM 2-F 3-Cl -O-
[-338 H OM 2-F 2,4-Cl2 -O-
[-339 H OM 2-F 4-OCFs3 -O-
[-340 H OM 2-F 4-CFs -O-
[-341 H OM 2-F 4-tBu -O-
[-342 H OM 2-F 4-Br -O-
[-343 H OM 2-F 4-F -O-
[-344 H OM 2-F 3,4-Cl2 -O-
[-345 H OM 2-F 3,4-F2 -O-
[-346 H OM 2-F 3-F-4-Cl -O-
[Tabla 1-11]
[-347 H OMe 2-F 3-Cl, 4-F -O-
[-348 H OMe 2-F 2,4-F23 -O-
[-349 H OMe 2-F 3-F, 4-Cl -O-
[-350 H OMe 2-F -O-
[-351 H OMe 2-F 4-Me -O-
[-352 H OMe 2-F 4-CN -O-
[-353 H OMe 2-F 3, 4, 5-Cls -O-
[-354 H OMe 2-F 3,4, 5-F3 -O-
[-355 H OMe 2-F 2,4,6-Cls -O-
[-356 H OMe 2-F 2,4,6-Fs -O-
[-357 H OMe 2-F 3-F, 4-Br -O-
[-358 H OMe 2-F 3-Br, 4-F -O-
[-359 H OMe 2-F 2, 4-Brz -O-
[-360 H OMe 2-F 2-F, 4-Br -O-
[-361 H OMe 2-F 3-Cl, 4-Br -O-
[-362 H OMe 2-F 3-Br, 4-Cl -O-
[-363 H OEt 2-F 4-Cl -O-
[-364 H O-iPr 2-F 4-Cl -O-
[-365 H OCHj3(CsHe) 2-F 4-Cl -O-
[-366 H O-nPr 2-F 4-Cl -O-
[-367 H O-nBu 2-F 4-Cl -O-
[-368 H O-iBu 2-F 4-Cl -O-
[-369 H O-tBu 2-F 4-Cl -O-
[-370 H O-CsH12 2-F 4-Cl -O-
[-371 H NHMe 2-F 4-Cl -O-
[-372 H NMe 2-F 4-Cl -O-
[-373 H NHEt 2-F 4-Cl -O-
[-374 H NEt2 2-F 4-Cl -O-
[-375 H NF-nPr 2-F 4-Cl -O-
[-376 H N(nPr)2 2-F 4-Cl -O-
[-377 H Morforino- 2-F 4-Cl -O-
[-378 H Piperidino- 2-F 4-Cl -O-
[-379 H Pirrolidino- 2-F 4-Cl -O-
[-380 Me OCHs 2-F 4-Cl -O-
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| 1-381 | MeCO- OCHj3 2-F 4-Cl -O-

[Tabla 1-12]
[-382 tBuCO- OCHs 2-F 4-Cl -O-
[-383 PhCO- OCHs 2-F 4-Cl -O-
[-384 CsHsCO- OCHs 2-F 4-Cl -O-
[-385 MeOCO- OCHs 2-F 4-Cl -O-
[-386 Me2NCO- OCHs 2-F 4-Cl -O-
[-387 H OMe 2-F 4-Cl -S-
[-388 H OMe 2-F 4-Cl -S(O)-
[-389 H OMe 2-F 4-Cl -S(0)2-
-390 H OMe 2-F 4-Cl -NH-
[-391 H OMe 2-F 4-Cl -NMe-
[-392 H OMe 2-F 4-Cl -N(CH2Ph)
[-393 H OMe 2-F 4-Cl -CH20-
[-394 H OMe 2-F 4-Cl -OCHz-
[-395 H OEt 2-F 4-Br -O-
[-396 H O-iPr 2-F 4-Br -O-
[-397 H OCH3(CsHs) 2-F 4-Br -O-
[-398 H O-nPr 2-F 4-Br -O-
[-399 H O-nBu 2-F 4-Br -O-
[-400 H O-tBu 2-F 4-Br -O-
[-401 H NMez 2-F 4-Br -O-
[-402 H NEtz 2-F 4-Br -O-
[-403 H Morforino- 2-F 4-Br -O-
[-404 H Piperidino- 2-F 4-Br -O-
[-405 Me OMe 2-F 4-Br -O-
[-406 MeCO- OMe 2-F 4-Br -O-
[-407 Me2NCO- OMe 2-F 4-Br -O-
[-408 H OMe 2-F 4-Br -CH20-
[-409 H OMe 2-F 4-Br -OCHz-
[-410 H OEt 2-F 4-Br -O-
[-411 H O-iPr 2-F 4-CFs -O-
[-412 H OCH3(CsHs) 2-F 4-CFs -O-
[-413 H O-nPr 2-F 4-CFs -O-
[-414 H O-nBu 2-F 4-CFs -O-
[-415 H O-tBu 2-F 4-CFs -O-
[-416 H NMez 2-F 4-CFs -O-

[Tabla 1-13]
[-417 H NEtz 2-F 4-CFs -O-
1-418 H Morforino- 2-F 4-CFs -O-
1-419 H Piperidino- 2-F 4-CFs -O-
[-420 Me OMe 2-F 4-CFs -O-
[-421 MeCO- OMe 2-F 4-CFs -O-
[-422 Me2NCO- OMe 2-F 4-CFs -O-
[-423 H OMe 2-F 4-CFs -CH20-
[-424 H OMe 2-F 4-CFs -OCHo-
[-425 H OEt 2-F 4-CFs -O-
[-426 H O-iPr 2-F 4-CFs -O-
[-427 H OCH3(CsHs) 2-F 4-CFs -O-
[-428 H O-nPr 2-F 4-CFs -O-
[-429 H O-nBu 2-F 4-CFs -O-
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1-430 H O-tBu 2-F 4-CF3 -O-
[-431 H NMe> 2-F 4-CFs -O-
[-432 H NEt> 2-F 4-CF3 -O-
[-433 H Morforino- 2-F 4-CF3 -O-
[-434 H Piperidino- 2-F 4-CF3 -O-
[-435 Me OMe 2-F 4-CF3 -O-
I-436 MeCO- OMe 2-F 4-CF3 -O-
[-437 MeoNCO- OMe 2-F 4-CF3 -O-
[-438 H OMe 2-F 4-CF3 -CH20-
[-439 H OMe 2-F 4-CF3 -OCHa-

[Férmula quimica 5]

En la Férmula (Ib), R” es metilo. En la Férmula (Ib), R* es 2-cloro, 3-cloro, 4-cloro, 2,4-dicloro, 2,3-dicloro o 2,4,6-
tricloro.

R3 es preferiblemente 2-fluoro, 2-cloro, y 2-bromo, y R* es preferiblemente 2-cloro, 3-cloro, 4-cloro, y 2,4-dicloro.
Otro ejemplo del derivado de azol (1) particularmente preferido esta representado por la siguiente férmula quimica (Ib).
2. Método para producir el derivado de azol

El derivado de azol (I) se puede producir por cualquiera de tres métodos que se describen a continuacién. En los
métodos 1 a 3 para producir derivados de azol descritos a continuacién, se describe una forma especifica del derivado
de azol (l) para facilitar la explicacién, pero también pueden producirse otras formas cambiando los materiales de
partida Los siguientes métodos para producir derivados de azol no forman parte de la invencién reivindicada y se
proporcionan Unicamente como referencia.

R' R? R3 R* R7, Ay D en el siguiente esquema significan lo siguiente. R' es hidrégeno, un grupo alquilo C1-Cs, un
grupo alquenilo C2-Cs, un grupo alquinilo C2-Ce, un grupo cicloalquilo Cs-Cs, un grupo cicloalquilo Cs-Cs un grupo
alquilo -C1-Ca, un grupo fenilo, un grupo fenil-alquilo C+-C4, un grupo fenil-alquenilo C2-C4, un grupo fenil-alquinilo C»-
Ca, 0 COXR5, donde R® es hidrdégeno, un grupo alquilo C1-Cs, un grupo alquenilo C2-Cs, un grupo alquinilo C>-Cs, un
grupo cicloalquilo C3-Cs, un grupo cicloalquilo C3-Cs-alquilo -C1-C4, un grupo fenilo, un grupo fenil-alquilo C1-C4, un
grupo fenil-alquenilo C2-C4, 0 un grupo fenil-alquinilo C2-Ca, X es un enlace Unico, -O-, 0 -NR®-, y R® es hidrégeno, un
grupo alquilo C1-Cs, un grupo alquenilo C2-Cs, un grupo alquinilo C2-Cs, un grupo cicloalquilo Cs-Cs, un grupo
cicloalquilo Cs-Cs-alquilo-C1-Ca4, un grupo fenilo, un grupo fenil-alquilo C4-Ca, un grupo fenil-alquenilo C2-C4 0 un grupo
fenil-alquinilo C2-Cs, donde R®y R® pueden formar un anillo. R? es -OR” 0 -NR8R®, en donde R7, R® y R® son cada uno
independientemente hidrégeno, un grupo alquilo C+-Cs, un grupo alquenilo C2-Ce, un grupo alquinilo C2-Cs, un grupo
cicloalquilo Cs-Cs, un grupo cicloalquilo Cs-Cs-alquilo-C1-C4, un grupo fenilo, un grupo fenil-alquilo C1-C4, un grupo
fenil-alquenilo C2-C4 o un grupo fenil-alquinilo C2-Ca4, donde R® y R® pueden formar un anillo. Los grupos alifaticos en
R', R2, R5 RS R7, R®y R® pueden tener 1, 2, 3 0 un niimero maximo posible de los mismos grupos R? iguales o
diferentes, donde los R® se seleccionan independientemente entre un grupo haldégeno, un grupo ciano, un grupo nitro,
un grupo alcoxi C1-Cs, y un grupo haloalcoxi C1-Ca. R* es un grupo halégeno, un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo
amino, un grupo fenilo, un grupo fenil-oxi, un grupo alquilo C1-C4, un grupo haloalquilo C1-Ca, un grupo alcoxi C1-C4 0
un grupo haloalcoxi C1-C4, un grupo alquilamino C1-Ca-, un grupo dialquilamino C1-C4-, un grupo alquilacilamino C1-
Ca, -SOR™, 0 -SFs. El grupo cicloalquilo o la entidad fenilo en R', R? R5 R® R7 R yR® o el resto fenilo en R* pueden
tener 1, 2, 3, 4, 5 0 un nimero maximo posible de grupos RP iguales o diferentes, donde los R se seleccionan
independientemente entre un grupo halégeno, un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo alquilo C4-C4, un grupo alcoxi
C1-Cs, un grupo haloalquilo C1-C4 y un grupo haloalcoxi C1-Ca. R® es un grupo halégeno, un grupo ciano, un grupo
nitro, un grupo fenilo, un grupo fenil-oxi, un grupo alquilo C1+-C4, un grupo haloalquilo C1-C4, un grupo alcoxi C1-C4, un
grupo haloalcoxi C1-C4, -SOR'® 0 -SF5, donde R'® es un grupo alquilo C1-C4 0 un grupo haloalquilo C1-C4. Aes N o
CH. D es hidrégeno, un grupo halégeno o SRP, donde R° es hidrégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-Cs, un
grupo haloalquilo C1-Cs, un grupo alquenilo C2-Cs, un grupo haloalquenilo C2-Cs, un grupo alquinilo C2-Ce 0 un grupo
haloalquinilo C2-Ce.
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(1) Método 1 para producir el derivado de azol

El derivado de azol (1) de la presente invencion y los derivados de azol comparativos (1) pueden producirse a partir de
un compuesto obtenido mediante una técnica conocida segln el esquema general 1 que figura a continuacion.

Esquema general 1

[Férmula quimica 6]

Etapa 1-2
Etapa 1-1 5 Base o
: BaSB ﬁ j " : +R LGO g t""%“"&?r
“’ L" Cf paw bame, ,’ﬁ

p.¢., &

Etapa 1-3

Etaoa 1-4 Etapa 1-5
?asp I @ e +Azol ssdxco a .
Efapa 1-8 &5 S Etapa -7
%{'fazg g ‘*\;& + Electrofilico e
— g b ey Basefuee . :
LG=Grupo satiente .ﬂ: .
por aj. Br 5.3 ' .

(Etapa 1-1) En el método de produccion 1, en el esquema 1 anterior, se hace reaccionar un compuesto de fenol
representado por la férmula general a (en lo sucesivo denominado fenol a), con un compuesto de acetofenona
representado por la férmula general b (en lo sucesivo denominado acetofenona b) en presencia de una base,
obteniéndose un compuesto representado por la férmula general ¢ (en lo sucesivo denominado compuesto c).

(Etapa 1-2) El compuesto c resultante se hace reaccionar con yodo en un disolvente adecuado, tal dimetilsulféxido
(DMSO). Se afiade una base adecuada, tal como carbonato y se hace reaccionar adicionalmente con sulfato de
dialquilo (R70OS(=0)20R”) o R7-LG, obteniéndose un compuesto representado por la Férmula general d1 (en lo
sucesivo denominado compuesto d1). El carbonato incluye carbonato de sodio, carbonato de potasio, carbonato de
cesio y carbonato de litio y preferiblemente carbonato de potasio. LG representa un grupo saliente nucleofilicamente
sustituible, tal como un grupo saliente seleccionado entre un grupo halégeno, un grupo alquilsulfoniloxi, un grupo
arilsulfoniloxi, preferiblemente un grupo halégeno y aun mas preferiblemente, un grupo bromo o un grupo yodo.

(Etapa 1-3) El compuesto d1 se hace reaccionar con haluro de metiltrifenilfosfonio en presencia de cualquier
disolvente, como tolueno, tetrahidrofurano (THF) o DMSO y en presencia de una base, tal como terc-butéxido de
potasio o haluro de potasio, obteniéndose un compuesto de acrilato representado por la formula general e (en lo
sucesivo denominado acrilato e).

(Etapa 1-4) El acrilato e se hace reaccionar con una solucién acuosa de perdxido de hidrégeno o su mezcla con
carbonato de sodio o urea en un disolvente, tal como metanol o acetonitrilo y preferiblemente en presencia de una
base, tal como bicarbonato de sodio o carbonato de potasio, obteniéndose un compuesto de epédxido representado
por la formula general f1 (en lo sucesivo denominado compuesto de epéxido f1).

(Etapa 1-5) El compuesto de epéxido f1 se hace reaccionar con azol sédico en un disolvente orgéanico, preferiblemente
dimetilformamida (DMF), obteniéndose un compuesto representado por la Férmula general |L.A en la que R' es
hidrégeno, D es hidrégeno, R?es -OR7, Z y E son fenilo, e Y es O (en lo sucesivo denominado compuesto |.A).

(Etapa 1-6) Cuando sea adecuado, el compuesto |.A se hace reaccionar posteriormente con R'-LG en presencia de
una base, tal como NaH, preferiblemente en un disolvente adecuado, tal como THF, obteniéndose el compuesto
representado por la Férmula general 1.B (en lo sucesivo citado como compuesto |.B). LG es un grupo saliente
nucleofilicamente sustituible, tal como un grupo saliente seleccionado entre grupos halégeno, alquilsulfoniloxi y
arilsulfoniloxi, preferiblemente un grupo bromo o yodo.
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(Etapa 1-7) El compuesto |.B se hace reaccionar con un agente electréfilo, tal como azufre, yodo, monocloruro de yodo
y dibromotetrafluoroetano en presencia de una base fuerte, tal como bultillitio, diisopropilamida de litio y
hexametilsilazida de potasio, obteFniéndose un compuesto representado por la Férmula general |.C.

(2) Método 2 para producir el derivado de azol

El derivado de azol (1) de la presente invencion y los derivados de azol comparativos (1) pueden producirse a partir de
un compuesto obtenido mediante una técnica conocida segln el esquema general 2 que figura a continuacion.

Esquema general 2

[Férmula quimica 7]
F=nalégent

S Etapa 21

: Bs:gff
3 ¥ SE s -
; ~EL 3
B0, L )
) ) % ¥=Cl, Bral
8 §
Etapa 2-3
S0
o O TeHds
Acﬁga Lewi% sk Bage -

Elapa 2-4

+ Azot sodico

(Etapa 2-1) En el método de produccién 2, se hace reaccionar un fenol a y un compuesto de halobenceno representado
por la féormula general g, o un compuesto de fenol representado por la férmula general i y un compuesto de
halobenceno representado por la formula general h en el esquema general 2, en presencia de CuY segln sea
adecuado y preferiblemente en presencia de una base, obteniéndose un compuesto representado por la férmula
general j (en lo sucesivo denominado compuesto j). En este caso, Y representa un grupo cloro, un grupo bromo o un
grupo yodo.

(Etapa 2-2) El compuesto j se hace reaccionar con cloroglioxilato de alquilo en presencia de un acido de Lewis,
preferiblemente cloruro de aluminio o cloruro de hierro (lll), obteniéndose un compuesto d2. El compuesto d2 puede
obtenerse de la misma manera que d1 en el método de produccién 1, y puede dar lugar al compuesto LA, I.B, 0 1.C
de la misma manera que d1 en el método de produccién 1.

(Etapa 2-3) El compuesto d2 se hace reaccionar con un compuesto seleccionado entre haluro de trimetilsulfonio,
metilsulfato de trimetilsulfonio, haluro de trimetilsulfoxonio y metilsulfato de trimetilsulfoxonio en presencia de una base,
tal como hidruro de sodio, terc-butéxido de sodio o carbonato de cesio, obteniéndose un compuesto de epéxido 2.

(Etapa 2-4) El compuesto de epéxido f2 se hace reaccionar con azol sédico en presencia de un disolvente organico
tal como DMF, obteniéndose un compuesto I.D en el que R en la Férmula general (1) es hidrégeno, D es hidrégeno,
Zy E son fenilo, e Y es O. El compuesto |.D puede derivatizarse adicionalmente.

(3) Método 3 para producir el derivado de azol

Como alternativa, el derivado de azol (1) de la presente invencidn y los derivados de azol comparativos (1) pueden

producirse a partir de compuestos obtenidos mediante una técnica conocida segun el esquema general 3 que figura a
continuacion.
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Esquema general 3
[Férmula quimica 8]
” @ ‘( Etapa 31 Etapa 3-2
X L] :’C: P.é;at\md\m“c'mbm mthlion
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(Etapa 3-1) En el método de produccidén 3 en el esquema general 3, se hacen reaccionar el fenol a y un compuesto
de halobenceno representado por la férmula general k, 0 se hacen reaccionar un compuesto de fenol representado
por la férmula general | y un compuesto de halobenceno representado por la formula general h, obteniéndose un
compuesto representado por la férmula general m (en lo sucesivo denominado compuesto m). Aqui, X' es un grupo
bromo o un grupo yodo.

(Etapa 3-2) El compuesto m se convierte en un reactivo organometélico haciendo reaccionar un reactivo de
intercambio de metal, tal como butillitio o cloruro de isopropilmagnesio, seguido de reacciéon con oxalato de dialquilo
(COORT7),, para obtener un compuesto d1. El compuesto d1 puede obtenerse del mismo modo que d2 en el método
de produccién 1 0 2, y puede dar lugar al compuesto |.A, [.B, I.C o |.D del mismo modo que en el método de produccién
102

(Etapa 3-3) El compuesto d1 se hace reaccionar con haluro de trimetilsulfonio, metilsulfato de trimetilsulfonio, haluro
de trimetilsulfoxonio o metilsulfato de trimetilsulfoxonio en presencia de azol sédico, obteniéndose un compuesto |.A
representado por la Férmula general (1) en la que R es hidrogeno, D es hidrogeno, R? es -OR”, Z y E son fenilo, e Y
es O. El compuesto |.A puede derivatizarse adicionalmente.

En los métodos de produccion 1 a 3 anteriores, se describe una forma especifica del derivado de azol (1) para facilitar
la explicacién, pero sin limitarse a ello. Por ejemplo, los métodos de produccién 1 a 3 describen una forma en la que
Z en la Férmula general (1) es un grupo fenilo, pero Z no se limita a un grupo fenilo. Por ejemplo, es posible producir
el derivado de azol (1) en el que Z es distinto de un grupo fenilo de la misma manera que en los métodos de produccién
1 a 3, usando, como material de partida, un compuesto disponible comercialmente en el que un grupo hidroxilo y R4
preferido estan unidos a un grupo naftilo, un anillo heterociclico aromatico de 5 o0 6 miembros que contiene de 1 a 4
heterodtomos seleccionados entre O, N 0 S, o un anillo heterociclico aromatico de 9 o 10 miembros que consta de
dos anillos en lugar del fenol a.

Los métodos de produccién 1 a 3 describen una forma en la que E en la Férmula general (I) es un grupo fenilo, pero
E no se limita a un grupo fenilo. Por ejemplo, es posible producir el derivado de azol (I) en el que E no es un grupo
fenilo de la misma manera que en el Método de produccién 1 utilizando un compuesto en el que un grupo ceto, un
grupo fluoro y un R3 preferido estan unidos a un anillo heterociclico aromatico de 6 miembros que contiene 1 o 2
atomos de N en lugar de acetofenona b.

También es posible producir el derivado de azol (1) en el que E es distinto de un grupo fenilo por el método siguiente,
como en el Método de produccion 2.

(a) Se usa un compuesto en el que se une un grupo cloro, bromo o yodo y un R3 preferido, a un anillo heterociclico
aromatico de 6 miembros que contiene 1 0 2 atomos de N en lugar de un compuesto de halobenceno representado
por la formula general g.

(b) Se usa un compuesto en el que se unen un grupo hidroxilo y un R3 preferido a un anillo heterociclico aromatico
de 6 miembros que contiene 1 0 2 4tomos de N en lugar del compuesto fendlico representado por la formula general
i.

También es posible producir el derivado de azol (1) en el que E es distinto de un grupo fenilo por el método siguiente,

como en el método de produccion 3.

(c) Se usa un compuesto en el que un primer grupo halégeno seleccionado entre un grupo cloro, un grupo bromo
y un grupo yodo, un segundo grupo halégeno seleccionado entre un grupo bromo y un grupo yodo, y un R3 preferido
estan unidos a anillos heterociclicos aromaticos de 6 miembros que contienen 1 0 2 atomos de N en lugar de un
compuesto de halobenceno representado por la formula general k.
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(b) Se usa un compuesto en el que se unen un grupo bromo o yodo, un grupo hidroxilo y un R3 preferido a un
anillo heterociclico aromético de 6 miembros que contiene 1 o0 2 atomos de N en lugar de un compuesto fenélico
representado por la férmula general |.

En los métodos de produccién 1 a 3, Y en la Férmula general (I) es un dtomo de oxigeno, pero Y no se limita a un
atomo de oxigeno. Un derivado de azol (I) en el que Y es distinto de un 4tomo de oxigeno puede producirse por el
mismo método que en los Métodos de produccién 1 a 3 utilizando, como material de partida, por ejemplo, un
compuesto disponible comercialmente en el que -CH20H, -OCHs, -NH2, -N(alquilo-C+4-C4)H, -N(cicloalquilo-Cs-Cs)H 0
-S(O)pH esté unido a un compuesto correspondiente a Z en la Férmula general (1) (es decir, benceno, naftaleno, pirrol,
piridina, pirimidina, tiofeno, etc. al que esta unido R*) en lugar del fenol a.

3. Oftros principios activos

Algunos ejemplos del otro principio activo contenido con el derivado de azol (1) incluyen principios activos conocidos
en fungicidas, insecticidas, acaricidas, nematicidas, y reguladores de crecimiento de plantas, entre los cuales se
prefieren principios activos conocidos en fungicidas, insecticidas, y reguladores del crecimiento de plantas.

(1) Principios activos del fungicida

Los principios activos conocidos contenidos en los fungicidas incluyen inhibidores de la sintesis y metabolismo de
acidos nucleicos, inhibidores de la division mitética/divisidon celular, inhibidores respiratorios, inhibidores de la
biosintesis de aminoacidos/proteinas, inhibidores de la transduccién de sefiales, inhibidores de la biosintesis o
transporte de lipidos/estructura o funcién de la membrana celular, inhibidores de la biosintesis de esteroles de la
membrana celular, inhibidores de la biosintesis de la pared celular, inhibidores de la biosintesis de melanina,
inductores de la resistencia de la planta huésped y fungicidas multisitio.

Especificamente, el inhibidor de la sintesis y metabolismo de acidos nucleicos no segln la presente invencion puede
incluir al menos uno seleccionado de, por ejemplo, benalaxilo, benalaxilo-M, furalaxilo, ofurace, bupirimato, dimetirimol,
etirimol, octilinona, metalaxilo, metalaxilo-M, oxadixilo e himexazol.

El inhibidor de la divisiéon mitética/divisién celular puede incluir al menos uno seleccionado entre, por ejemplo, benomilo
(no segun la presente invencidn), carbendazima (segun la presente invencién), fuberidazol, tiabendazol, tiofanato,
tiofanato-metilo, dietofencarb, zoxamida, etaboxam, pencicurédn, fluopicolida, fenamacril, metrafenona y piriofenona
(todos ellos no segln la presente invencion).

El inhibidor respiratorio puede incluir al menos uno seleccionado de, por ejemplo, tolfenpirad, diflumetorim, fenazaquin
(todos no segun la presente invencién), pidiflumetofeno (segun la presente invencién), fenfuram, carboxin, oxicarboxin,
benodanil, flutolanil, mepronil, isofetamid, benzovindiflupir (todos no segln la presente invencidn), bixafeno (segun la
presente invencién), fluindapir (no segulin la presente invencién), fluxapiroxad (segun la presente invencién), furametpir,
isopirazam, penflufeno (no segun la presente invencién), pentiopirad (segln la presente invencién), sedaxano (no
segln la presente invencion), isoflucipram (segln la presente invencién), boscalid (no segun la presente invencién),
fluopiram (segun la presente invencién), tifluzamida, piraziflumid, piribencarb (todos no segln la presente invencion),
fluoxastrobina (segun la presente invencién), fenamiddén, mandestrobina (ambos no segln la presente invencion),
azoxistrobina (segun la presente invencidn), coumoxistrobina, enoxastrobina, flufenoxistrobina, picoxistrobina,
piraoxistrobina, triclopiricarb, fenaminstrobina, metminostrobina, orisastrobina, cresoxim-metilo (no segln la presente
invencién), trifloxistrobina (segun la presente invencién), ciazofamida, amisulbrom (ambos no segln la presente
invencién), fenpicoxamida (segln la presente invencién), florilpicoxamid, binapacril, meptildinocap, dinocap, fluazinam,
acetato de trifeniltina, cloruro de trifeniltina, hidréxido de trifenilestafio, siltiofam, ametoctradina (todos no segun la
presente invencion), metiltetraprol (segln la presente invencién), pirapropoina, e inpirfluxam (no segln la presente
invencién).

El inhibidor de la biosintesis de aminoéacidos/proteinas no segun la presente invencién puede incluir al menos uno
seleccionado entre, por ejemplo, ciprodinilo, mepanipirima, pirimetanilo, blasticidina, kasugamicina, estreptomicina y
oxitetraciclina.

El inhibidor de la transduccién de sefiales no segln la presente invencién puede incluir al menos uno seleccionado
entre, por ejemplo, quinoxifeno, proquinazid, clozolinato, dimetaclon, fenpiclonil, fludioxonil, iprodiona, procimidona y
vinclozolin.

El inhibidor de la biosintesis lipidica o del transporte/estructura o funcién de la membrana celular no segun la presente
invencién puede incluir al menos uno seleccionado entre, por ejemplo, isoprotiolano, edifenfos, iprobenfos (IBP),
pirazofos, bifenilo, cloroneb, dicloran, quintozen (PCNB), tecnazeno (TCNB), tolclofos-metilo, etridiazol, protiocarb,
propamocarb, natamicina, oxatiapiprolina y fluoxapiprolina.
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El inhibidor de la biosintesis de esteroles de la membrana celular puede incluir al menos uno seleccionado entre, por
ejemplo, imazalil, oxpoconazol, pefurazoato, procloraz, triflumizol, triforina, pirifenox, pirisoxazol, fenarimol, nuarimol,
azaconazol, bitertanol, bromuconazol, ciproconazol, difenoconazol, diniconazol, epoxiconazol, etaconazol,
fenbuconazol, fluquinconazol, flusilazol, flutriafol, hexaconazol, imibenconazol (todos no segln la presente invencion),
metconazol (segun la presente invencién), ipconazol, miclobutanil, penconazol, propiconazol, simeconazol,
tebuconazol, tetraconazol, ftriadimefén, triadimenol, ftriticonazol (todos no segun la presente invencién),
mefentrifluconazol (segin la presente invencién), protioconazol (segln la presente invencién), tridemorf,
fenpropimorfo, fenpropidina, piperalina (no todos segln la presente invencién), espiroxamina (segln la presente
invencién), fenpirazamina, fenhexamida, naftifina, terbinafina, piributicarbo e ipfentrifluconazol (no todos segun la
presente invencién).

El inhibidor de la biosintesis de la pared celular no segln la presente invencién puede incluir al menos uno
seleccionado entre, por ejemplo, polioxina, dimetomorf, flumorf, pirimorf, mandipropamida, bentiavalicarb, iprovalicarb
y valifenalato.

El inhibidor de la biosintesis de melanina no segln la presente invencién puede incluir al menos uno seleccionado
entre, por ejemplo, ftalida, triciclazol, piroquirén, carpropamida, diclocimet, fenoxanil y tolprocarb.

Elinductor de resistencia de la planta huésped no segun la presente invencién puede incluiral menos uno seleccionado
de, por ejemplo, acibenzolar-S-metilo, probenazol, tiadinil, laminarin, isotianil, fosetil-Al, 4cido fosforoso, y fosfonatos.

El fungicida multisitio no segun la presente invencién puede incluir al menos uno seleccionado de, por ejemplo,
cimoxanil, tecloftalam, triazéxido, flusulfamida, diclomezina, ciflufenamida, dodina, flutianil, ferimzona, tebufloquina,
picarbutrazox, validamicina, aceite mineral, bicarbonato sédico, carbonato potasico, cobre y compuestos de cobre,
azufre, ferbam, mancozeb, maneb, metriram, propineb, tiram, zineb, ziram, captan, captafol, folpet, clorotalonil (TPN),
ditianon, acetato de iminoctadina, albesilato de iminoctadina, anilazina, ditianona, fluorcimida, metasulfocarb,
florilpicoxamida, fluopimomida, ipflufenoquina, quinometionato, piridaclometil, aminopirifeno, diclobentiazox,
quinofumelina y dipimetitrona.

(2) Principios activos del insecticida (no segun la presente invencion)

Algunos ejemplos de principios activos conocidos contenidos en los insecticidas son los moduladores antagonistas de
los receptores nicotinicos de acetilcolina, los moduladores de los canales de sodio, los moduladores de los receptores
de rianodina, los inhibidores de la acetilcolinesterasa, los desacopladores de la fosforilacién oxidativa y los inhibidores
del complejo | de la cadena de transporte de electrones mitocondrial.

Especificamente, los moduladores antagonistas del receptor nicotinico de acetilcolina pueden incluir al menos uno
seleccionado entre, por ejemplo, acetamiprid, clotianidina, dinotefuran, imidacloprid, nitenpiram, tiacloprid,
tiametoxam, sulfoxaflor, flupiradifurona y trifflumezopirima.

El modulador del canal de sodio puede ser al menos un compuesto piretroide seleccionado entre, por ejemplo,
acrinatrina, aletrina, cipermetrina, bifentrina, cicloprotrina, cihalotrina, cipermetrina, deltametrina, dimeflutrina,
esfenvalerato, etofenprox, fenpropatrina, fenvalerato, flubrocitrinato, flucitrinato, fluvalinato, halfenprox, cihalotrina,
metoflutrina, momfluorotrina, permetrina, proflutrina, teflutrina, tralometrina, ciflutrina, bifentrina, imiprotrina, piretrina,
cifenotrina, cloropraletrina, épsilon-metoflutrina y épsilon-momfluorotrina.

El modulador del receptor de rianodina puede incluir al menos uno seleccionado entre, por ejemplo, clorantraniliprol,
ciantraniliprol, flubendiamida y cihalodiamida.

El inhibidor de la acetilcolinesterasa puede incluir al menos uno seleccionado de, por ejemplo, acefato, azinfos-metilo,
cadusafos, cloretoxifés, clorfenvinfés, clorpirifés, cianofés, demetdn-S-metilo, diazinén, diclorvos (DDVP), dicrotofés,
dimetoato, disulfotén, etién, etoprofos, EPN, fenamifos, fenitrotién (MEP), fention (MPP), fostiazato, imiciafos,
isofenfos, isoxation, malatién, metamidofos, metidatién, mevinfos, monocrotofos, ometoato, oxidemetén-metilo,
paration, paratibn-metilo, fentoato, forato, fosalén, fosmet, fosfamidén, foxim, pirimifés-metilo, profenofés, protiofés,
piraclofés, piridafentién, quinalfés, tebupirimfés, terbufés, triazofés, triclorfon (DEP), alanicarb, aldicarb, benfuracarb,
carbaril (NAC), carbofurano, carbosulfan, cartap, fenobucarb (BPMC), formetanato, isoprocarb (MIPC), metiocarb,
metomilo, oxamilo, pirimicarb, tiodicarb, XMC, bendiocarb, etiofencarb, fenobucarb, fenotiocarb, furatiocarb, metolcarb
y xililcarb.

El desacoplador de la fosforilacién oxidativa puede incluir al menos uno seleccionado entre, por ejemplo, clorfenapir,
DNOC vy sulfluramida.

El inhibidor del complejo | de la cadena de transporte de electrones mitocondrial puede incluir al menos uno
seleccionado entre, por ejemplo, tebufenpirad, tolfenpirad, fenazaquina, fenpiroximato, piridabeno, pirimidifeno y
rotenona.
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(3) Principios activos del regulador del crecimiento vegetal (no segun la presente invencién)

El principio activo del regulador del crecimiento vegetal comprende al menos uno seleccionado entre, por ejemplo,
aminoetoxivinilglicina, clormecuat, clorprofam, ciclanilida, dikeglac, daminozida, etefon, flurprimidol, flumetralina,
forclorfenurén, giberelina, maleato de hidrazida, cloruro de mepiquat, metilciclopropeno, bencilaminopurina,
paclobutrazol, prohexadiona, tidiazurén, tributilfosforotritioato, trinexapac-etilo y uniconazol.

(4) Principios activos del acaricida (no segun la presente invencién)

Algunos ejemplos de principios activos conocidos contenidos en los acaricidas son acequinocilo, amidoflumet, amitraz,
azociclotina, bifenazato, bromopropilato, clorfenson, chinometionato, benzoximato, clofentezina, cienopirafeno,
ciflumetofeno, cihexatina, diflovidazina, dienocloro, etoxazol, fenazaquina, 6xido de fenbutaestan, fenpiroximato,
fenotiocarb, fluacripirima, hexitiazox, propargita (BPPS), ciflubumida, piridabeno, pirimidifeno, espirodiclofeno,
espiromesifeno, tebufenpirad, tetradifén, acinonapir y aceites mezclados.

(5) Principios activos del nematicida (no segun la presente invencién)

Algunos ejemplos de principios activos contenidos en los nematicidas (principio activo nematicida) incluyen D-D (1,3-
dicloropropeno), DCIP (éter de diclorodiisopropilo), isotiocianato de metilo, sal sédica de carbam, cadusafos,
fostiazato, imiciafos, tartrato de morantel, clorhidrato de levamisol, nemadectina y tioxazafeno.

[4. Fungicida agricola u horticola]

Ya que el derivado de azol (I) tiene un grupo imidazolilo o un grupo 1,2,4-triazolilo, forma una sal de adicién de &cido
de acidos inorganicos y acidos orgéanicos o un complejo metalico. Por lo tanto, puede usarse como principio activo en
fungicidas agricolas u horticolas junto con otros principios activos como parte de sales de adiciéon de acido y complejos
metalicos.

(1) Efecto de control sobre enfermedades de plantas

El fungicida agricola u horticola en la presente realizaciéon exhibe un efecto de control contra una amplia gama de
enfermedades de las plantas.

Algunos ejemplos de las enfermedades correspondientes incluyen las siguientes. Téngase en cuenta que, entre
paréntesis después del nombre de cada enfermedad, se indica el hongo patégeno principal que causa la enfermedad.
Los ejemplos de los mismos incluyen la roya asiética de la soja (Phakopsora pachyrhizi, Phakopsora meibomiae), la
mancha marrén de la soja (Zymoseptria glicinas), la mancha parpura de la soja (Cercospora kikuchii), la mancha foliar
de la soja por Alternaria (Alternaria sp.), la antracnosis de la soja (Collectotrichum truncatum), mancha foliar ojo de
rana de la soja (Cercocopora sojina), pudricién de la raiz de la soja por Rhizoctonia (Rhizoctonia solani), tizén foliar
de la soja por Rhizoctonia (Rhizoctonia solani), tizén de las vainas y del tallo de la soja (Diaporthe Phaseolorum),
pudricién de la raiz y del tallo por Phytophthora de la soja (Phytophthora sojae), antracnosis de frijol (Colletotrichum
lindemutianum), mancha foliar phoma/cancro del tallo de colza (Leptosphaeria maculans, Leptosphaeria biglobosa),
mancha foliar clara de colza (Pyrenopeziza brassicae), raiz club de colza (Plasmodiophora brassicae), marchitez por
Verticillium de colza (Verticillium longisporum), mancha negra por Alternaria de la colza (Alternaria spp), afiublo del
arroz (Pyricularia oryzae), mancha parda del arroz (Cochliobolus myabeanus), tizén bacteriano de las hojas del arroz
(Xanthomonas oryzae), tizén de la vaina del arroz (Rhizoctonia solani), tallo podredumbre del arroz (Helminthosporium
sigmodeen), enfermedad bakanae del arroz (Fusarium fujikuroi), tizén de las plantulas de arroz (Pythium
aphanidermatum), arroz integral (Pythium graminicola), mildit polvoriento del trigo (Erysiphe graminis f.sp hordei), roya
del tallo de la cebada (Puccinia graminis), roya amarilla de la cebada (Puccinia striiformis), franja de hoja de cebada
(Pyrenophora graminea), escaldadura de cebada (Rhynchosporium secalis), carbdn suelto de cebada (Ustilago nuda),
mancha neta de cebada (Pyrenophora teres), Fusarium tizén de la cebada (Fusarium graminearum, Microdochium
nivale), mildiu polvoriento del trigo (Erysiphe graminis f. sp. tritici), roya de la hoja del trigo (Puccinia recondita), roya
amarilla del trigo (Puccinia striiformis), mancha ocular del trigo (Pseudocercosporella herpotrichoides), tizén de la
espiga del trigo por Fusarium (Fusarium graminearum, Microdochium nivale), mancha de la gluma del trigo
(Phaeosphaeria nodorum), mancha foliar del trigo por septoria (Zymoseptoria tritici), moho rosado del trigo
(Microdochium nivale), mancha del trigo (Gaeumannomyces graminis), mancha de la gluma del trigo (Epicoccum spp.),
mancha amarilla de la hoja del trigo (Pyrenophora tritici-repentis), tizén de la nieve del trigo (Typhula incarnata, Typhula
ishikariensis), mancha délar de las gramineas (Sclerotinia homoeocarpa), parche grande de pasto (Rhizoctonia solani),
parche marrén (Rhizoctonia solani), antracnosis del pasto (Colletotrichum graminicola), mancha foliar gris de pasto
(Pyricularia grisea), mancha anular necrética del pasto (Ophiosphaerella korrae), enfermedad del hilo rojo del pasto
(Laetisaria fuciformis), roya del pasto (Puccinia zoysiae), parche de pasto de verano (Magnaporthe poae), pudricién
de la raiz del pasto (Gaeumannomyces graminis), parche anular marrén (Waitea circinata), anillo de hadas de hierba
(Agaricus, Calvatia, Chlorophyllum, Clitocybe, Lepiota, Lepista, Lycoperdon, Marasmius, Scleroderma, Tricholoma y
similares), moho de hierba rosa como la nieve (Microdochium nivale), moho gris de la nieve (Typhula incarnate,
Typhula incarnation), tizén foliar de la hierba por Curvularia (Curvularia sp.), parche de Rhizoctonia (Ceratobasidium
sp.), decadencia de Zoysia (Gaeumannomyces sp., Phialophora sp.), carbén del maiz (Ustilago maydis), antracnosis
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del maiz (Colletotrichum graminicola), mancha ocular del maiz (Kabatiella zeae), mancha gris de la hoja del maiz
(Cercospora zeae-maydis), tizén de la hoja del maiz del norte (Setosphaeria turcica), mancha de la hoja del maiz del
norte (Cochliobolus carbonum), mancha marrén del maiz (Physoderma maydis), roya del maiz (Puccinia spp.), tizén
de la hoja del maiz del sur (Bipolaris maydis), tizén amarillo de la hoja del maiz (Phyllosticta maydis), pudricién del
tallo del maiz (Gibberella zeae), roya de la cafia de azlcar (Puccinia spp.), mildil polvoriento de las cucurbitaceas
(Sphaerotheca fuliginea), antracnosis de las cucurbitaceas (Colletotrichum lagenarium, Glomerella cingulata), mildid
del pepino (Pseudoperonospora cubensis), marchitez del pepino (Phytophthora capsici), marchitez por Fusarium del
pepino (Fusarium oxysporum f. sp. cucumerinum), marchitez por Fusarium de la sandia (Fusarium oxysporum f. sp.
niveum), mildit polvoriento del manzano (Podosphaera leucotricha), estrella negra del manzano (Venturia inaequalis),
tizén de la flor del manzano (Monilinia mali), mancha por alternaria del manzano (patotipo del manzano Alternaria
alternata), podredumbre de la manzana (Valsa mali), mancha negra de la pera (Patotipo de la pera Alternaria alternata),
mildit polvoriento de la pera (Phyllactinia pyri), roya de la pera (Gymnosporangium asiaticum), sarna de la pera
(Venturia nashicola), mildiu polvoriento de la fresa (Sphaerotheca humuli), frutas con hueso podredumbre parda
(Monilinia fructicola), moho azul de los citricos (Penicillium italicum), oidio de la uva (Uncinula necator), mildiu de la
uva (Plasmopara viticola), podredumbre madura de la uva (Glomerella cingulata), roya de la uva (Phakopsora
ampelopsidis), Sigatoka negra de platano (Mycosphaerella fijiensis, Mycosphaerella musicola), mildia polvoriento del
tomate (Erysiphe cichoracearum), tizén temprano del tomate (Alternaria solani), mildia polvoriento de la berenjena
(Erysiphe cichoracearum), tizén temprano de la papa (Alternaria solani), antracnosis de la papa (Potatotrichum
coccodes), polvo de papa mildit (Erysiphe spp, Leveillula taurica), tizén tardio de la patata (Phytophthora infestans),
mildit polvoriento del tabaco (Erysiphe cichoracearum), mancha parda del tabaco (Alternaria longipes), mancha foliar
por cercospora de la remolacha (Cercospora beticola), mildit polvoriento de la remolacha azucarera (Erysiphe betae
), pudricién de la raiz de la remolacha azucarera (Thanatephorus cucumeris), mancha foliar de la remolacha por
cercospora (Cercospora beticola), mildit polvoriento de la remolacha azucarera (Erysiphe betae), tizén de la hoja de
la remolacha azucarera (Thanatephorus cucumeris), pudricién de la raiz de la remolacha azucarera (Thanatephorus
cucumeris), remolacha azucarera Podredumbre negra de la raiz (Aphanomyces cochlioides), marchitez por Fusarium
del rdbano (Fusarium oxysporum f. sp. raphani), antracnosis del té (Discula theaesinensis), tizén de las ampollas del
té (Exobasidium vexans), mancha redonda marrén del té (Pseudocercospora ocellata, Cercospora chaae), tizén
temprano del té (Pestalotiopsis longiseta, Pestalotiopsis theae), tizén de las ampollas de la red del té (Exobasidium
reticulatum), mancha foliar Alternaria del algodén (Alternaria spp.), antracnosis del algodén (Glomerella spp.), tizén
por Ascochyta del algoddén (Ascochyta gossypii), roya del algodén (Puccinia spp, Phykopsora spp), tizén por
Cercospora y mancha foliar del algodén (Cercospora spp.), Diplopia. pudricién de la capsula del algodén (Diplopia
spp), foma brillante del algodén (Phoma spp), mancha foliar del algodén por Stemphylium (Stemphyllium spp), mancha
foliar tardia del mani (Cercosporidium personatum), mancha foliar marrdén del mani (Cercospora arachidicola), tizén
del sur del mani (Sclerotium rolfsii), roya del mani (Puccinia arachidis), sigatoka amarilla del banano (Mycosphaerella
musicoka), sigatoka negra del banano (Mycosphaerella fijiensis), moho gris que afecta a diversos cultivos (Botrytis
cinerea), enfermedades del Pythium (Pythium spp), y enfermedades de Pythium (Sclerotinia sclerotiorum). Algunos
ejemplos también incluyen enfermedades transmitidas por semillas o enfermedades de crecimiento temprano de
diversas plantas causadas por el género Aspergillus, el género Cochliobolus, el género Corticium, el género Diplodia,
el género Penicillium, el género Fusarium, el género Gibberella, el género Mucor, el género Phoma, el género
Phomopsis, el género Pyrenophora, el género Pythium, el género Rhizoctonia, el género Rhizopus, el género
Thielabiopsis, el género Tilletia, el género Trichoderma y el género Ustilago.

Entre las enfermedades antes mencionadas, el fungicida agricola u horticola en la presente realizaciéon exhibe efectos
de control particularmente excelentes contra la roya de la hoja de la familia del trigo, como el tizdén de la hoja del trigo
y la roya de la hoja de la cebada. En consecuencia, el fungicida agricola u horticola se utiliza ventajosamente para
controlar el trigo, pero no se limita a dicha aplicacién.

El fungicida agricola u horticola en la presente realizacién se puede utilizar para todas las plantas, y ejemplos de
plantas aplicables incluyen los siguientes. Poaceas, tales como arroz, trigo, cebada, centeno, avena, tritical, maiz,
sorgo, cafla de azUcar, césped, bentgrass, pasto bermuda, festuca y cizafia; Leguminosas, tales como soja,
cacahuete, judia, guisante, judia azduki y alfalfa; Convolvulaceas, tales como batata;, Solanaceas, tales como
Capsicum, pimiento rojo, tomate, berenjena, patata y tabaco; Poligonaceas como el trigo sarraceno; Asteraceas, tales
como girasol; Araliaceas, tales como ginseng; Brasicaceas, tales como colza, col china, nabo, col y rdbano japonés;
Quenopodiaceas, tales como remolacha azucarera; Malvaceas, tales como algodén; Rubiaceas, tales como el cafeto;
Esterculiaceas, tales como cacao; Teéceas, tales como el té; Cucurbitaceas, tales como sandia, melén, pepino y
calabaza; Lilidceas, tales como cebolla, puerro y ajo; Rosaceas, tales como fresa, manzana, almendra, albaricoque,
ciruela, melocotén amarillo, ciruela japonesa, melocotdn y pera; Apidceas, tales como zanahoria; Araceas, tales como
taro; Larvae, tales como mango; Bromeliaceas, tales como pifia; Caricaceas, tales como papaya; Ebenaceas, tales
como caqui; Ericaceas, tales como arandano; Juglandaceas, tales como pecana; Muséceas, tales como platano;
Oleaceas, tales como olivo; Palmaceas, tales como cocotero y datilera; Rutaceas, tales como mandarino, naranjo,
pomelo y limonero; Vitdceas, tales como uva; flores y plantas ornamentales, arboles no frutales; y otras plantas
ornamentales. Otros ejemplos son las plantas silvestres, los cultivares, las plantas y cultivares criados mediante
técnicas conocidas de reproduccién biolégica, como la hibridacién o la plasmogamia, y los cultivares genéticamente
recombinantes obtenidos por ingenieria genética que han sido aprobados en diversos paises. Algunos ejemplos de
estos cultivares genéticamente recombinantes incluyen los acumulados en la base de datos del Servicio Internacional
para la Adquisiciéon de Aplicaciones Agrobiotecnolégicas (ISAAA). Algunos ejemplos especificos incluyen los que
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tienen los nombres comerciales como Roundup Ready, Liberty Link, IMI, SCS, Clearfield, Enlist, B.t., BXN, Poast
Compatible, AgriSure, Genuity, Optimum, Powercore, DroughtGard, YieldGard, Herculex, WideStrike, Twinlink,
VipCot, GlyTol, Newleaf, KnockOut, BiteGard, BtXtra, StarLink, Nucotn, NatureGard, Protecta, SmartStax, Power Core,
InVigor y Bollgard.

(2) Formulacién

El fungicida agricola u horticola en la presente realizacién incluye el derivado de azol () y otro principio activo. Por lo
tanto, los ejemplos del fungicida incluyen: (a) una formulacién que contiene el derivado de azol (l) y otro principio
activo; y (b) una combinacién de un primer preparado que contiene el derivado de azol (I) y un segundo preparado
que contiene otro principio activo, que se mezclan inmediatamente antes de su uso. En lo sucesivo, la forma (a) se
denominara “fungicida agricola u horticola formulado™, y la forma (b) se denominara “fungicida agricola u horticola de
mezcla en tanque”™.

(2-1) Fungicida agricola u horticola formulado

El contenido del derivado de azol (1) en el fungicida agricola u horticola formulado es, por ejemplo, del 0,1 al 95 % en
peso, preferiblemente del 0,5 al 90 % en peso, y mas preferiblemente del 2 al 80 % en peso. El contenido del derivado
de azol (I) en el liquido de pulverizacién en el momento de la pulverizacién propiamente dicha no esta especialmente
limitado, siempre que pueda presentar la actividad deseada.

El derivado de azol (1) incluido como principio activo en el fungicida agricola u horticola formulado puede ser un Unico
compuesto 0 una mezcla de dos o mas tipos de compuestos.

El contenido del otro principio activo en el fungicida agricola u horticola formulado es del 0,1 al 95 % en peso,
preferiblemente del 0,5 al 90 % en peso y mas preferiblemente, del 2 al 80 % en peso. El contenido del otro principio
activo en el liquido de pulverizacién en el momento de la pulverizacién propiamente dicha no est4 especialmente
limitado, siempre que pueda presentar la actividad deseada. El fungicida agricola u horticola formulado incluye el
derivado de azol () y otro principio activo, y puede incluir ademas un portador sélido, un portador liquido (diluyente),
un tensioactivo u otro auxiliar de formulacién descrito a continuacion.

(2-2) Fungicida agricola u horticola de mezcla de tanque

El contenido del derivado de azol (I) y otro principio activo en el fungicida agricola u horticola de mezcla de tanque
puede ser el mismo que el contenido respectivo en el fungicida agricola u horticola formulado antes mencionado. El
primer preparado que incluye el derivado de azol (l) para preparar el fungicida agricola u horticola de mezcla de tanque
puede tener una forma similar a la del fungicida agricola u horticola formulado, excepto que no incluye otro principio
activo. El segundo preparado que incluye otro principio activo, que se utiliza para preparar el fungicida agricola u
horticola de mezcla de tanque, puede tener una forma similar a la del fungicida agricola u horticola formulado, excepto
que no incluye el derivado de azol (). El contenido del derivado de azol (1) en el primer preparado y el contenido del
otro principio activo en el segundo preparado deben ser tales que puedan alcanzarse el contenido del derivado de azol
(I) y el contenido del otro principio activo en el fungicida agricola u horticola final de mezcla de tanque.

El fungicida agricola u horticola de mezcla de tanque incluye el derivado de azol (I) y otro principio activo, y puede
incluir ademas un portador sélido, un portador liquido (diluyente), un tensioactivo u otro auxiliar de formulacién descrito
a continuacion.

La proporcién de mezcla del primer preparado y del segundo en el fungicida agricola u horticola de mezcla de tanque
puede determinarse segun la composicién y la finalidad de cada preparado.

En el producto quimico agricola u horticola de mezcla de tanque, el primer preparado que contiene el derivado de azol
(I) y el segundo preparado que contiene otro principio activo se preparan por separado y se mezclan para preparar un
fungicida agricola u horticola. Por lo tanto, el alcance de la presente invencién también incluye un producto para
controlar las enfermedades de las plantas que es una preparaciéon combinada que incluye por separado el derivado
de azol (I) y otro principio activo, que se mezclan antes de su uso para controlar las enfermedades de las plantas.

(2-3) Adyuvante de formulacién

El fungicida agricola u horticola se prepara mezclando el derivado de azol (l) y otro principio activo con un portador
sélido o liquido (diluyente), un tensioactivo y otro auxiliar de formulacién, y luego se formula en diversas formas, como
polvos, polvos humectables, granulos y emulsiones. El fungicida puede incluir ademés biotensioactivos conocidos
como adyuvantes, tales como lipidos de manosil alditol, soforolipidos, ramnolipidos, lipidos de trehalosa, lipidos de
celobiosa, lipidos de glucosa, ésteres de acidos grasos de oligosacéridos, surfactina, seraetina, licensina y
arsrofactina.
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A continuacién, se exponen algunos ejemplos de portador sélido, portador liquido y tensioactivo utilizados como
auxiliares de formulacién. En primer lugar, algunos ejemplos del portador sélido incluyen portadores en polvo y
portadores en granulos, tales como minerales, como arcilla, talco, tierra de diatomeas, zeolitas, montmorillonita,
bentonita, arcilla 4cida, arcilla activada, atapulgita, calcita, vermiculita, perlita, pumita y arena de silice; materiales
organicos sintéticos, tales como urea; sales, tales como carbonato de calcio, carbonato de sodio, sulfato de sodio, cal
hidratada y bicarbonato de sodio; materiales inorganicos sintéticos, tales como silice amorfa, tal como carbén blanco
y diéxido de titanio; portadores vegetales, tales como harina de madera, tallo de maiz (mazorca), cascara de nuez
(cascaras de frutos secos), huesos de frutas, paja, serrin, salvado, harina de soja, celulosa en polvo, almidén, dextrina
y azlcares; y diversos soportes poliméricos como lignina reticulada, gel catiénico, gelatina gelificada por calor o una
sal de metal polivalente, gel polimérico soluble en agua como agar, polietileno clorado, polipropileno clorado, acetato
de polivinilo, cloruro de polivinilo, copolimero de etileno-acetato de vinilo y resina de urea-aldehido.

Entre los ejemplos del portador liquido se incluyen disolventes alifaticos (parafinas), disolventes aromaticos (por
ejemplo, xileno, alquilbenceno, alquilnaftaleno y nafta disolvente), disolventes mixtos (queroseno), aceites para
maquinas (hidrocarburos alifaticos refinados de alto punto de ebullicion), alcoholes (por ejemplo, metanol, etanol,
isopropanol, y ciclohexanol), alcoholes polihidricos (por ejemplo, etilenglicol, dietilenglicol, propilenglicol, hexilenglicol,
polietilenglicol y polipropilenglicol), derivados de alcoholes polihidricos (por ejemplo, éter de propilenglicol), cetonas
(por ejemplo, acetona, acetofenona, ciclohexanona, metilciclohexanona y y-butirolactona), ésteres (éster metilico de
acidos grasos (éster metilico de 4cidos grasos de aceite de coco), lactato de etilhexilo, carbonato de propileno, éster
metilico de acidos dibasicos (éster dimetilico de acido succinico, éster dimetilico de acido glutamico, y éster dimetilico
de acido adipico)), soportes que contengan nitrégeno (N-alquilpirrolidonas), aceites y grasas (por ejemplo, aceite de
coco, aceite de soja y aceite de colza), disolventes amidicos [dimetilformamida, (N,N-dimetiloctanamida, N,N-
dimetildecanamida, éster metilico del &cido 5-(dimetilamino)-2-metil-5-oxo-valérico, disolventes a base de N-
acilmorfolina (por ejemplo, CAS nim. 887947-29-7)], dimetilsulféxido, acetonitrilo, y agua.

Algunos ejemplos de tensioactivos no ibnicos son éster de 4cido graso de sorbitan, éster de 4cido graso de sorbitan
polioxietilenado, éster de acido graso de sacarosa, éster de 4cido graso de polioxietileno, éster de acido resinico de
polioxietileno, diéster de éacido graso de polioxietileno, éter de alquilo de polioxietileno, éter de alquilfenilo de
polioxietileno, éter de dialquilfenilo de polioxietileno, condensado de formalina de éter de alquilfenilo de polioxietileno,
polimero en bloque de polioxietileno/polioxipropileno, éter de alquilpolioxietileno/polioxipropileno en bloque,
alquilamina de polioxietileno, amida de acido graso de polioxietileno, éter de bisfenilo de 4cido graso de polioxietileno,
éter de bencilfenilo (o fenilfenilo) de polioxietileno, éter de estirilfenilo (o fenilfenilo) de polioxietileno, tensioactivos de
silicona y fluorados de tipo éter y éster de polioxietileno, aceite de ricino de polioxietileno, aceite de ricino hidrogenado
de polioxietileno y alquilglucésidos. Algunos ejemplos de tensioactivos aniénicos son sales de sulfatos como alquil
sulfato, polioxietileno alquil éter sulfato, polioxietileno alquilfenil éter sulfato, polioxietileno bencil (o estiril) fenil (o
fenilfenil) éter sulfato, polioxietileno, polioxipropileno polimero en bloque de sulfato; sales de sulfonatos como sulfonato
de parafina (alcano), sulfonato de a-olefina, sulfosuccinato de dialquilo, sulfonato de alquilbenceno, sulfonato de mono
o dialquil naftaleno, sulfonato de naftaleno-condensado de formalina, disulfonato de alquil difenil éter, sulfonato de
lignina, sulfonato de polioxietileno alquil fenil éter y semiéster de polioxietileno alquil éter sulfosuccinico; sales de &cido
graso, como &cidos grasos, sarcosinatos de acido N-metil-graso y écidos resinicos; sales de fosfatos como alquil éter
fosfato de polioxietileno, mono o dialquil fenil éter fosfato de polioxietileno, bencil (o estiril) fenil (o fenilfenil) éter fosfato
de polioxietileno, polimero en bloque de polioxietileno/polioxipropileno, fosfatidilcolina fosfatidiletanolimina (lecitina) y
alquil fosfatos. Algunos ejemplos de tensioactivos catibnicos son sales de amonio, como cloruro de
alquiltrimetilamonio, cloruro de alquilpolioxietilen alquilamonio, bromuro de alquil N-metilpiridinio, cloruro de amonio
mono o dialquilmetilado, dicloruro de alquilpentametilpropilendiamina; y sales de benzalconio, tales como cloruro de
alquildimetilbenzalconio y cloruro de bencetonio (cloruro de octilfenoxietoxietil dimetilbencilamonio).

Algunos ejemplos de otros adyuvantes de formulacién son sales inorganicas utilizadas como ajustadores del pH, como
sodio y potasio; antiespumantes a base de fllor y a base de silicona; sales solubles en agua, como sal comun;
polimeros hidrosolubles utilizados como espesantes, como goma xantana, goma guar, carboximetilcelulosa,
polivinilpirrolidona, polimero carboxivinilico, polimero acrilico, alcohol polivinilico, derivados del almidén y
polisacéaridos; acido alginico y sales del mismo; estearatos metélicos, tripolifosfato sédico, hexametafosfato sédico
utilizados como dispersantes disgregantes; antisépticos; colorantes; antioxidantes; absorbentes de UV; y reductores
de dafios quimicos.

Algunas formulaciones se utilizan tal cual y otras se diluyen con un diluyente como agua hasta una concentracion
predeterminada antes de su uso. Cuando se diluyen antes del uso, la concentracién total de los principios activos
totales, incluido el derivado de azol (1) y otro principio activo, es preferiblemente del 0,001 % al 1,0 %.

La cantidad total de principios activos, incluido el derivado de azol (1) y otros principios activos es de 20 a 5000 g, méas
preferiblemente de 50 a 2000 g por hectarea de érea agricola u horticola como campos, arrozales, huertos e
invernaderos. Estas concentraciones y cantidades pueden aumentarse o disminuirse sin tener en cuenta los intervalos
anteriores, ya que dependen de la formulacién, el momento de uso, el método de uso, el lugar de uso y los cultivos de
destino.

5. Método de control de las enfermedades de las plantas
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Los fungicidas agricolas u horticolas de la presente realizacién pueden utilizarse en zonas agricolas o no agricolas,
como campos, arrozales, céspedes y huertos. Ademas, el fungicida agricola u horticola de la presente realizacién
puede aplicarse no solo mediante tratamiento foliar, como pulverizacién foliar, sino también mediante tratamiento no
foliar, como tratamiento de semillas, incluido el tratamiento de bulbos y tubérculos, el tratamiento de empapado del
suelo y el tratamiento de la superficie del agua. Por lo tanto, el método de control de las enfermedades de las plantas
de la presente realizacion incluye la realizacién de un tratamiento foliar o no foliar utilizando el fungicida agricola u
horticola descrito anteriormente. Cuando se realiza un tratamiento no foliar, la cantidad de mano de obra necesaria
puede reducirse en comparacién con cuando se realiza un tratamiento foliar.

En el tratamiento de semillas, el producto quimico se aplica a las semillas mezclando y agitando un polvo mojable y
un polvo con las semillas, o sumergiendo las semillas en un polvo mojable diluido. El tratamiento de semillas también
incluye el tratamiento de recubrimiento de semillas. La cantidad total de principios activos que incluyen el derivado de
azol (I) y otros principios activos en el tratamiento de semillas es, por ejemplo, de 0,01 a 10.000 g, preferiblemente de
0,1 a 1.000 g por 100 kg de semillas. Las semillas tratadas con el fungicida agricola u horticola pueden utilizarse del
mismo modo que las semillas normales.

La aplicacién mediante tratamiento por empapamiento del suelo se realiza tratando el hoyo de plantacién o sus
alrededores con granulos, etc. en el momento del trasplante de la plantula, o tratando el suelo alrededor de la semilla
o el cuerpo de la planta con, por ejemplo, granulos o un polvo mojable. La cantidad de principios activos utilizados en
el tratamiento por empapamiento del suelo es, por ejemplo, de 0,01 a 10.000 g y preferiblemente de 0,1 a 1000 g por
1 m? de superficie agricola u horticola.

En el caso de la aplicacién mediante tratamiento de la superficie del agua, la superficie del agua de un arrozal puede
tratarse con granulos o similares. La cantidad total de principios activos utilizados en el tratamiento de la superficie del
agua es, por ejemplo, de 0,1 a 10.000 g, preferiblemente de 1 a 1.000 g por 10 a de arrozal.

La cantidad total de principios activos utilizados para la pulverizacién de tallos y hojas es, por ejemplo, de 20 a 5.000 g,
preferiblemente de 50 a 2.000 g por hectarea de superficie agricola u horticola, como campos, arrozales, huertos e
invernaderos.

La concentracién y la cantidad de principios activos utilizados pueden aumentarse o disminuirse sin tener en cuenta
el intervalo anterior, ya que depende de la formulacién, el momento de uso, el método de uso, el lugar de uso y los
cultivos objetivo.

Resumen

Como se ha descrito anteriormente, el fungicida agricola u horticola de la presente invencién incluye el derivado de
azol representado por la siguiente Férmula general (I) como uno de los principios activos, y también incluye otro
principio activo.

[Férmula quimica 9]

Rlg M=
~ XN
~ K“’».Vﬁ ff’“ %’\};J ")\\ " \"‘v\::.rwﬁ
(RJMWM,@ Z ] Z% E | ©OR
B N 4
R, T
en donde
AesN;

D es hidrégeno;

R" es hidrégeno

Xes -O-;

R? es -OMe

R* es un grupo halégeno;

R3 es un grupo haldégeno
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E es un grupo fenilo;

n R3s estan unidos a cualquiera de las posiciones de sustitucion;
nes0,1,2 304

Y es un atomo de oxigeno unido a cualquier posicién de E;

Z es un grupo fenilo;

m R“s estan unidos a cualquier posicion de sustitucién; y
mes1,2 3, 405.

Ademas, en el fungicida agricola u horticola segln la presente invencién, el otro principio activo incluye al menos uno
seleccionado entre un fungicida seleccionado entre inhibidores de la divisién mitdtica/division celular (carbendazima),
inhibidores respiratorios (azoxistrobina, pidiflumetofeno, pentiopirad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, fluopiram,
bixafeno, metiltetrapol, isoflucipram, fenpicoxamida, y fluxapiroxad), o inhibidores de la biosintesis del esterol de la
membrana celular (espiroxamina, protioconazol, mefentrifluconazol, y metconazol).

En el fungicida agricola u horticola de la presente invencién, el inhibidor de la division mitética/proteina moradora es
carbendazima.

En el fungicida agricola u horticola de la presente invencién, el inhibidor respiratorio es al menos uno seleccionado
entre pidiflumetofeno, bixafeno, fluxapiroxad, pentiopirad, isoflucipram fluopiram, fluoxastrobina, azoxistrobina,
trifloxistrobina, fenpicoxamida y metiltetraprol.

En el fungicida agricola u horticola seguln la presente invencién, el inhibidor de la biosintesis del esterol de la
membrana celular i al menos uno seleccionado entre metconazol, mefentrifluconazol, protioconazol y espiroxamina.

El método de control de las enfermedades de las plantas de la presente invencién comprende la realizacién de un
tratamiento foliar o no foliar utilizando el fungicida agricola u horticola descrito anteriormente.

El producto para controlar las enfermedades de las plantas segln la presente invencién sirve para preparar el fungicida
agricola u horticola antes mencionado, e incluye el derivado de azol y otro principio activo enumerado anteriormente
por separado como preparado combinado para mezclar antes de su uso.

A continuacién, se presentan ejemplos para describir con mas detalle las realizaciones de la presente invencion.
Ejemplos

Los ejemplos de sintesis se proporcionan solo como referencia y no son segun la invencidn reivindicada.
<Ejemplo de sintesis 1 Sintesis del derivado de azol I-1 >

Sintesis del acido 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi) fenil)-2-oxoacético. Se afiadieron y disolvieron 761 mg de 1-(2-cloro-4-
(4-clorofenoxi)fenil)-etan-1-ona disponible comercialmente y 10,8 ml de DMSO en un matraz de fondo redondo de
100 ml, se afladieron 2,21 g de yodo, se elevé la temperatura a 100 °C y se agité la mezcla. Transcurridas 3 horas
desde el inicio de la reaccién, se afiadié una solucién acuosa saturada de sulfito sédico para detener la reaccién, y la
mezcla se extrajo 3 veces con tolueno. El extracto se lavé 3 veces con agua y una vez con salmuera saturada. Tras
secar sobre sulfato sédico anhidro, se destilé el disolvente para obtener 181 mg de un liquido anaranjado en bruto,
pero no contenia el producto deseado. La capa acuosa se acidificé afiadiendo una solucién de HCI 1N, se extrajo 3
veces con acetato de etilo y se lavé una vez con salmuera saturada. Tras secar sobre sulfato sédico anhidro, se destild
el disolvente para obtener 551,1 mg del compuesto del titulo como en forma de un sélido de color blanco en bruto
(rendimiento del 65,4 %).

RMN "H (400 MHz, DMSO-de) 5: 7,78 (d, J = 8,4 Hz, 1H), 7,50 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,18 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,05 (d, J
=2,4 Hz, 1H), 7,00 (dd, J = 8,4, 2,4 Hz, 1H).

Sintesis de 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)-2-oxoacetato de metilo

Se afiadieron 177 mg de acido 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)-2-oxoacético y 1,1 ml de DMF y se disolvieron en un
matraz de fondo redondo de 100 ml, se afiadieron 223 mg de carbonato de cesio y 57 ul de yoduro de metilo, y se
agité la mezcla. Una hora después del inicio de la reaccién, se afiadié una solucién acuosa saturada de cloruro
aménico para detener la reaccion, y la mezcla se extrajo 3 veces con tolueno. El extracto se lavd 3 veces con agua y
una vez con salmuera saturada. Tras secar sobre sulfato sédico anhidro, se destil6 el disolvente para obtener 171,5 mg
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de un producto en bruto liquido incoloro de a-cetoéster. Este producto se purific6 mediante cromatografia en columna
(5 g de gel de silice, hexano: acetato de etilo = 9: 1) para obtener 161,4 mg (rendimiento del 87,1 %) del compuesto
del titulo como un compuesto liquido viscoso incoloro.

RMN 'H (400 MHz, CDCls) &: 7,87 (d, J = 8,7 Hz, 1H), 7,36 (d, J = 8,9 Hz, 2H), 7,03-6,97 (m, 3H), 6,87 (dd, J = 8,7,
2,5 Hz, 1H), 3,91 (s, 3H). RMN 3C (100 MHz, CDCls) &: 165,3, 160,5, 153,6, 135,8, 133,4, 130,2, 129,7, 124,0, 1215,
120,2, 119,8, 115,5, 52,3.

Sintesis de 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)oxilan-2-carboxilato de metilo

Se afladieron 130,4 mg de 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)-2-oxoacetato de metilo, 68 pl de diyodometano, y 1,0 mi
de THF y se disolvieron en un matraz de fondo redondo de 50 ml, la mezcla se enfrié en un bafio de nieve carbénica
y acetona y se afiadieron 0,68 ml de cloruro de isopropilmagnesio y se sigui6 agitando. Transcurridas 0,5 horas desde
el inicio de la reaccién, se afiadié una solucién acuosa saturada de cloruro aménico para detener la reaccién, y la
mezcla se extrajo 3 veces con acetato de etilo. El extracto se lavd una vez con agua y otra con salmuera saturada.
Después de secar sobre sulfato de sodio anhidro, se destil6 el disolvente, obteniéndose 187,1 mg de un liquido incoloro
en bruto del producto de 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)oxilan-2-carboxilato de metilo. El producto se purificé
mediante cromatografia en columna (6 g de gel de silice, hexano: acetato de etilo = 9: 1) para obtener 91,6 mg de un
liquido viscoso incoloro del compuesto del titulo.

Sintesis de 2-hidroxi-2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propanoato de metilo (I-1)

Se afiadieron 91,6 mg de 2-(2-cloro-4-(4-clorofenoxi)fenil)oxiran-2-carboxilato de metilo y 1,2 ml de DMF y se
disolvieron en un matraz de fondo redondo de 100 ml, se afiadieron al mismo 43,7 mg de sal sddica de triazol, se
aumenté la temperatura a 40 °C, y se agité la mezcla. La reaccién se muestred apropiadamente y se controlé por
HPLC. Transcurridas 4 horas desde el inicio de la reaccion, se afiadié una solucién acuosa saturada de cloruro
aménico para detener la reaccién, y la mezcla se extrajo 3 veces con tolueno. El extracto se lavd 3 veces con agua y
una vez con salmuera saturada. Tras secar sobre sulfato sddico anhidro, se destilé el disolvente para obtener 187 mg
de un producto en bruto liquido incoloro. El producto se purificé mediante cromatografia en columna (2 g de gel de
silice, hexano: acetato de etilo = 1: 1) para obtener 27,0 mg de una mezcla liquida viscosa incolora. Se cristalizé en
tolueno para obtener 12,8 mg de un sélido blanco del derivado de azol I-1 representado por la Férmula general (la) en
la que R? es metoxi (OMe), (R3) es 2-cloro, y (R*)m es 4-cloro.

RMN 'H (400 MHz, CDCls) &: 8,00 (s, 1H), 7,88 (s, 1H), 7,40 (d, J

,J =88Hz 1H), 7,34 (d, J = 8,7 Hz, 2H), 6,99-6,95
(m, 3H), 6,81 (dd, J = 8,8 Hz, 1H), 5,0 (d, J = 14,3 Hz, 1H), 4,93 (d, J =

14,3 Hz, 1H), 4,88 (a, 1H), 3,80 (s, 3H).
<Ejemplo de sintesis 2 Sintesis de otro derivado de azol>

Los derivados de azol |-23, -122 e 1-228 se sintetizaron modificando adecuadamente los compuestos utilizados y las
condiciones del ejemplo de sintesis 1 descrito anteriormente.

<Ejemplo de ensayo 1: ensayo de efecto controlador contra la roya de la hoja del trigo utilizando el derivado de azol I-
1y el fungicida strobina como inhibidor respiratorio>

En el presente ejemplo de ensayo, se probé el efecto de control de la mezcla del derivado de azol I-1 y la azoxistrobina
contra la roya de la hoja del trigo (Puccinia recondida).

Se diluyé y suspendié en agua una solucién quimica que contenia Unicamente el derivado de azol |-1, la azoxistrobina,
o el derivado de azol I-1 y la azoxistrobina hasta una concentraciéon predeterminada y se pulverizd a razdn de
1.000 I/ha, y se roci6 sobre las plantulas jévenes en la fase de la segunda hoja (variedad: num. 61, tres macetas por
zona tratada) cultivadas en macetas cuadradas de plastico (6 cm x 6 cm). Tras dejar las hojas rociadas a temperatura
ambiente durante aproximadamente 1 hora para que se secaran al aire, las plantas se inocularon por pulverizacién
con una suspensién de esporas de hongos de verano (1x10° esporas/ml) recogidas de hojas de trigo afectadas por la
roya de la hoja del trigo, y se mantuvieron en una camara termostéatica a 20 °C durante 15 horas. A continuacién, las
plantas se trasladaron a un invernadero de cristal y se cultivaron, y 14 dias después, se examiné el grado de aparicién
utilizando el indice de enfermedad basado en las “Normas para diferentes grados de enfermedad de la roya del trigo
y la roya pequefia” de la Asociacion Japonesa de Proteccidén de las Plantas. La escala de ensayo fue de 3 macetas
por zona tratada. Como control, se pulverizé e inoculé la misma suspensioén de Puccinia recondita que la anterior sin
pulverizar una solucién quimica, y la tasa de control se calculé mediante la siguiente férmula.

Tasa de control (%) = (1-tasa media de incidencia en la zona tratada quimicamente | tasa media de incidencia en la
zona no tratada) x 100

A continuacién, se determiné el efecto sinérgico de los dos tipos de compuestos mediante el método que utiliza la
férmula de Colby (férmula descrita a continuacion).
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Tasa de control al mezclar y pulverizar (valor teérico) =a + ((100 - a) x B / 100

Los resultados figuran en la tabla 2. En la formula anterior, ay p representan la tasa de control cuando cada compuesto
se pulveriza solo.

Como se muestra en la tabla 2, la tasa de control de la mezcla del derivado de azol I-1 y la azoxistrobina fue mayor
que el valor teérico calculado a partir de la tasa de control cuando cada uno se pulverizd solo, lo que indica el efecto
sinérgico del derivado de azol I-1 y la azoxistrobina.

[Tabla 2]

Efecto de la mezcla de un derivado de azol y azoxistrobina sobre la roya de la hoja del trigo

Derivado de azol I-1 Azoxistrobina Tasa de control real Tasa de control prevista
g/ha g/ha
2,5 1,25 99 91
1,25 1,25 76 68
0,63 1,25 72 55
0 1,25 47
2,5 0 83
1,25 0 40
0,63 0 16
0 0 0

<Ejemplo de ensayo 2: Ensayo de efecto controlador contra la roya de la hoja del trigo utilizando el derivado de azol
I-1 y el fungicida pidiflumetofeno como inhibidor respiratorio>

En el presente ejemplo de ensayo, se probd el efecto de control de la mezcla del derivado de azol |-1 y el
pidiflumetofeno contra la roya de la hoja del trigo.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que en el ejemplo de ensayo 1 anterior, excepto
que la composicién de los productos quimicos se cambié como se muestra en la tabla 3. Los resultados figuran en la
tabla 3.

Como se muestra en la tabla 3, la tasa de control de la mezcla del derivado de azol I-1 y el pidiflumetofeno fue mayor
que el valor tedrico calculado a partir de la tasa de control cuando cada producto quimico se pulverizé solo, lo que
indica el efecto sinérgico del derivado de azol I-1 y el pidiflumetofeno.

[Tabla 3]

Efecto de la mezcla de un derivado de azol y pidiflumetofeno sobre la roya de la hoja del trigo

Derivado de azol I-1 Pidiflumetofeno Tasa de control real Tasa de control prevista

g/ha g/ha

1,25 10 100 94

0,63 10 98 85
0 10 83

1,25 5 99 89

0,63 5 94 70
0 5 67

1,25 2,5 94 81

0,63 2,5 67 51
0 2,5 44

1,25 1,25 98 81

0,63 1,25 83 51
0 1,25 44
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Efecto de la mezcla de un derivado de azol y pidiflumetofeno sobre la roya de la hoja del trigo

Derivado de azol I-1 Pidiflumetofeno Tasa de control real Tasa de control prevista
g/ha g/ha
1,25 0,63 96 70
0,63 0,63 83 21
0 0,63 11
2,5 0 98
1,25 0 67
0,63 0 11
0 0 0

<Ejemplo de ensayo 3: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol I-1 y carbendazima>

En el presente ejemplo de ensayo, se probé la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado de azol
I-1 y carbendazima contra Pyrenophola teres.

El derivado de azol I-1 solo, la carbendazima sola, o una combinacién del derivado de azol I-1 y la carbendazima se
mezclaron en medio PDA (medio de patata-dextrosa-agar) hasta una concentracién predeterminada, preparando asi
los medios en placa que contenian las sustancias quimicas. Aparte de esto, Pyrenophola teres precultivada en medio
en placa sin productos quimicos se perfordé con un sacabocados de 4 mm de didmetro y se inoculé en medio en placa
PDA que contenia productos quimicos. Tras tres dias de incubacién a 25 °C, se midi6 el didmetro de las colonias en
crecimiento y se comparé con el diametro de las colonias en el medio sin productos quimicos para obtener la tasa de
inhibicién del crecimiento fingico mediante la siguiente formula:

R =100 (de - dt)/dc
En la formula anterior, R representa la tasa de inhibicién del crecimiento fungico (%), dc representa el diametro de la
colonia en la placa sin producto quimico y dt representa el didmetro de la colonia en la placa con producto quimico. A
continuacién, se determiné el efecto sinérgico de los dos tipos de compuestos mediante el método que utiliza la féormula
de Colby (férmula descrita a continuacién).

Tasa de inhibicién cuando se mezcla para su uso (valor teérico) =a + ((100 - a) x B/ 100

En la formula anterior, ay B representan la tasa de inhibicién cuando cada compuesto se utiliza solo. Los resultados
figuran en la Tabla 4.

Como se muestra en la tabla 4, la tasa de inhibicién del crecimiento flngico por la mezcla del derivado de azol -1y
carbendazima fue mayor que el valor teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada uno se utilizé solo,
lo que indica el efecto sinérgico del derivado de azol I-1 y carbendazima.

[Tabla 4]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto contra Pyrenophola teres

Derivado de azol -1 Carbendazima Tasa de inhibicién del crecimiento Tasa de inhibicion del crecimiento

fungico real (%) fungico esperada (%)

ppm ppm % %
0,25 40 73 55
0,25 10 71 55
0,25 2,5 68 51
0,25 0,625 65 48

0 40 14

0 10 13

0 2,5 6

0 0,625 0
0,25 0 48

28



10

15

20

25

30

ES 2978 668 T3

<Ejemplo de ensayo 4: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol I-1 y pentiopirad>

En el presente ejemplo de ensayo, se probé la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado de azol
I-1 y pentiopirad contra Fusarium graminearum s. str.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que en el ejemplo de ensayo 3 anterior, excepto
que la composicién de los productos quimicos se cambié como se muestra en la tabla 3. Los resultados figuran en la
tabla 5.

Como se muestra en la tabla 5, la tasa de inhibicién del crecimiento flngico de la mezcla del derivado de azol -1 y el
pentiopirad fue mayor que el valor teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada producto quimico se
utilizé solo, lo que indica el efecto sinérgico del derivado de azol I-1 y el pentiopirad.

[Tabla 5]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium graminearum
Derivado de azol  Pentiopirad Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
-1 crecimiento fungico real (%) crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,25 20 38 28
0,25 5 45 22
0,25 1,25 46 7
0 20 28
0 5 22
0 1,25
0,25 0

Ejemplos de ensayo 5 a 22: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol I-1 y otros fungicidas

En el presente ejemplo de ensayo, la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado de azol I-1 y
otros fungicidas (trifloxistrobina, fluoxastrobina, fluopiram, bixafeno, espiroxamina, protioconazol, mefentrifluconazol,
metiltetraprol y metconazol) contra los hongos fitopatégenos (Pyrenophora graminea, Gaeumannomyces graminis,
Alternaria alternata patotipo manzana, Fusarium fujikuroi y Glomerella cingulata) enumerados en las tablas siguientes.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que los del ejemplo de ensayo 3 anterior,
excepto que se cambié la composicién del producto quimico que se mezclaria con el derivado de azol I-1 y se cambié
la especie de hongo. Los resultados figuran en las tablas 6 a 23.

Como se muestra en las tablas 6 a 23, la tasa de inhibicién del crecimiento fungico de la mezcla del derivado de azol
I-1y trifloxistrobina, fluoxastrobina, fluopiram, bixafeno, espiroxamina, protioconazol, mefentrifluconazol, metiltetraprol
0 metconazol fue mayor que el valor teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada producto quimico
se utilizé solo, lo que indica el efecto sinérgico del derivado de azol |-1 y estos fungicidas.

[Tabla 6]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-1 crecimiento fungico real (%)  crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 94
0,13 0 81
0,03 0 71
0 0,50 54
0,50 0,50 100 97
0,13 0,50 99 91
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea

Derivado de Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-1 crecimiento fungico real (%)  crecimiento fingico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0,50 90 86
[Tabla 7]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-1 crecimiento fungico real (%)  crecimiento fungico esperada

(%)

ppm ppm % %
0,03 0 31
0 0,50 15

0,03 0,50 47 42
0 0,002 8

0,03 0,002 54 36

[Tabla 8]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria alternata

Derivado de Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol 1-1 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0 0
0,01 0 0
0 0,13 48
0,03 0,13 59 48
0,01 0,13 50 48
[Tabla 9]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea

Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 95
0,13 0 80
0,03 0 70
0 0,50 55
0,50 0,50 100 98
0,13 0,50 98 91
0,03 0,50 88 86
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[Tabla 10]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicidn del
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)

ppm ppm % %
0,03 0 28

0 0,01 0
0,03 0,01 41 28

[Tabla 11]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria alternata

Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)

ppm ppm % %

0,13 0 1

0,03 0

0,01 0

0 0,13 48

0,13 0,13 54 48

0,03 0,13 56 48

0,01 0,13 51 48

[Tabla 12]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium fujikuroi

Derivado de Fluopiram Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 59
0 0,50 21
0,50 0,50 70 67
0 0,03 6
0,50 0,03 73 61

[Tabla 13]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata

Derivado de Fluopiram Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 77
0 0,50 9
0,50 0,50 87 79
0 0,13 3
0,50 0,13 86 78
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[Tabla 14]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium fujikuroi
Derivado de Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)

ppm ppm % %
0,03 0 4
0,01 0 0

0 0,50 19
0,03 0,50 37 22
0,01 0,50 28 19

0 0,13 13
0,03 0,13 30 16
0,01 0,13 30 13

[Tabla 15]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria alternata

Derivado de Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,13 0
0,03 0
0,01 0
0 0,03 14
0,13 0,03 24 14
0,03 0,03 24 14
0,01 0,03 28 14
[Tabla 18]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea

Derivado de Espiroxamina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 93
0,13 0 57
0 0,03 0
0,50 0,03 97 93
0,13 0,03 66 57
0 0,01 0
0,50 0,01 100 93
0,13 0,01 73 57

[Tabla 17]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de Espiroxamina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,13 0 94
0 0,13 0
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de Espiroxamina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,13 0,13 96 94
0 0,002 0
0,13 0,002 98 94
[Tabla 18]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 94
0,13 0 81
0,03 0 71
0 0,50 54
0,50 0,50 100 97
0,13 0,50 99 91
0,03 0,50 90 86
[Tabla 19]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria
alternata
Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,03 0 0
0 0,13 48
0,03 0,13 59 48
[Tabla 20]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-1 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada

(%)

ppm ppm % %
0,13 0 93
0,03 0 28
0 0,01 0

0,13 0,01 98 93

0,03 0,01 42 28
0 0,002 0

0,13 0,002 98 93

0,03 0,002 34 28

33



ES 2978 668 T3

[Tabla 21]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de Mefentrifluconazol Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-1 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 75
0,13 0 49
0 0,03 41
0,50 0,03 89 86
0,13 0,03 81 70
0 0,01 17
0,50 0,01 86 79
0,13 0,01 67 57
[Tabla 22]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de Metiltetraprol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,13 0 82
0,03 0 68
0,01 0 37
0 0,001 0
0,13 0,001 86 82
0,03 0,001 77 68
0,01 0,001 43 37
[Tabla 23]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de Metconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicidén del crecimiento
azol 1-1 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,03 0 9
0,01 0 0
0 0,01 28
0,03 0,01 47 32
0,01 0,01 33 24
0 0,003 7
0,03 0,003 31 15
0,01 0,003
0 0,001
0,03 0,001 23 13
0,01 0,001 7

<Ejemplos de ensayo 23 a 26: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol |-1 y otros
fungicidas>
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En el presente ejemplo de ensayo, se probdé la actividad antimicrobiana de formulaciones mixtas del derivado de azol
I-1 y otros fungicidas (isoflucipram, fenpicoxamida y metiltetraprole) contra los hongos patégenos de plantas
(Cercospora beticola y Colletotrichum lindemuthianum) enumerados en las tablas siguientes.

El derivado de azol I-1 solo, el otro fungicida (isoflucipram, fenpicoxamida o metiltetraprol) solo, o una combinacién del
derivado de azol I-1 y otro fungicida (isoflucipram, fenpicoxamida o metiltetraprol) a concentraciones predeterminadas
se disolvieron en metanol y un tensioactivo (alquil alil poliglicol éter). Se dejaron caer 10 ul de cada solucién en cada
pocillo de una microplaca de 96 pocillos y se secé el disolvente en una campana. Se afiadieron 100 pl de medio de
patata-dextrosa y una suspensién de esporas o micelios de hongo fitopatégeno (Cercospora beticola o Colletotrichum
lindemuthianum) a cada pocillo, se mezclaron y se incubaron a 20 °C y 85 % de humedad. Tras 3 a 5 dias de
incubacién, se midi6 la absorbancia de cada pocillo a una longitud de onda de 620 nm. La absorbancia se comparé
con la de los pocillos que contenian un medio sin productos quimicos, y la tasa de inhibicién del crecimiento se
determind mediante la siguiente férmula:

R'=100 (de' - dt')/d¢’

En la férmula anterior, R' representa la tasa de inhibicién del crecimiento (%), dc' representa la absorbancia del pocillo
sin producto quimico y dt' representa la absorbancia del pocillo con producto quimico. A continuacién, se determiné el
efecto sinérgico de los dos compuestos de la misma manera que en el ejemplo de ensayo 3 mediante el método que
utiliza la férmula de Colby. Cuando el crecimiento es igual o superior al crecimiento del hongo en el medio sin productos
quimicos, la tasa de inhibicién es del 0 %, y cuando no se observa crecimiento, la tasa de inhibicién es del 100 %. Los
resultados figuran en las tablas 24 a 27.

Como se muestra en las tablas 24 a 27, la tasa de inhibicién del crecimiento de la mezcla del derivado de azol I-1 e
isoflucipram, fenpicoxamida o metiltetraprol fue mayor que el valor teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién

del crecimiento cuando cada producto quimico se utilizd solo, lo que indica el efecto sinérgico del derivado de azol |-1
y estos fungicidas.

[Tabla 24]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Cercospora beticola

Derivado de azol Isoflucipram  Tasa real de inhibicién del Tasa esperada de inhibicién del

-1 crecimiento crecimiento

ppm ppm % %
0,5 0 6

0 1,0 48

0,5 1,0 52 51
0 0,2

0,5 0,2 7 6
0 0,04

0,5 0,04 35 8
0 0,008 7

0,5 0,008 19 13

[Tabla 25]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Cercospora beticola

Derivado de Fenpicoxaminad Tasa real de inhibiciéon del Tasa esperada de inhibicién del

azol I-1 crecimiento crecimiento
ppm ppm % %
2,5 0 99
0,02 0 0
0 50 100
2,5 5,0 100 100
0,02 5,0 100 100
0 1,0 60
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Cercospora beticola

Derivado de Fenpicoxaminad Tasa real de inhibiciéon del Tasa esperada de inhibicién del

azol 11 crecimiento crecimiento
ppm ppm % %
2,5 1,0 100 99
0,02 1,0 71 60
0 0,2 59
2,5 0,2 100 99
0,02 0,2 59 59
0 0,04 28
2,5 0,04 100 99
0,02 0,04 42 28
[Tabla 26]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Cercospora beticola
Derivado de  Metiltetraprol Tasa real de inhibiciéon del ~ Tasa esperada de inhibicién del
azol 1-1 crecimiento crecimiento
ppm ppm % %
0,02 0 0
0 0,08 72
0,02 0,08 95 72
[Tabla 27]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Colletotrichum lindemuthianum

Derivado de  Metiltetraprol Tasa real de inhibiciéon del ~ Tasa esperada de inhibicién del

azol I-1 crecimiento crecimiento
ppm ppm % %
0,10 0 0
0 2,0 91
0,1 2,0 98 91
0 0,4 73
0,1 0,4 75 73
0 0,08 6
0,1 0,08 31 6

<Ejemplos de ensayo 27 a 38: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol |-23 (no segun la
presente invencién) y otros fungicidas>

En el presente ejemplo de ensayo, la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado de azol |I-23 y
otros fungicidas (bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol, y mefentrifluconazol) contra los
hongos fitopatdgenos (Pyrenophora graminea, Fusarium graminearum, Gaeumannomyces graminis, Penicillium
italicum, Glomerella cingulata, Microdocum nivale y Alternaria alternata patotipo manzana) enumerados en las tablas
siguientes.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que los del ejemplo de ensayo 3 anterior,
excepto que se cambid la composicidn del producto quimico que se mezclaria con el derivado de azol I-23 y se cambié
la especie de hongo. Los resultados figuran en las tablas 28 a 39.

Como se muestra en las tablas 28 a 39, la tasa de inhibicion del crecimiento fingico de la mezcla del derivado de azol
[-23 y bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol o mefentrifluconazol fue mayor que el valor
teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada producto quimico se utilizé solo, lo que indica el efecto
sinérgico del derivado de azol I-23 y estos fungicidas.
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[Tabla 28]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de  Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-23 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
1,25 0 95
0,31 0 92
0,08 0 73
0 1,56 75
1,25 1,56 100 99
0,31 1,56 100 98
0,08 1,56 100 93
[Tabla 29]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium graminearum
Derivado de  Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-23 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
5,00 0 79
0 0,10 6
5,00 0,10 87 80
[Tabla 30]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de Fluxapiroxad Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol I-23 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
5,00 0 94
0,08 0 92
0 1,56 0
5,00 1,56 97 94
0,08 1,56 97 92
[Tabla 31]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Penicillium italicum

Derivado de Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 52
0,13 0 35
0,03 0 12
0,01 0 6
0 0,50 90
0,50 0,50 97 95
0,13 0,50 97 94
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Penicillium italicum

Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0,50 94 92
0,01 0,50 95 91
[Tabla 32]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0 9
0 0,50 46
0,03 0,50 72 51
[Tabla 33]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 91
0,13 0 81
0 0,50 59
0,50 0,50 100 96
0,13 0,50 95 92
0 0,13 51
0,50 0,13 100 95
0,13 0,13 98 90
[Tabla 34]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Microdocum nivale

Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 27
0,13 0 4
0,01 0
0 0,01 96
0,50 0,01 100 97
0,13 0,01 100 96
0,01 0,01 100 96
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[Tabla 35]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de  Protioconazol Tasa de inhibicién del crecimiento  Tasa de inhibicién del crecimiento fungico

azol I-23 fungico real (%) esperada (%)
ppm ppm % %
0,03 0 38
0,01 0 0
0 0,50 36
0,03 0,50 91 61
0,01 0,50 52 36
0 0,13 0
0,03 0,13 95 38
0,01 0,13 33 0
[Tabla 36]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata

Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol |-23 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 61
0,13 0 31
0 0,50 24
0,50 0,50 86 71
0,13 0,50 56 48
[Tabla 37]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Penicillium italicum
Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol |-23 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 43
0 0,13 18
0,50 0,13 70 54
[Tabla 38]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Microdocum nivale

Derivado de Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-23 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada

(%)

ppm ppm % %

0,50 0 24

0,13 0 10

0 0,01 1
0,50 0,01 32 25
0,13 0,01 28 11
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[Tabla 39]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria alternata

Derivado de  Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-23 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada

(%)

ppm ppm % %
0,13 0 0
0,03 0 0
0 0,50 62

0,13 0,50 69 62

0,03 0,50 69 62

<Ejemplos de ensayo 39 a 49: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol 1-122 (no segun la
presente invencién) y otros fungicidas>

En el presente ejemplo de ensayo, la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado de azol I-122 y
otros fungicidas (bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol y mefentrifluconazol) contra los
hongos fitopatégenos (Fusarium graminearum, Gaeumannomyces graminis, Pyrenophora graminea, Microdocum
nivale, Alternaria alternata patotipo manzana y Glomerella cingulata) enumerados en las tablas siguientes.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que los del ejemplo de ensayo 3 anterior,
excepto que se cambié la composiciéon del producto quimico que se mezclaria con el derivado de azol 1-122 y se
cambi6 la especie de hongo. Los resultados figuran en las tablas 40 a 50.

Como se muestra en las tablas 40 a 50, la tasa de inhibicion del crecimiento fingico de la mezcla del derivado de azol
[-122 y bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol o mefentrifluconazol fue mayor que el valor
teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada producto quimico se utilizé solo, lo que indica el efecto
sinérgico del derivado de azol I-122 y estos fungicidas.

[Tabla 40]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium graminearum
Derivado de  Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-122 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
5,00 0 83
0 0,10 0
5,00 0,10 94 83
[Tabla 41]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de  Fluxapiroxad Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-122 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
1,25 0 96
0,31 0 96
0 1,56 0
1,25 1,56 98 96
0,31 1,56 97 96
0 0,10 0
1,25 0,10 97 96
0,31 0,10 97 96
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[Tabla 42]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 82
0,13 0 75
0 0,50 55
0,50 0,50 100 92
0,13 0,50 95 89
0 0,13 54
0,50 0,13 100 92
0,13 0,13 92 89
[Tabla 43]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Microdocum nivale
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,13 0
0,03 0
0,01 0
0 0,03 65
0,13 0,03 69 66
0,03 0,03 70 65
0,01 0,03 77 65
[Tabla 44]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 97
0,13 0 70
0 0,50 9
0,50 0,50 100 97
0,13 0,50 74 73
[Tabla 45]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de  Fluoxastrobina Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,13 0 57
0 0,01 32
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis

Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,13 0,01 100 71
[Tabla 46]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre el patotipo de manzana de Alternaria
alternata
Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 5
0,13 0 0
0 0,50 43
0,50 0,50 50 46
0,13 0,50 50 43
[Tabla 47]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Microdocum nivale
Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 42
0 0,13 13
0,50 0,13 64 50
[Tabla 48]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata

Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol I-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 82
0,13 0 45
0 0,13 0
0,50 0,13 84 82
0,13 0,13 55 45
0 0,01 0
0,50 0,01 87 82
0,13 0,01 55 45
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[Tabla 49]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de  Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol 1-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0 32
0,01 0 0
0 0,03 19
0,03 0,03 88 45
0,01 0,03 61 19
[Tabla 50]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata

Derivado de Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol 1-122 crecimiento fungico real (%) crecimiento flngico esperada

(%)

ppm ppm % %
0,03 0 14
0,01 0 8
0 0,50 77

0,03 0,50 87 80

0,01 0,50 82 79

<Ejemplos de ensayo 50 a 59: Ensayo de actividad antimicrobiana in vitro con el derivado de azol 1-228 y otros
fungicidas>

En el presente ejemplo de ensayo, se analizé la actividad antimicrobiana de una formulacién mixta del derivado azélico
[-228 y otros fungicidas (bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol y mefentrifluconazol)
contra hongos fitopatégenos (Microdocum nivale, Gaeumannomyces graminis,

Fusarium fujikuroi, Pyrenophora graminea, Glomerella cingulata, Fusarium graminearum y Penicillium italicum) que
figuran en las siguientes tablas.

El método de ensayo, el método de evaluacién y otros son los mismos que los del ejemplo de ensayo 3 anterior,
excepto que se cambié la composiciéon del producto quimico que se mezclaria con el derivado de azol 1-228 y se
cambi6 la especie de hongo. Los resultados figuran en las tablas 51 a 60.

Como se muestra en las tablas 51 a 60, la tasa de inhibicion del crecimiento fungico de la mezcla del derivado de azol
[-228 y bixafeno, fluxapiroxad, trifloxistrobina, fluoxastrobina, protioconazol o mefentrifluconazol fue mayor que el valor
teérico calculado a partir de la tasa de inhibicién cuando cada producto quimico se utilizé solo, lo que indica el efecto
sinérgico del derivado de azol I-228 y estos fungicidas.

[Tabla 51]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Microdocum nivale

Derivado de  Bixafeno Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-228 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
5,00 0 86
1,25 0 56
0 0,10 0
5,00 0,10 91 86
1,25 0,10 60 56
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[Tabla 52]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de  Fluxapiroxad Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del crecimiento
azol 1-228 crecimiento fungico real (%) fungico esperada (%)
ppm ppm % %
5,00 0 71
1,25 0 67
0,31 0 63
0 1,56 9
5,00 1,56 96 74
1,25 1,56 96 70
0,31 1,56 92 67
[Tabla 53]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Gaeumannomyces graminis
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,13 0 89
0 0,13 11
0,13 0,13 99 90
0 0,03 5
0,13 0,03 99 90
[Tabla 54]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium fujikuroi
Derivado de  Trifloxistrobinan Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0 21
0 0,01 10
0,50 0,01 54 29
0 0,002 0
0,50 0,002 66 21
[Tabla 55]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea

Derivado de Fluoxastrobina Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada

(%)

ppm ppm % %
0,50 0 84
0 0,50 51

0,50 0,50 100 92
0 0,13 46

44



ES 2978 668 T3

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Pyrenophora graminea

Derivado de  Fluoxastrobina Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,50 0,13 100 91
[Tabla 56]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de  Fluoxastrobina Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%)  crecimiento flngico esperada
(%)
ppm ppm % %
0,03 0 12
0,01 0 2
0 0,50 48
0,03 0,50 60 54
0,01 0,50 57 49
[Tabla 57]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Fusarium graminearum
Derivado de  Protioconazol Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 39
0 0,03 19
0,50 0,03 61 51
0 0,01 1
0,50 0,01 47 40
[Tabla 58]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de  Protioconazol Tasa de inhibicidn del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,50 0 82
0 0,03 1
0,50 0,03 87 82
0 0,01 0
0,50 0,01 86 82
[Tabla 59]

Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Penicillium italicum

Derivado de Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0,13 0 56
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Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Penicillium italicum

Derivado de  Protioconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol |-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento fungico esperada (%)
ppm ppm % %
0 0,13 19
0,13 0,13 75 64
[Tabla 60]
Actividad antimicrobiana de cada compuesto sobre Glomerella cingulata
Derivado de  Mefentrifluconazol Tasa de inhibicién del Tasa de inhibicién del
azol 1-228 crecimiento fungico real (%) crecimiento flngico esperada
%
ppm ppm % (%)
0,03 0 16
0,01 0 0
0 0,13 74
0,03 0,13 83 78
0,01 0,13 79 74

Aplicabilidad Industrial

La presente invencién puede utilizarse como un agente de control que puede controlar las enfermedades de las plantas
limitando al mismo tiempo los efectos nocivos para la planta.
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REIVINDICACIONES

Un fungicida agricola u horticola que comprende un derivado de azol representado por la Férmula general (1)
como principio activo, y que comprende ademas otro principio activo, en donde el contenido del otro principio
activo en una composicién agricola formulada es del 0,1 al 95 % en peso y el otro principio activo comprende
al menos uno seleccionado entre azoxistrobina, pidiflumetofeno, carbendazima, pentiopirad, trifloxistrobina,
fluoxastrobina, fluopiram, bixafeno, espiroxamina, protioconazol, mefentrifluconazol, metiltetraprol,
metconazol, isoflucipram, fenpicoxamida, y fluxapiroxad:

[Férmula quimica 1]

rin P
P ‘/‘ e % m m
P (f“’ T 3 N
4y ol Z E conr?
wht Z ) A&
- ¥ \
{R¥), £
en donde
AesN;

D es hidrégeno,

R" es hidrégeno;

R2 es -OMe;

R#* es un grupo haldgeno;

R3 es un grupo haldgeno;

E es un grupo fenilo;

n R3s estan unidos a cualquiera de las posiciones de sustitucion; nes 0,1, 2, 30 4;
Y es un atomo de oxigeno unido a cualquier posicion de E;
Z es un grupo fenilo;

m R“s estan unidos a cualquier posicion de sustitucién; y
mes1,2 3, 405.

Un método de control de las enfermedades de las plantas que comprende la realizacién de un tratamiento
foliar o no foliar utilizando el fungicida agricola u horticola descrito en la reivindicacién 1.

Un producto para el control de enfermedades de las plantas para la preparacidén del fungicida agricola u

horticola descrito en la reivindicacion 1, que comprende el derivado de azol y otro principio activo por
separado como preparacién combinada para mezclar antes de su uso.
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