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SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
@ Patente de Invencion. [1 Patente de Modelo de Utilidad.
L] Capitulo . d Capitulo I1.
@ Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG IDENTIFICACION
socledad constituida y existente bajo las
SOLICITANTE |ieyes de la Repiiblica Federal de Alemania | C.C. . NIT O
(71)
Direccién: Alfred-Nobel-Str. 50, C.E. C oro O
40789 Monheim, '
Republica Federal de Alemania | Cual
Domicilio: Monheim, Republica Federal de
Alemania Nimero —_
[ . IDENTIFICACION
@ Nombre: EMILIO FERRERO K ]
Direccion; Carmera 4. No. 72-35 C.C. NIT
REPRESENTANTE | Teléfono: 347 36 11 CE. 1 oo [
O AP DERADO |Fax 211 86 50 '
E-mail: clientes@camyp. com. Cual ___
Domicillo: ~ Bogoté, Colombia. Numero 438.019 T.P31.929
1. Ralf DUNKEL 2. Helko RIECK
O Krischerstr. 22, 9, rue Claude Monet,
40789 Monheim, F-89110 Ste. Foy-las-Lyon
INVENTOR (ES) Replflblica Federal de Alemania Francla
72) 3. Hans-Ludwig ELBE 4. J8rg Nico GREUL
- Dasnodckel 58, Am Sandberg 30",
42320 Wuppertal, 42799 Leichlingen,
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
§. Ulrike WACHENDORFF-NEUMANN 6. Karl-Helnz KUCK
Oberer Markenweg 85, Pastor-Loh-Str. 30 a,
56566 Neuwied, 40764 Langenfeld,
Repiblica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
7. Peter DAHMEN
Altebrlicker Sir. 61,
41470 Nouss,
Replblica Federal de Alamania
PCT (86)

Solicitud Intemacional No. PCT/EP2003/011392 Fecha: 15 de Octubre de 2003
Publicacion Intemacional No. WO 2004/039788 A1 Fecha: 13 de Mayo de 2004

G Titulo (54)
TIAZOL(BI)CICLOALQUIL-CARBOXANILIDAS

@ Clasificaci6n Internacional (51) CO7D 277/56, AO1N 43/78
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Prioridad (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Namero de Solicitud
si® noll DE 28 de Octubre de 2002 10250 110.6
@ Comprobante de pago No.: 05 — 35,926 Fecha: _16 de Mayo de 2005
Anexos:

Bd Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 443.000.00.

O Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

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

Xl  Poderes, sifuere el caso.

O Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.

I Declaraciones. De acuerdo con la Regla 4.17 (Il) del PCT con relacién a la autorizacién de
la compafiia solicitante a solicitar y obtener una patente por la relacién laboral con ios
inventores, y de acuerdo con la Regla 4.17 (ill) del PCT con relacién a la autorizacion de la
compafila solicitante a relvindicar prioridad de la solicitud No. 10250110.6 por un
convenlo entre las compafiias Bater Aktiengesselischaft y Bayer CropSclence AG.

X Copia de la solicitud internacional. {(Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)

& Traduccién de la solicitud internacional al castellano. (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos)

Bd  cCopia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA.

[0  De serel caso, copia del contrato de acceso.

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

O De ser el caso, certificado de depésito del material biolégico.

B Are final 12x12

d De ser ol caso, informacion sobre otras solicitudes de patente o tltuios obtenidos en el extranjero
por el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencién de esta
solicitud.

Otros. Traduccion a espafiol de las declaraclones contenidas en la Solicitud PCT con
relacién a la autorizaciéon de la compafiia a sollcitar y obtener una patents.
Ver hoja anexa con listado de documentos aportados.
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@ Solicito la concesién de la patente,
NOMBRE: . EMILIO EERRERO
FIRMA : i;@.. da...._.__._:_;

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.929
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179 Representacidn y Poder con autenticacidn notarsl y .
Apostille para patentes, modelos de utilldad, disefios
industriales, marcas de fiibrica, nombres
] ‘comerciales, ensefins, nombres de dominio, lemns
B e e comerciales, .licencins. . o

N : . . Representation and Power-of- Attorney with notarial
" authentication and Apostille for patents, utility models,
_ . industrial designs, trademarks, commereial mames,
: . trade mbﬂ, domain names, ll_omellum

) 354
REPRESENTACION Y PODER REPRESENTATION AND POWER- OF- ’Joqsz
ATTORNEY

Yo {nosotros), abajo firmado (s)/I (we), the undersigned
Bayer CropScience AG

" domiciliado (s) en/of Alfrad-Nohal-Str. 50

' £l he patent application
No. 03.005.574 filed by Emilio FERRERO oh Jamuary 28, 2003 and .
.- por ¢! presente pombromos s -EMILIO FERRERO, tpa 31929; indneemnplimum‘lhﬂutamn?mmhlnofnﬁdc
GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa. 543 of the Comrnercial Code, do hereby appoim EMILIO
2555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domicilisdos en |s Carrera 4 | FERRERO, tpe. 31929 GONZALO PERDOMO, tpa. 831;
N* 72 35, Bogotd, Colombis, en’ obedecimiento & lo dispuesto en ¢l LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 and GERMAN
.pnimnﬂnlnddmwomdé_lg‘idipde('jmmdo,olmﬂ CAVELIER, tpa. 832, domiclied at Carrera 4* N* 71 35,
principal y los demida como suplenites, en su orden, como mis (nuestros) Bogoté, Colombis, the first ay principal snd the others es
representantes & todos Ios asuntod de ‘propiedad industrial con faculted | altemstes, in the order of their appointment, as our
*  pam recibir notificaciones y nombrar apoderados judicisles o representatives for all industrial property matters with faculty
extrajudiciales. Bl primer representants suplents recrrplazard al principel to receive notifications and to appoint sttoreys in and out of
en caso de susencia o impedimento temporal o dufinitivo de aquél. La Court. The first alternate shall replace the principal in case of
_misma regla se aplicard cusnda el segundo representante guplente hayn his absence or of temporal or definitive impediment. The same
de reemplazar al primero, o ¢l tercero ol segundo. En tales casoa, el rule will apply when the second sitemnste representative is to
Tepresentanté principal, o ¢l primero, o segundo suplente, en su csso, 0 replace the first one, or when the third is to replace the first or
ambos, declariizhn su intencién de no cjercer 1a representacién modisnte
decliracién autenticads por Notario Péblico en Colombis, o por Notario
u otro Funcionario Piblico, o Cénsul de Colombin, en ol extranjero; y si -
se ratare de impedimento, con el certificado respectiva. Si alguno de los
nombridos faitare definitivamente, €1 siguiento tormark su luger. Cyando
cesare In gqusncis o impedimento del representante principal, o de
.prima-o o segundo mupleates, en wu cwso, podrin ejescer la
representacitn, en fu orden, uno u otros segdn el caso, ssumiéndola por
el solo hecho de cjercerls, cemndo en ese momento el ejercicio de la
representacién por el primero, segundo o tercer suplente en su caso.

exarcise will suffice. ise of the representution by the
first, second or thind alternutes in their turp shall end ot such
time. .

Ademis, confiero (conferimos) poder a los sbogados arriba nambrados, In sddition, we grunt & Power of Atorney in faver of the
para obtener In proteceidn de mi (ouestra) propiedad industrial y contra above nemed sttomneys at lew so that they may obtain the
lleofnpem:indulul.lmyoefecmdmin(m)lludi&u protection of my (6ur) industrial property and against the
spoderados pare que me (pos) represeten entp cualesquiera entidades o |  unfhir competition, for which purpose [ (we) suthorize the ssid
personas, ¢jerzan o no jurisdiccidn, especisbmente ante las del orden m:ylm:q:umtm(ul)beﬂwumym!miﬁunrm

CAVELIER ABOGADOS
WPPODEO1-179 (MINUTA 12.1.1.2.9)




epnm administrativo y judicial, asl como los
nﬂuﬂuubhmh,mhdolom;hlw
-atos: §) Obtencién de patentes de invencidn, modelos de utilidad, y

Mhdmdndmdemdeﬂym.mle@m__-

defensivas, de sexvicio, lemas comercisles, nombres - comerciales,
,’enneﬂn.nontmdedom:o,w_ﬂedduvqmluydnmmmade
'uigm;ﬂmvddn.mmlbiodemh:odﬂnidﬂo,
cancelacién volyataris; y el registro de licencias de uso de esos derechos;
b) Las ecciones de competencia desleal, proteceidn del consumidor,
. oposiciones u observaciones, camcelacién administrativa y judicial,
nulidad, medides cautelgres, concesién de licencias, 1a tutels, In
_proteceién de secretos industrinles, ¥ en gencral los juicios clviles,
penales, administrativos o contencicsa administrativos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos qu2 promovamos o 8¢ nos
promuevan. Y pam que n todos los anmtos arriba determinados, puedan
sustituir este mandato, transigir, concilixr, admitir los bechoa del
proceso, desistir, canceler, recibir, renunciar, y ratificar los actos de

_ agentes oficiosos.

with or without jurisdiction, specially those administrative,
administrative contentious and judicial, as well as before

- Arbitration Court, in ell matters concerning the following: &)

the registration of trademarks, collective, defensive snd service
names, vegotal varieties and denominstions of corigin; its
renewal, assignment, change of nsme or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the above
rights; b) Actions of unfeir competition, protection to the -
commumer, oppokitions or observations, adminigtrative or Court
cancellation, nullity, infringemnent, granting of licenses, the
sction for writ mandemms, the protection of trade secrets, and
in general the civil, penal, and adminigtrative suits relating to
those rights; actions and suits atituted by me (us) or agninst
me (us). And that in all the above matters they may substitute
this Power of Attorney, compronrise, conciliate, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, snd retify acts done
by representstives without & power of attomey.

Dldoy.ﬁrmdohoylﬂimndlipdm 12th of February, 2003

enfin . Laverkusen

porby Dr. Axel Bader, Dr. Relf-Ridiger Jesse
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m:N'hCAcmN NOTARIAL (SOCIEDAD)

A«Axﬂ“

_lnﬁmnqu'n de

.-dc Ia compatila wate AG

&

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The underwigned Notary cestifies: Thet the preceding signature
of

Dr: Axel Beder end Dr. Ralf-Ridiger Jesse

is suthentic, that the signatory currently acts in the position of
—sacretaries :

_of the company _Bayer CropScience AG

/medudqueuﬂtbnentemshyuﬂmmdlducnudou
hs leyes de__ Alemanig

a company currently existing and organiged under the laws of__ -
Germany

e
So Yo3 1“071\4 \ \

that the address is _Alfrad-Nobel-Str. 50,
40789 Monheim, Germany

y que cl signatario tieno facultad paru otorgar este documento.

Todonloahechountuibrqleconﬂnpnrhlbarmmimdnlol
documentos respectivps y de todo ello da fe.
Dadoy firmado en_ 3 e Ve (\eulen

m >de {obrewo, 003

mdm&nlignlmhuhpowmmtﬁdmmm.

The Notary Public is aware and sttests to the above facts upon
examination of the corresponding documents.
Given and signed in__ | avarkusan

os 12th of Fabruary, 2003

1L\

El Notario Pdblico - The Notary Public

(Finma-sello)

(Signature-seal)
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S e N . . e . . B -

\des Herrn Dr. Ralf-Rildiger Jesse, geschiftsansissig
inn D 51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

s Herrn Dr. Axel Bader, geschiftsansissig
\D 51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

Ich bescheflfige aufgrund Einsicht in das Handelsregister des
fjlangenfdld - HRB 3990 -, daf die genannten Herren

)4, die ‘Bayer CropScience Aktiengesellscliaft in

-(|n_a1sgP;okuriaten einzeln zu vertreten,

Monheim am R
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I APOSTILLE

.(Convention da La Haya du 5 octobre 1961)

1.Land: Bundesrepubilk Deutschiand -
Diesa dffentiiche Urkunde
2. Ist unterachriegben von

Dirkk Heiderhofir
3. In seiner Eigenechatt ajs Notar,___

] 4.0 1st versehen mit dem.StempeliSiegel des (ded ____

—— — — i —— ——

veotars dirk Heider hofy i
inw _Loaver kusen |
. AT
o Bt 41, FEB. 2008
7. durch den Vizepraisidenten des Landgarichis Koin '
8.unter e, _H€2{ 0D !I
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I6N OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor

Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia y

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los sellos y legallizaciones de un

documento escrito en inglés y espafiol por medio del cual Bayer

CropScience AG, domiciliado en Al:fred-Nobel-Str. 50, 4078% Monheim,

Alemania, por el presente ratifica la solicitud de patente No.

03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enexro de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE

PAEZ, tpa. 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 932, domiciliadoe en la

Carrera 4° No. 72-35.

Pado y firmado hoy 12 de febrero de 2003 Wy g
e RTAIND m‘gﬂ!";','g QUE LA
en . __Leverkusen an St -Aé

"]
msw-r-_l\o {rs,

Bayer CropScience AG ekl

Firma Ilegible Firma Ilegible \

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en dontie se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor‘_?;kﬁdi er Jesse como
” o -
itar VAkEAs 2.

TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPANOL - INGLES - INGLES - ESPARIOL
RES. OOO1 DF ENFRCY 4 NE 10nn.

4y
% PP Tor e m

———

——— m——



--séc':-rét.ai'ios de Bayer CropScience AG, una sociedad actualmente
existente y organizada de acuerdo a las leyes de Alemania y con

direccién en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim, Alemania. Dado Y

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003,

Firma Ilegible
Notario Pdblico Selio

Se anexa autenticacidén notarial en alemén de las firmas ainteriorea.

™ =
g O 2
Respaldo: S @2 =
=) .
Apostilla expedida por Alemania y certificado el 'If_."_ deafeﬁgﬁro de
aal -
2003 bajo el niGmero 482/03. _: -.-_‘ F-:;f-'
= u

Es traduccién fiel y completa de la cual se deja copia en eata
v

E!E - i

oficina para su confrontacién, B f"l-l.aq
: B~ -

DVZ/ID-4268/WPCLO02G/COLO 13549-841-002-0 ’ -; ":'-

' o] A z
TRADUCTOR ETNTERPRETE OFICIAL
ESPAROL - INGLES - INGLES - ESPANOL
RES. 0001 DE ENERO 4 DE 1999
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TRADUCCION OFICIAL No. 9450

de un documento escrito en Alemdn, efectuada por Luz Arriaga de

Herber, resolucidén del Ministerio de Justicia 599 del 6 de

marzo 1978.-

Traduccién de los sellos y autenticaciones que aparecen en el

documento de representacién y poder, escrito en espafiol e

L

inglés,~ ~por medio del. cval la 'firma Bayer CropScience AG,

déiiciiiada’ 'en Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,

Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO

.. PERDOMO; ‘tpa. 8315 LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y -GERVAN

.. iCAVELIER, tpa. 832, domic:.liadoa en la Carrera.4 No. 72-35,

. Bogota, Colcmbia. Dado Y firmado el 12 de febrero 2003 en

Levaikusen, Alemania, por los sefiores Dr. Axel Bader y Dr,

peunRalf~ROdiger Jesse,

=

Antenticaciérr en espafiol e inglés de las fix:mas antecedentes Yy

cert:.ficacib de existencia de la socledad por e‘g'mg,;,qg,‘_q

S8 ceih g
: g ‘“:::mﬂﬁl enuie:.“ b
LeVe:Eusem. .b.trk Heiderhoff. g ?'. TNy

B m..iry-.
Fdo.: firma ilegible

Y 03 MAY 2003

: : -Jf"» ftGe & g
Sello redondo en tinta "'w.m. i BARAIAE -

HOTARIO (E) L
wﬁa.ﬂ’e Sl

Dirk Heiderhoff, notario de Leverkusen
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Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los sefiores

i. Dr. Ralf-Ridiger Jesse, con domicilio comercial en D~
51368, Bayerwerk, Alemania,

2. Dr. Axel Bader, con domicllio comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,
a Qquienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio

del Juzgadd Municipal de Langenfeld ~-HRB 3990~ que los

menclionadoa sefiores estdn facultados, en su calidad de

apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein.
Gﬂm‘t‘. :ﬁt‘ ced -|“-'l o 'ht.‘ ) [ \..\:
RN S L
* FOTOCODLA ¢ 58 G
Leverkusen, 12 de febrero 2003 GV '.'r-w:nnm.vln\

{Hilo y oblea notarial)
Fdo.: firma ilegible, Notario

L1 B IR

Costas

Art. 141, 154 KostO

Valor EUROS 3.000,~-

Derechos Art. 32,45 EUROS 10, -~

AeaniGeis, bo- . 6 gy



A=
Derechos Art. 58 EUROS 10, -
Derechos Art. 150 Euros 13, -
IVA EUROS 5,28
Total EUROS 38,28

Fdo.: Helderhoff, notario

]

APOSTILLA

(Convention de L.a Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais: RepGblica Federal de Alemania

Este documento publiico

2., Ha sido firmado por Dirk Helderhoff

3. Actuando en calidad de notario A '
e :
> ran

v
ario éqg,

P
Leverkusen : ' T

Certificado =

4. Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff,

5. en Colonia 6. Bl 17 de febrere- 2083

B Raeadionia
DN BOGATA, [IASD CONSTAR SUR LA
FOTGECOMA EOIMNEISE CON 1 ORIGINAL
aUE I NSNS ALA WETA
¥ N - X

7 por el Vicepresidente del Tribun;

8. bajo el No 482/03
9. Sello

El Presidente del

Tribunal Regional de Colonia

seal b d e -

ES TRADUCCION FIEL COMPLETA, de la cual se de&ﬁ;copia en los

archivos de estas oficinas para su confrontacién.

Luz §ALA L Nk BBE
M‘?ﬁ:ﬂ 104 L .;-'.': L T 1 1 1 H

Rodsliads v ki,

Bogota, 14 de marzo 2003,

r.'i\:._.l-.“m |
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DOCUMENTOS ANEXOS:

Copia de la Publicaclén Internacional de la OMPI, WO 2004/039789 A1

Copia de la Memoria Descriptiva y del Pllago Relvindicatorio tal y como fe publicado
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Thiazol({bl)cycloalkyl-carboxanilide

Die vorlicgende Erfindung betrifft neue Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide, mehrere
Verfahren zu deren Herstelmg und deren Verwendung zur Bekiimpfung von umer-
wilnschten Mikroorganismen.

Es ist bercits bekannt, dass zahlreiche Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide fungizide
Eigenschaften besitzen (vgl. zB. WO 02/059086, EP-A 0 591 699, EP-A 0589 301, EP-A
0 545 099, EP-A 0315 502 und EP-A 0 276 177). So sind z.B. bereits die folgenden Thi-
azol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide bekannt geworden: 2-Amino-N-(2-cyclohexylphenyl)-4-
{trifluormethyl)-1,3-thiazol-5-carboxamid und 2-Amino-N-(2-cyclopentylphenyl)-4-(trifluor-
methyl)-1,3-thiazol-5-carboxamid aus EP-A 0 589 301, N{(2-Cyclohexylphenyl)-2-methyl-4-
(trifluormethyl)-1,3-thiazol-5-carboxamid uvnd N<(2-Cyclopentylphenyl)-2-methyl-4-(tri-
fluormethyl)-1,3-thiazol-5-carboxamid aus EP-A 0 545 099, 2-Methyl-4-(trifluormethyl)-N-
(1,1,3-trimethyl-2,3-dihydro-1H-inden-4-yI)-1,3-thiazo}-5-carboxamid aus EP-A 0276 177
und 2-Methyl-4-(trifloormethyl)-N-(1,1,3-trimethyl-1,3-dihydro-2-benzofuran-4-yl)-1,3-thi-
azol-5-carboxamid aus EP-A 0 315 502. Die Wirksamkeit dieser Stoffe ist gut, 1isst aber in
manchen Fillen, z.B. bei niedrigen Aufwandmengen zu wilnschen {ibrig.

Es wurden nun neue Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I)

QA o
F,HC, _ NRi
xS ®
CH,
geﬁmden, in welcher
mremeGrume
5 .
(Q-l) (Q-2)

stcht,
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R!  fir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C;-Cs-Alkylsulfinyl, C;-Cs-Alkylsulfonyl, C,-C,-
Alkoxy-C;-Calkyl, C;-Cy-Cycloalkyl; C,-Cs-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenslkylsul-
fanyl, C,-C,Halogenalkylsulfinyl, C,-C,-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C,-C,-
a »-Ce-glkyl, C,-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R? oder -CH,NR"R" steht,

R*  fur jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen, Cyano, Hydroxy, C)-Cy-Alkyl, C,-Cr-Alkoxy, C,-Cq-Halogenalkyl, C,-C¢-
Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/ofier Bromatomen substituier-
tes C)-C,rCycloalkyl, Cy-C,rCycloalkenyl, CsCir-Bicycloalkyl oder CoCir-
Bicycloalkenyl steht, '

R}  fur Fluor, Chlor, Brom oder Methyl steht,

m  fur0,1,2,3 oder 4 steht, '

A for O (Sauerstoff) oder CR™ steht, :

R*, RS, R* und R"? unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl stehen,

R'  fur Wasserstoff, C,-CrAlkyl, C)-Ce-Alkoxy, C;-Ci-Alkoxy-C\-Ce-alkyl, Cy-Cy-
Cycloalkyl; C)-Ces-Halogenalkyl, C,-CsHalogenalkoxy, Halogen-Ci-Cealkoxy-C)-
Cealkyl, C,-Cy-Halogencycloalkyl mit jewcils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen oder 4-(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-2-yl sicht,

R® und R’ unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, C,-Cy-Alky], C;-Cy-Alkoxy-C;-C-elkyl,
C;-CCycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Halogen-C,-Cealkoxy-C,-Co-tlkyl, Cy-Co-
Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chior- und/oder Bromatomen stehen,

R® und R suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sic gebunden sind, cinen ge-
gebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder
C)-Ce-Alky! substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
Reibe SauverstofY, Schwefel oder NR" enthalten kann,

R'*und R'' vnabhiingig voncinander fitr Wasserstoff, Cy-Cy-Alkyl, Cy-C-Cycloalkyl; C;-Cy-
Halogenalkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen stehen,

R™ ynd R” auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder
C-C-Alkyl substituierten gesittigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
Reihe Sauerstoff, Schwefe] oder NR' enthalten kann,

RP  for Wasserstoff odet C,-Cg-Alkyl steht.
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Weiterhin wurde gefunden, dass man Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel ()

erhilt, indem man
A) Carbonsfiure-Derivate der Formel (II)
0
e
Na, S )
CH,

in welcher
G fir Halogen, Hydroxy oder C,-Cg-Alkoxy steht,

in einem ersten Schritt mit Anilin-Derivaten der Formel (III)
HN—Q ()

in welcher

Q dic oben angegebenen Bedeunmgen hat,

in Gegenwart eines Shurcbindemittels und in Gegenwart eines Verdilnnungsmittels
umsetzt

und die so erhaltenen Produkte der Formel (I-a)
A a
F,HC "’
)=3L h
N\\I/S (I-2)
CH,
=

in welcher -
Q  die oben angegebenen Bedeutungen hat,

gegebenenfalls in einem zweiten Schritt mit einem Halogenid der Formel (1)
R*1—x ' ™

in welcher _

R™  fir Cr-CrAlkyl, C,-CAlkylsulfinyl, Cr-Ce-Alkylsulfonyl, Cr-Ce-Alkony-
C-Cealkyl, C5-Cy-Cycloalkyl; Cr-CyHalogenalkyl, C,-Cy-Halogenalkylsul-
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fanyl, c.-crnnlmlanﬁnyl, C,-C-Halogenalkylsulfonryl, Halogen-C,-
C.r2lkoxy-C;-Cealky), Cr-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R’ oder -CH.NR'R'! steht,
R’ R’ R’ R"und R" dic oben angegebenen Bedeutungen haben umd
X  fir Chlor, Brom oder lod steht,

in Gegenwart einer Base und in Gegenwart cines Verdinnungsmittels umsetzt.
»
Schliefllich wurde gefunden, dass die neuen Thiazol(bi)cycloalkyl-carboxanilide der
Formel (I) schr gute mikrobizide Eigenschafien besitzen und zr Bekimpfung uner-
wiinschter Mikroorganismen sowohl im Pfianzenschutz als such im Materialschutz ver-
wendbar gind.

Ubemaschenderweise zeigen die erfindungsgemiiien Thiazol-{bi)cycloalkyl-carboxanilide
der Formel (1) cine wesentlich bessere fungizide Wirksamkeit als dic konstitutionell fhnlich-
sten, vorbekarmten Wirkstoffe gleicher Wirlangsrichtung.

Die erfindungsgemiien Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide sind durch die Formel (D)
allgemein definiert. Bevorzugte Substituenten bzw. Bereciche der in den oben und
nachstehend erwithnten Formeln aufgefiihrten Reste werden im Folgenden evliutert.

R'  steht bevorzupt fir Wasserstoff; C,-CeAlkyl, C,-Co-Alkylsulfinyl, C,-C-Alkyl-
sulfonyl, C\-Cr-Alkoxy-C,-Cs-alkyl, C;-Cs-Cycloalkyl; Ci-Ci-Halogenalkyl, C,-Cs-
Halogenalkylsulfanyl, C;-Cy-Halogenalkylsulfinyl, C,-Ci-Halogenalkylsulfonyl,
Halogen-C,-Cy-alkoxy-C,-C;-alkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9
Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -COR?, -CONR'R” oder -CH,NR"R"".

R'  steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-
, sec- oder tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfiny}, n- oder iso-
Propylsulfinyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl,
n- oder iso-Propylsulfonyl, n-, iso-, sec- oder text-Butylsulfonyl, Methoxymethyl,
Methoxyethyl, Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexy),
Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Difluormethylsulfanyl, Difiuorchlor-
methylsulfanyl, Trifluormethylsulfanyl, Trifluormethylsulfinyl, Trifluormethyl-
sulfonyl, Triftuormethoxymethyl; -OOR’, -CONR'R? oder -CH,NR''R"",
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R3
Rl

> >

R‘
R‘

-5-

steht ganz hesonders bevorzugt fir Wasserstoff; Methyl, Methoxymethyl oder -
COR’.

steht bevorzugpt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Hydroxy, C;-Cs-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy, C,-Ce-
Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen substituiertes C;-Ci-Cycloalkyl substituiertes C;-Cr-Cycloalkyl, C;-
Cy3-Cycloalkenyl, Co-Cir-Bicycloalkyl oder Cs-Cy-Bicycloalkenyl.

stcht besonders bevormipt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach, gleich
oder verschieden durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Hydroxy, Methyl, Ethyl, n- oder
iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder iso-Propoxy, -,
iso-, sec- oder tert-Butoxy, Trifluvormethyl, Difluormethyl, Trichlormethyl,
Difluorchlormethyl,  Triflormethoxy,  Difluormethoxy,  Trichlormethoxy,
Difluorchlormethaxy substituiertes Cy-C,o-Cycloalkyl, Cy-Cyo-Cycloalkenyl, Cs-Cyo-
Bicycloalky! oder C5-Cyo-Bicycloalkenyl. '

steht ganz hesonders bevormet fir jeweils cinfach bis dreifach, gleich oder ver-
schieden durch Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, tert-Butyl, Methoxy,
Ethoxy, iso-Propoxy, tert-Butoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy substituiertes
Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl,
Cyclooctyl, Cyclohexenyl, Cycloheptenyl, Cyclooctenyl, Bicyclo[4.1.0]heptyl,
Bicyclof2.2.1]heptyl.

steht bevorzugt fiir Fluor, Brom oder Methyl.
steht besonders bevarzugt fir Fluor oder Methyl. -

steht bevorzugt fr 0, 1, 2 oder 3.
r 4
steht besonders bevorzugt filr 0, 1 oder 2.

steht bevorzugt filr O (SauerstofT).
steht bevorzugt fir CR™,

steht bevorzugt fir Methyl oder Ethyl.
steht besonders bevorzugt fiir Methyl.

R* und R* stehen bevorzugt jeweils filr Methyl.

A%
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R’  steht bevorzugt fir Wasserstoff, C,-Cs-Alkyl, C,-Ci-Alkoxy, C,-C;-Alkoxy-C-C;-
alkyl, C;-Cs-Cycloalkyl; C;-C,-Halogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-C,-C;-
alkoxy-C;-Cy-alkyl, C;-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromstomen oder 4-(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-2-y1.

R’ steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propy), tert-

Butyl, Methoxy, Ethoxy, tert-Butoxy, Cyclopropyl; Trifluormethyl, Trifluormethoxy

>

oder 4-(Difluormethsyl)-2-methyl-1,3-thiszol-2-yl.
R’  steht ganz besondens bevormgt fir Wasserstoff oder 4-(Diffuormethyl)-2-methyl-
1,3-thiazol-2-y1.

R® und R? stchen tmabhingig voneinander bevorzugt fiir Wasserstoff, C,-C¢-Alkyl, C,-Cy-
Alkoxy-C,-Cy-2lkyl, C,-C¢-Cycloalkyl; Ci-C,.-Halogenalkyl, Halogen-C,-Cy-alkoxy-
C,-Cr-alkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen.

R* und R? bilden suBerdem gemeinsam mit dem StickstofTatom, an das sie gebunden sind,
bevorzugt einen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch
Helogen oder C,-Cy-Alkyl substituierten geslittigten Heterocyclus mit 5 bis 8
Ringatomen, wobei der Heterocychus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte
Heteroatome sua der Reihe Sauersioff, Schwefe] oder NR" enthsiten karm.

R" und R? stchen unabhéingig voneinander besonders bevorzuet filr Wasserstoff, Methyl,
Ethyl, o oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder fert-Butyl, Methoxymethyl,
Methoxyethyl, Ethaxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl;
Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethy), Trifluormethoxymethyl,

R" und R? bilden suerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
besonders bevorzugt einen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Fluor, Chlor, Brom oder Methyl substituierten gesiittigten Heterocyclus
aus der Reibe Morpholin, Thiomorpholin oder Piperazin, wobei das Piperazin sm
zweiten Stickstoffatom durch R substituiert sein kann.

R' und R" stehen unabhiingig voncinander bevorzngt fir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, Cy-Co-
Cycloalkyl; C,-C,-Halogenalkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-
, Chior- ind/oder Bromatomen.

R' und R"" bilden suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,

bevorzugt einen gegebenenfills cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen oder Ci-Co-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 bis 8

—
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Ringatomen, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte
Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR' enthalten kam.

R™ und R" stehen unabhéingig voneinander besonders bevarzugt fir Wasserstoff, Methy!,
Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, scc~- oder tert-Butyl, Methoxymethyl,
Methoxycthyl, Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopenty), Cyclohexyl;
Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Trifluormethoxymethyl.

R' und R"' bilden auerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
besonders bevorzugt einen gegebenenfalls cinfach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Fluor, Chior, Brom oder Methyl substituierten gesattigten Heterocyclus
aus der Reibe Morpholin, Thiomorpholin oder Piperazin, wobei das Piperazin am
zweiten Stickstoffatom durch R" substituiert sein kann.

R?  steht bevorzugt filr Wasscrstoff oder Methyl.
R”  stcht besonders bevorzugt fir Wasserstoff.

R"  steht bevorzugt for Wasserstoff oder C;-Cy-Alkyl.
RY  steht besonders bevorzuet filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-
» 5ec- oder tert-Butyl.

Weiterhin hevorzugt sind Thiszol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (T), in welcher R
fir Wasserstoff steht. . :

Weiterhin bevorzgt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (f), in welcher R!
for Mcthy! steht. '

Weiterhin bevormgt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I), in welcher R’
fiir -CHO steht. _

Weiterhin bevorzugt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I), in welcher R
foir Methylcarbanyl (Acetyl) steht. :

Weiterhin bevorzugt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Forme! (I), in welcher Q
fir Q-1 und R fir Bicyclo[2.2. 1]heptyl (Norbarnanyl) steht. *

Weiterhin bevormigt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I), in welcher Q
for Q-1 und m fir O steht. : :

Weiterhin beverzugt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxsnilide der Formel (I), in welcher Q
foir Q-1, m fir 1 und R’ fiir Fluor oder Mcthyl steht.

AN
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AuBerdem bevorzugt sind Thiezol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I-s)

in welcher

Q

% a
F,HC)—?—N’
—_ H
(I-a)

die oben angegebenen Bedeutungen hat.

AuBerdem bevorzugt sind Thiszol-(bi)eycloalkyl-carboxanilide der Farmel (1-b)

% a
" e
Nﬁ_/s ® a-b)

CH,

in welcher

Q
-RI-I

die oben angegebenen Bedeutungen hat,

fir C,-Cy-Alkyl, C,-Cs-Alkylsulfinyl, C;-Ce-AKkylsulfonyl, C,-C,-Alkoxy-C,-C,-
slkyl, C,-Cy-Cycloalkyl; C;-Ce-Halogenalkyl, C,-C,-Halogemalkylsulfanyl, C,-Cy-
Halogemalkylsulfinyl, C;-C.-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C,-Coalkoxy-C,-C,-
alkyl, C)-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen; -COR’, -CONR'R’ oder -CH;NR"R" steht,

R’, R’ R’, R" und R" die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Rl-l

steht bevormugt fir Cy-Ce-Alkyl, C-CerAlkylsulfinyl, C,-Co-Alkylsulfonyl, C-Cs-
Alkoxy-C,-Cy-tlkyl, C;-Cs-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Cr-Cy-Halogenalkylsul-
fanyl, C,-CrHalogenalkylsulfiny), C,-Co-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C\-Cs-
alkoxy-C;-Cr-alkyl, C5-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R’ oder -CH,NR'R"".

steht besonders bevorzugt fir Methy), Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder
tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder iso-Pro-
pylsulfinyl, o, iso-, sec- oder text-Butylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n-
oder iso-Propylsulfonyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butylsulfonyl, Methoxymethyl,
Methoxyethyl, Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclobexyl,
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Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Difluormethylsulfanyl, Difluorchlor-

methylsulfany), Trifluormethylsulfanyl, Trifluormethylsulfinyl, Trifluormethyl- -

sulfonyl, Trifluormethoxymethyl; -COR’, -CONR'R’ oder -CH,NR'R"".
R"'  steht ganz besonders hevorzuet for Methyl oder -COR’.

AuBerdem bevorzugt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I-c)

| (&
~ S (1<)
in welcher
R', R und R’ die oben angegebenen Bedeutungen haben.
10
AuBerdem bevorzugt sind Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Forme! (I-d)
R® '
0 —R"
F,HC, A
ey '\R' R
N\\|/S -d)
CH,
in welcher
A, R®, R? und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.
15 £

Auf die Verbindungen der Formeln (T-a), (-b), (I-<) und (I-d) sind dic.bevorzugten,
besonders bevorzugten und ganz besonders bevorzugten Definitionen ‘der jeweiligen Reste
R' bis R”, Q, mund A entsprechend anzuwenden.

20 Gesittigte oder ungesiittigte Kohlenwasserstoffreste wie Alkyl oder Alkenyl kinnen, auch in
Verbindung mit Heteroatomen, wie z.B. in Alkoxy, soweit mOglich, jeweils geradkettig oder
verzweigt sein.
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Gegebenenfalls substituicrte Reste kinnen einfach oder mehrfach substituiert sein, wobei
bei Mehrfachsubstitutionen die Substituenten gleich oder verschieden kimnen.

Durch Halogen substituierte Reste, wic z.B. Halogenalkyl, sind einfach ader mehrfach Halo-
geniert. Bei mehrfacher Halogenierung kdtmen dic Halogenatome gleich oder verschieden
scin. Halogen steht dabei fiir Fluor, Chlor, Brom und lod, insbesondere fiir Fiuor, Chlor und

Brom.
o

Die oben ufgefihrten allgemeineh oder in Vorzugsbereichen aufgefibrten Restedefi-
nitionen bzw. Erjiuterungen kinnen jedoch such unmtercinander, also zwischen den je-
weiligen Beveichen und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert werden. Sie gelten fir die
Endprodukte sowic fir die Vor- und Zwischenprodukte entsprechend. AuBerdem kinnen
such einzelne Definitionen entfallen.

Verwendet man  4-(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-5-carbonylchlorid 1mnd 2-Bi-
cyclo[2.2.1]bept-2-ylanilin als Ausgangsstoffe im erEten Schritt und zusitzlich Acetyl-
chiorid als Ausgangsstoff im zweiten Schyjtt, so kann der Veslauf des erfindungsgemiBen
Verfahrens A) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden.

s 1O ™
e g S

Erliuternap der Verfahren und rodukte

Dic bei der Durchfilhrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens A) im ersten Sehritt als
Ausgangastoffe benbtigten Carbonsfiure-Derivate sind durch dic Formel (II) allgemein
definiert. In dieser Formel steht G bevarzugt fiir' Chlor, Brom, Hydroxy, Methoxy oder
Ethoxy, besonders bevorzugt fir Chlor, Hydroxy oder Methoxy, ganz besonders bevorzugt
fur Chior.

Die Carbonsfiure-Derivate der Formel (1) sind bekannt oder [assen sich nach bekannten
Verfahren herstellen (vgl. EP-A 0 545 099 und EP-A 0 589 313).
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Die bei der Durchfiihrunig des erfindungsgemiBen Verfahrens A) als Reakfionskomponenten
im grsten Schritt benStigten Anilin-Derivate sind durch die Formel (III) allgemein definiert.
In dieser Forme] hat Q vorzugsweise eine der Bedeutungen Q-1 und Q-2.

Die Anilin-Derivate der Formel (IlI) sind bekannt und/oder lassen sich teilweise nach be-
kannten Methoden herstellen (vgl. EP-A 0 545 099 und EP-A 0 589 301 im Falle von Q-1,
EP-A 0 654 464, EP-A 0 315 502 und EP-A 0 280 275 im Falle von Q-2).

DiebcidﬂDmhmh:mgdBufmdmygedﬂmVaﬁhrmsA)dsRﬂkﬁmmtm
im zweiten Schritt eingesetzten Verbindungen der Formel (I-a) sind cine Untergruppe der er-
findungsgemifien Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I) und somit ebenfalls
Gegenstand dicser Anmeldung.

Die bei der Durchfithrung des erfindungsgemiifien Verfahrens A) als Reaktionskomponenten
im zweitep Schritt benbtigten Halogenide gind durch die Formel (IV) allgemein defmicrt. In
dieser Formel hat Q vorzugsweise eine der Bedeutungen Q-1 und Q-2. R™ steht bevorzugt,
besonders bevorzgt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir dicjenigen Bedentungen, die bereits
im Zusarmmenhang mit der Beschreibung der erfindungsgem#Ben Stoffe der Formel (I-b) fiir
diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben
wurden. X steht bevorzugt fiir Chlor oder Brom. :

Halogenide der Formel (IIT) sind bekannte Synthesechernikalien.

Als Siurebindemittel kommen bei der Durchfihnng des ergten Schrities des erfindungs-
gemlBen Verfahrens A) jeweils alle fir derartige Reaktionen @iblichen snorganischen und

-organischen Basen in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind . Erdalkali- oder Alkali-

metallhydroxide, wie Natriumhydroxid, Calchumbydroxid, Kaliumhydroxid, oder auch
Ammoniomhydroxid, ~Allalimetallcarbonate, wie Natriumcarbonat, Kaliumearbonat,
Kaliumhydrogencarbonat, Natriumbydrogencarbonat, Allali-"oder Erdalkalimetaliscetate
wie Natriumacetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, sowi tertiire Amine, wie Trimethylamin,

Triethylamin, Tributylamin, N.N-Dimethylanilin, Pyridin, N-Methylpiperidin, NN-

Dimethylsminopyridin, Diszbicyclooctan (DABCO), Diazzbicyclononen (DBN) oder
Diazabicycloundecen (DBU). Es ist jedoch auch mdglich, olme nisitaliches
Sturcbindemitte] zu arbeiten, oder die Aminkomponents in einem Oberschuss cinzusetzen,
so dass sie gleichzeitig als Saurebindemitte] fungiert.
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Als Verdtinmmgamittel komumen bei der Durchfithrung des ezsen Schritiey des erfindungs-
gemifien Verfahrens A) jeweils alle Oblichen inerten, organischen Solventien infrage.
Vorzugsweise verwendbar sind gegebenenfalls Halogenierte aliphatische, alicyclische oder
sromatische Kohlenwasserstoffe, wie Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methyl-
cyclohexsn, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlor-
methan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethsn oder Trichlorethan; Ether, wie Di-
cthylether, Diisopropylether, Methy)-t-butylether, Methyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydro-
furan, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propio-
pitril, n- oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimecthylfarmamid, N,N-Di-
methylacetarnid, N-Methylformanilid, N-Methyipyrrolidon oder Hexamethylphosphorsiure-
triamid; Ester wic Essigsluremethylester oder Essigslurectlylester, Sulfoxide, wiec Di-
methylsulfoxid oder Sulfone, wie Sulfolan.

Die Reaktionstempersiuren kinnen bei der Durchfiimmg des ersten Schrittes des erfin-
dungsgemidfien Verfehrens A) jeweils in cinem griferen Bereich variiert werden. Im
sllgemecinen arbeilet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 140°C, vorzugsweise
zwischen 10°C und 120°C.

Bei der Durchfiilrung des grsten Schrittes des erfindumgsgemiifen Verfahrens A) arbeitet
man im allgememen jeweils unter Atmosphirendruck. Es ist aber auch mfglich, jeweils
unter eshShtem oder vermindertem Druck zu arbeiten.

Bei der Durchftthrung des grsten Schrittes des erfindungsgemifien Verfahrens A) setzt man
auf 1 Mol sn Carbonsure-Devivat der Formel (II) im allgemeinen 1 Mol oder auch einen
Oberschuss an Anilin-Derivat der Forme] (II) sowie 1 bis 3 Mol an Surebindemittel ein. Fs
ist jedoch auch mBglich, die Reaktionskomponenten in endeven Verhilltnissen einzusetzen.
Die Aufurbeitung érfolgt nach Gblichen Meihoden. Im dllgemeinen verfibrt man in der
Weise, dass man das Reaktionsgemisch mit Wasser verseizt, die organische Phase abirennt
und nach dem Trocknen unter. vermindertem Druck: einengt. Der verbleibende Riickstand
kexm gegebenentalls nach Sblichen Methoden, wie Chromatographie oder Umkristallisation,
von eventuell poch vorhandenen Venmreinigungen befreit werden.

Als Verdimmmgsmittel zur Durchfthrung des zweiten Schrittes des erfinchngsgemiBen
Verfahrens A) kommen alle inerten organischen L5samgsmitte]l in Betracht. Hierzu gehiiren
vorzugsweise aliphatiache, alicyclische oder syomatische Kohlenwassetstoffe, wie beispicls-
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weise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol
oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wic beispielsweise Chlorbenzol, Dichlor-
benzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan;
Ether, wic Dicthylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-Amylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2- Dimethoxyethan, 1,2-Dicthoxyethan oder Anisol oder Amide,
wic N,N-Dimethylformemid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methyl-
pyrrolidan oder Hexamethylphosphorsfurctriamid.

Der zweite Schritt des erfindungsgemiiBen Verfahrens A) wird in Gegenwart cines geeigne-
ten Shurcalzeptors durchgefilut. Als solche kommen alle fiblichen anorganischen oder
organischen Basen infrage. Hierzu gehdren vorzugsweise Erdallalimetall- oder Alkalime-
talthydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, -acetate, -carbonate oder -hydrogencarbonate,
wic beispiclsweise Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-mcthylat, Natrium-ethylat,
Kalium-tert.-butylat, Natrivmhydroxid, Kaliumhydroxid, Ammoniumhydroxid, Natriom-
acetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat,
Kaliumhydrogencarbonat, Natriumbydrogencarbonat oder Cacsiumcarbonat, sowic tertilire
Amine, wie Trimethylamin, Triecthylamin, Tributylamin, NN-Dimethylanilin, N,N-
Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, N,N-Dimethylami-
nopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diazabicyc-
loundecen (DBU).

Dic Reaktionstemnperaturen kénnen bei der Durchfihrung des zweiten Sclyjttes des
erfindungsgemiiBen Verfalhrens A) in emem griBcren Bercich variict werden Im
allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von §°C bis 150°C, vorzugsweise bei Tempera-
turen von 20°C bis 110°C.

. .
deahnchﬂhmgdam&pﬁmduaﬁ:ﬂmgsmﬂenVaﬁhmA) arbeitet
man im allgemeinen jeweils unter Atmosphirendruck. Es ist aber auch miglich, jeweils
unter erhOhtem oder vermindertem Druck zu arbeiten.

Zur Durchfdhnmg des zweiten Schrittes des erfindungsgemaBen Verfahrens (A) zur Her-
stellung der Verbindungen der Formel (T) setzt men pro Mol des Thiazolylbiphenylamids der
Forme! (TI) im allgemeinen 0,2 bis 5 Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der
Formel (III) ein.



10

15

20

25

30

35

WO 2004/039789 PCT/EP2003011392

-14-

Die erfmdungsgemiiBen Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkung auf und kénnen zur
Bekimpfung von unerwinschien Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im
Pflanzenschutz und im Materialschutz cingesetzt werden.

Fungizide lassen sich Pflanzenschutz mr Bekimpfung von Plasmediophoromycetes,
Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Bisidiomycetes und
Deuterormycetes einsetzen.

>
Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekimpfung von Pscudomonadaceae,

Beispicthaft aber nicht begrenzend seien einige Emreger von pilzlichen und bakteriellen
Erkrankungen, die unter dic oben sufgeziihlten Oberbegriffe fallen, genannt: |
Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
Erwinia-Arten, wic beispiclsweise Erwinia amylovors;

Pythium-Arten, wie beispiclsweise Pythium ultinmm;

Phytophthora-Arten, wic beispiclsweise Phytophthora infestans;
Pseudopéronospora-Arten, wie beispielsweise Pseudoperonospors humuli oder
Pscudopecronospora cubensis;

Plasmmopers-Arten, wic beispiclsweise Plasmopara viticola;

Bremia-Arten, wie beispiclsweise Bremia lactucae;

Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae;
Erysiphe-Arten, wic beispiclsweisc Erysiphe graminis;

Sphacrotheca-Arten, wie beispiclsweise Sphaerotheca fuligines;
Podosphaecra-Arten, wic beispielsweise Podosphaera leucotricha;
Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia inaequalis;

Pyrenophora-Arten, wie beispiclsweise Pyrenophora teres oder P. graminea
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);

Cochliobohs-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus

(Konidienform: Drechslem, Syn: Helminthosporium);

Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatus;
Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondits;

Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum;

Tilletin-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries;
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Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae;
Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii;

Pyricularia-Arten, wie beispiclsweise Pyricularnia oryzae;

Fusarium-Arten, wie beispiclsweise Fusarium culmorum;

Botrytis-Arten, wic beispielsweise Botrytis cincrea;

Septoria-Arten, wie beispiclsweise Septoria nodorum;

Leptosphacria-Arten, wie beispiclsweise Leptosphaeria nodorum,;
Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens;

Alternaris-Arten, wie beispiclsweise Alternaria brassicac;
Pseudocercosporelia-Arten, wie beispiclsweise Pseudocercosporella herpotrichoides.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe weisen such eine starke stirkende Wirlamg in Pflanzen
auf, Sie eignen sich daher zur Mobilisienmg pflanzeneigener Abwehrkriific gegen Befall
durch unerwilnschte Mikroorganismen.

Unter pflanzenstirkenden (resistenzinduzierenden) Stoffen sind im vorlicgenden Zu-
nmnmhmgmlcheSubmnnnmvmmhm.diehdﬂL;gesind.duAbwehEynunm
Pflanzen s0 zu stimulieren, dass die behandelten Pflanzen bei nachfolgender Inokulation mit
unerwinschten Mikroorganismen weitgehende Resistenz gepen diese Mikroorganismen
entfalten.

Unter uncrwilnachten Mikroorganismen sind im vorlicgenden Fall phytopathogene Pilze,
Bakierien und Viren zu verstchen. Die erfindungsgemifien Stoffe-kBrnen also eingesetzt
werden, um Pflanzen innerhalb cines gewissen Zeitrmumes nach der Behandlung gegen den
Befall durch die genannten Schademreger zu schitzen. Der Zeitraum, innerhalb dessen
Schutz herbeigefihrt wird, erstreckt sich im allgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1
bis 7 Tage nach der Behandlung der Pflanzen mit den Wirkstoffen.

Die gute Pflanzenvertriiglichkeit der Wirkytofie in den zur Bekimpfung von Pflanzenkrank-

.heiten notwendigen Konzentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen

Pflanzenteilen, von Pflanz- und Saatgut, und des Bodens.

Die erfmdungsgemfien Wirkstoffe cignen sich anch arr Steigenmg des Emteertrages. Sie
sind auBerdem mindertoxisch und weisen cine gute Pflanzenvertriglichkeit auf.

(L’L
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Die erfindungsgemBfen Wirlkstoffe kinmen gegequ'lfllls in bestimmten Konzentrationen
und Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Becinflussung des Pflanzenwachstums, sowie
nr Beldmpfung von tierischen Schidlingen verwendet werden. Sic lassen sich
gegebenenfulls auch als Zwischen- und Vorprodukic fir die Synthese weiterer Wirkstoffe
einseizen.

ErfndungsgemiiB kBmmen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen
werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und
unerwinschte Wildpflanzen oder Kultmpflanzen (einschlieBlich natdrlich vorkommender
Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kémmen Pflanzen sein, die durch konventionelle Ziichhmgs-
und Optimienmgsmethoden oder durch biotechnologische und gentechnologische Methoden
oder Kombinationen dieser Methoden erhalten werden kOmnen, cinschlieBlich der
transgenen Pflanzen und einschlieBlich der durch Sortenschutzrechie schiitzbaren oder nicht
schilizbaren Pflanzensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und
unterirdischen Teile und Organe der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Blite und Wur2el
verstanden  werden, wobei beispielhaft Bltter, Nadeln, Stiinge)l, Stimme, Bliten,
Fruchtkieper, Frichte und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgeflihrt werden.
Zu den Pllanzenteilen gehtrt auch Emtegut sowic vegetatives und generatives Vermeh-
rungsmaterial, beispiclsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiife Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen
erfolgt direkt oder durch Einwirlung auf deren Umgelumg, Lebensraum oder Lagerrsum
nach den Oblichen Behandlungsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen, Verdampfen,
Vemebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungamaterial, insbesondere bei Samen,
weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhillen

Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgemiBen Stoffe zum Schutz von technischen
Materialien gegen Befall und Zerstbrung durch unerwilnschte Mikroorganismen eingetzen.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nichtlebende
Materialien zu verstehen, die fiir die Verwendung in der Technik zubereitet worden sind.
Beispiclsweise kinnen technische Materialien, die durch erfindungsgemiiie Wirkstoffe vor
mikrobicller Verindenung oder Zerstirung geschiitzt werden sollen, Klebstoffe, Leime,
Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz, Anstrichmittel und Kunstetoffartikel,
Kuhischmierstoffe und andere Materialien sein, die von Mikroorganismen befallen oder
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\ .
zersetzt werden kimnen. Im Rahmen der zu schiltzenden Materialien seien auch Teile von
Produktionsanlagen, beispiclsweise Kithiwasserkreisliufe, genannt, die durch Vermehnmg
von Mikroorganismen beeintriichtigt werden kianen. Im Rahmen der vorliegenden

- Erfindung seien als technische Materialien vorzugsweise Klcbstoffe, Leime, Papiere und

Kartone, Leder, Holz, Anstrichmittel, Kahlschmiermiitel und Warmelbertragungs-
fldssigkeiten genannt, besonders bevorzugt Holz

Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder cine Verfinderung der technischen Materialien
bewirken kidnnen, scien beispiclsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und
Schleimorganismen genannt Vorzugsweise wirken die erfindungsgemifien Wirkstoffe
gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holzverfirbende und holzzerstiirende Pilze
(Basidiomyceten) sowie gegen Schleimorganismen und Algen.

Es seien beispiclsweise Mikroorganismen der folgenden Gattungen genannt:

Alternaria, wic Alternaria tenuis,

Aspergillus, wie Aspergillus niger,

Chectomium, wic Chaetomium globosum,

Coniophora, wie Coniopbora puctana,

Lentinus, wie Lentinus tigrinus,

Penicillium, wie Penicillium glaucum,

Polyporus, wie Polyporus versicolor,

Aureobasidium, wie Amobusidi_lnn pullulans,

Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila,

Trichoderma, wie Trichoderma viride,

Escherichia, wie Escherichia coli,

Pseudomonas, wie Pscudomonas aeruginosa,

Staphylococcus, wie SWIumm aurcus.

Dic Wirkstoffe kinnen in Abhlngigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder
chemischen Eigenschafien in die Oblichen Formulierungen fiberfihrt werden, wie Losungen,
Emulsionen, Suspensionen, Pulver, Schilume, Pasten, Granulate, Acrosole, Peinstverkapee-
lungen in polymeren Stoffen und in Hdllmassen fir Saatgut, sowie ULV-Kalt- und
Warmnebel-Formulierungen.

Diese Formmlierungen werden in bekamnter Weise hexgestelit, zB. durch Vermischen der
Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen Lsungsmitteln, unter Druck stehenden verflis-
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gsigten Gasen und/oder festen Trilgerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von ober-
flichenaktiven Mitteln, also Ermulgiermitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaum-
erzeugenden Mitteln. Im Falle der Benutzang von Wasser als Streckmitte]l kinnen z.B. auch
organische Loaungsmittel als Hilfaldsungsmittel verwendet werden. Als fllssige Lisungs-
mitte]l kommen im wesentlichen infrage: Aromaten, wie Xylol, Toluol oder Alkyl-
naphthaline, chloriertc Aromaten oder chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Cyclohexan oder Parnffine, zB. Erd3ifraktionen, Alkohole, wic Butanol oder Glycol sowie
deren Ether und Ester, Ketone, wie Accton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder
Cyclobexanon, stark polare Losungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid,
sowic Wasser. Mit verflissigten gasfSrmigen Streckmitteln oder Trigerstoffen sind solche
Flassigkeiten gemeint, welche bei normaler Temperatur und unter Normaldruck gasfSrmig
sind, 2.B. Acrosol-Treibgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowic Butan, Propan, Stick-
stoff und Kohlendioxid. Als feste Trigerstoffe konumen in Frage: z.B. natirliche Gesteins-
mehle, wie Ksoline, Tonerden, Teallamm, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mantmorillonit oder Dia-
tomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsiure, Aluminiumoxid
und Silikate. Als feste Triigerstoffe fir Granulate kommen infrage: z.B. gebrochene und
fraktionierte natdriiche Gesteine wie Calcit, Bims, Marmor, Sepiolith, Dolomit sowie syn-
thetische Granulate aus enorganischen und organischen Mchlen sowic Granulate aus orga-
nischemn Material wie Sigemehl, ‘Kokosnussschalen, Maiskolben und Tabakstinge). Als
Emulgier und/oder schaumerzeugende Mittel kommen in Frage: zB. nichticnogene und an-
ionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiureester, Polyoxyethylen-Fettalkoholether,
z.B. Alkylarylpolyglycolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie EiweiBhy-
drolysate. Als Dispergiermitie] kommen in Frage: 2B. Lignin-Sulfitablaugen und Methyl-
cellulose.

Es kinmen in den Fornmulienmgen Haftmitte]l wie Carboxymethylcellulose, natOrliche und
synthetische pulverige, kimige oder IatexfOrmige Polymere verwendet werden, wiec Gummi-
arabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phosphbolipide, wie Kephaline
und Lecithine, und synthetische Phospholipide. Weitere Additive kinmen mineralische und
vegetabile Ole sein.

Es kinnen Farbstoffe wie snorganische Pigmente, zB. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau
und organische Ferbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und

——
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Spurennihrstoffe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdin und Zink
verwendet werden.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent
WirkstofY, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe kinnen als solche oder in ihren Formulienmgen auch in
Mischung mit bckannten Fungiziden, Bakteriziden, Almriziden, Nematiziden oder
Insektiziden verwendet werden, um so zB. das Wirkungsspektrum zu verbreitern oder
Resistenzentwicklungen vorzubeugen. In vielen Fillen erhflt man dabei synergistische

Effekte, dh. dic Wirksamkeit der Mischung ist groBer als die Wirksamkeit der Einzel-

Alg Mischpartner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen in Frage:

Fongizide:

2-Phenylphenol; 8-Hydroxychinolinsulfat;

Acibenzolar-S-methyl; Aldimorph; Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-potassium;
Andoprim Aﬁlne; Azaconazole; Azoxystrobin;

Benalaxyl, Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl; Benzamacril; Benzamacril-
isobutyl; Bilanafos; Binapecryl; Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole;
B-upgr_innte; Buthiobate; Butylamin;

Calcium polysulfide; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; Carpropamid;
Carvone; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; Chloroneb; Chlorothalonil;
Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid; Cymoxanil; Cyproconazole;
Cyprodinil; Cyprofiwram; .

Dagger G; Debacarb; Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine;
Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole; Diffumetorim; Dimethirimol; Dimethomorph;
Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M; Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione;
Ditalimfos; Dithisnon; Dodine; Drazoxolon;

Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole;

Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimo]; Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid;
Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbany; Fluazinam; Flu-
benzimine; Fludioxonil;, Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin; Fluquin-
conazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al;
Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbanil; Furmecyclox;
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Guazatine; Hexachlorobenzene; Hexaconazole; HM!;

Imazlil; Imibenconazole; lminoctadine triacetate; Iminoctadine tris(albesil; Jodocarb;
Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicarb; rurmamycin; Isoprothiolane; Isovaledione;
Kasugamycin; Kresoxim-methyl;

Mancozeb; Maneh; Meferimeone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Met-
conazole; Mcthasulfocarb; Methfuroxam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax;
Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin;

Natamyein; Nicobifen; Nitrothal-isopropyl; Novifiunuron; Nuarimol;

Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic acid; Oxpoconazole; Oxycarboxin; Oxyfenthiin;
Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconszole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxy-
strobin; Piperslin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz Procymidone;
Propamocarb; Propanosine-sodium; Propiconazole; Propineb; Proquinezid; Prothioconazole;
Pyraclostrobin; Pymzophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyrogiilon; Pyroxyfur; Pymrolnitrine;

" Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfur;

Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetruconazole; Thiabendazole; Thi-
cyofen; Thifhuzamide; Thiophanate-methyl; Thiram; Tioxymid; Tolclofos-methyl; Tolyl-
fluenid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole;
Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole; Triforine; Triticonazole;

Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide;
(2S)N-[2-{4-{{3-(4-Chlorphenyl)-2-propimyljoxy]-3-methaxyphenyljethyl}-3-methyl-
2-[(methylsulfonyl)amino)-butanamid;  1-(1-Naphthalenyl)-1H-pymrol-2,5-dion;  2,3,5,6-
Tetrachlor-4-{methylsulfoniyl)-pyridin; 2-Amino-4-methryl-N-phenyl-5-thiazolcarboxamid;
2.Chlor-N-(2,3-dihydro-1,1,3-trimethyl-1H-inden-4-y1)-3-pyridincarboxamide; 3,4,5-
Trichlor-2,6-pyridindicarbonitril; Actinovate; cis-1-(4-Chlorphenyl)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-
yD-cycloheptanol;  Methyl l-(2,3-dihydm-2,2-di|;mhyl-ll-l-indei:-l-yl)-lH-imiclml-S-
carboxylet;Monoknliumcarbonat; N-(6-Methoxy-3-pyridinyl)-cyclopropancarboxamid;

" N-Batyl-8<(1,1-dimethylethyl)-1-oxaspiro{4.5]decan-3-arnin; Natriumtetrathiocarbonat;

sowic Kupfersalze und -zubereitungen, wie Bordesux mixture; Kupferhydroxid; Kupfer-
naphthenat; Xupferoxychlorid; Kupfersulfat; Cufraneb; Kupferoxid; Mancopper; Oxine-
copper. )

Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugarycin, Oc-
thilinon, Furencsrbonsiure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,
Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitmgen.
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Insektizide / Akarizide / Nematizide:

Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrinathrin,
AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, Alanycarb, Aldicarb, Aldaxycarb, Allethrin, Allethrin
IR-isomers, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet, Aminocarb, Amitraz,
Avermectin, AZ-6054], Azadirachtin, Azamethiphos, Azinphos-methyl, Azinphos-cthyl,
Azocyclotin,

Bacillus popillise, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis, Bacillus
thuringiensis strain EG-2348, Bacillus thuringiensis strain GC-91, Bacillus tinringiensis
strain NCTC-11821, Baculoviren, Beauveris bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Ben-
furacarb, Bensultap, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cypermethrin, Bifenazate, Bi-
fenthrin, Binapacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-cyclopentyl-isomer, Biocthanomethrin,
Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifluron, BPMC, Brofenprox, Bromophos-ethyl, Bromo-
propylate, Bromfenvinfoa (-methyl), BTG-504, BTG-505, Bufencarhi, Buprofezin, Butathio-
fos, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Butylpyridaben,

Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,

CGA-50439, Chinomethionat, Chlordane, Chlordimeform, Chloethocarb, Chlorethoxyfos,

Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluszuron, Chlormephos, Chlorobenzilste, Chloro-
picrin, Chlorproxyfen, Chlorpyrifos-methyl, Chlorpyrifos (-ethyl), Chlovaporthrin, Chroma-
fenozide, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Clocthocarb, Clo-
fentezine, Clothianidin, Clothiazoben, Codlemone, Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos,
Cycloprene, Cycloprothrin, Cydia pomonella, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cyperme-
thrin, Cyphenothrin (1R-trans-igomer), Cyromazine,

DDT, Deltamethrin, Demeton-S-methyl, Demeton-S-methylsulphon, Diafenthiuron, Diali-
fos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil, Diflubenzuron,
Dimcthoate, Dimethylvinphos, Dinobuton, Dinocap, Dinotefuran, Diofenolan, Disulfoton,
Docusat-lodf'um, Dofm:pyn, DOWCO0O-439,

- Eflusilanate, Emamectin, Emamectin-benzoate, Empenthrin (1R-isomer), Endosulfan, En-

tomopthora spp., EPN, Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion, Ethoprophas, Etofen-
prox, Etoxazole, Etrimfos, :

Famphur, Fenamiphos, Feniazaquin, Fenbutatin oxide, Fenfluthrin, Fenitrothion, Fenobu-
carb, Fenothiocarb, Fenoxacrim, Fenoxycarb, Fenpropsthrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fen-
pyroximste, Fensulfothion, Fenthion, Fentrifanil, Fenvalerate, Fipronil, Flonicamid, Flu-
acrypyrim, Fluazuron, Flubenzimine, Flubrocythrinate, Flucycloxuron,, Flucythrinate, Flu-
fenerim, Flufenoxuron, Flufenprox, Flumethrin, Flupyrazofos, Flutenzin (Flufenzine), Flu-
valinate, Fonofos, Formetanate, Formothion, Fosmethilan, Fosthiazate, Fubfenprox (Flu-

25
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proxyfen), Furathiocarb,
Gamma-HCH, Gossyplure, Grandlure, Granuloseviren,

Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heplmoplms. Hexaflumuron, Hexythiazox,
Hydramethylnone, Hydroprene,

IKA-2002, Imidacloprid, Jmiprothrin, Indoxacerb, -lodofenphos, Iprobenfos, 1sazofos, Iso-
fenphos, Isoprocarb, Isoxathion, Ivermectin, Japonilute,

Malathion, Mecarbam, Mesulfenfos, Metaldehyd, Metam-sodiun, Methacrifos, Methamido-
phos, Metharhizium anisoplise, Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb,
Methomyl, Methoprene, Methoxychlor, Methoxyfenozide, Mctolcarb, Metoxadiazone,
Mevinphos, Milbemectin, Milbemycin, MKI-245, MON-45700, Monocrotophos, Moxi-
dectin, MTI-800,

Naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, Niclosamide, Nicotine, Nitenpyram,
Nithiazine, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, Novaluron, Noviflumuron,
OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoate, Oxamyl, Oxy-
demeton-methyl,

Paccilomyces fumosoroseus, Parathion-methy!, Parathion (-ethyl), Permethrin (cis-, trans-),
Petroleum, PH-6045, Phenothrin (1R-trans isomer), Phenthoate, Phorate, Phoszlone, Phos-
met, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butoxide, Pirimicarb, Pirimiphos-
methyl, Pirimiphos-ethyl, Prallethrin, Profenofos, Promecarb, Propaphos, Propargite, Pro-
petamphos, Propoxur, Prothiofos, Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine, Pyraclofos, Pyres-
methrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridalyl, Pyridaphenthion, Pyridathion, Pyrimidifen, Pyri-
proxyfen, '

Quinalphos, Resmethrin, RH-5849, Ribavirin, RU-12457, RU-15525,

8421, S-1833, Salithion, Sebufos, SI-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen, Spiro-
mesifen, Sulfluramid, Sulfotep, Sulprofos, SZ1-121,

Tau-Fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Tefluthrin,
Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon, Tetramethrin,
Tetramethrin (1R-isomer), Tetrasul, Theta-Cypermethrin, Thiacloprid, Thismethoxam, Thia-
prouil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiodicarb, Thiofanox, Thiometon, Thio-
sultap-sodium, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralocythrin,: Tralomettrin, Transfluthrin, Tri-
arathene, Triazamate, Triazophos, Trianmron, Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflurmuron,
Trimethacarb, .

Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin, Verticilliumn lecanii,

WL-108477, WL-40027, YI-5201, Y1-5301, YI-5302, XMC, Xylylcarb,

-
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ZA-3274, Zeta-Cypermethrin, Zolaprofos, ZXI-8901,

die Verbindung 3-Methyl-phenyl-propylcarbamat (Tsumacide Z),

die Verbindung 3-(5-Chlor-3-pyridinyl)-8-(2,2,2-trifluorethyl)-8-azabicyclof3.2.1Joctan-3-
carbonitril (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-3) und das entsprechende 3-cndo-Isomere (CAS-Reg.-
Nr. 185984-60-5) (vgl. WO-96/37494, WO-98/25923), '

sowie Priparate, welche insektizid wirksame Pflanzenextrakte, Nematoden, Pilze oder Viren
enthalten,

Auch eine Misclhnng mit anderen bekannten Wirkstoffen, wic Herbiziden oder mit
Diingemittein und Wachstumsregulatoren ist mdglich.

Darliber hinaus weisen die erfindungsgemiiBen Verbindungen der Formel (I) auch sehr gute
antimykotische Wilungen auf. Sie besitzen cin selr breites antimykotisches
Wirkungsspekirum, insbesondere gegen Dermatophyten und Sprosspilze, Schimmel und
diphasische Pilze ( z.B. gegen Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata)
sowie Epidermophyton floccosum, Aspergillus-Spezies wic Aspergillus niger und
Aspergillus fumigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophyton mentagrophytes,
Microsporon-Spezies wie Microsporon canis und sudouinii. Die Aufzihlung dieser Pilze
stellt keinesfalls eime Beschrilnkung des exfassbaren mykotischen ‘Spektnums dar, sondem
hat nur erliuternden Charakter.

Die Wirkstoffe kinnen als solche, in Form ihrer Formulienmgen oder den daraus bereiteten
Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige L8sungen, Suspensionen, Spritzpulver, Pasten,
i0sliche Pulver, Sthubemitte] und Granulate angewendet werden. Die Anwendung geschicht
in -Oblicher Weise, z.B, durch GicBen, Verspritzen, Versprithen, Verstreuen, Verstiuben,
Verschiumen, Besh'ucl‘m usw. Es ist ferner mbglich, dic Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-
Volume-Verfahren anszubringen oder die Wirkstoffzubereitung oder den WirkstofT sclbst in
den Boden zu injizieren. Es kann auch das Saatgut der Pflanzen behandelt werden.

Beim Einsatz der erfindungsgemiiBen Wirkstoffe als Fungizide kinnen die Aufwandmengen
je nach Applikationsart innerhalb .cines groBeren Bereiches variiert werden. .Bei der
Behandlung von Pflanzenteilen liegen dic Aufwandmengen in Wirkstoff im sllgemeinen
zwischen 0,1 und 10.000 gha, vormgsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha. Bei der
Saatgutbehandhung liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im aligemeinen zwischen 0,001
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und 50 g pro Kilogramm Sastgut, vorzugsweise zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogramm
Saatgut. Bei der Behandhung des Bodens licgen die Aufwandmengen an Wirkstoff im
aligemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 1 und 5.000 g/ha.

Wie bereits oben erwilhnt, kinnen erfindungsgemil8 alle Pflanzen und deren Teile behandelt
werden. In einer bevorzugten Ausfiihrungsform werden wild vorkommende oder durch
konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreummng oder Protoplastenfusion
erhaltenen Pflanzenarten und Pilanzensorten sowic deren Teilé' behandelt. In einer weiteren
bevormgten Ausfihrungsform werden tramsgene Pflanzen und Pflanzensorien, die durch
gentechnologische Methoden gegebenenfalls in Kombination mit kanventionellen Methoden
erhalten wurden (Genetically Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begriff
wTeile” bzw. . Teile von Pflanzen* oder Pflanzenteile” wurde oben erliutert.

Beaonders bevorzugt wenden erfindungageni8 Pflanzen der jeweils handelsiiblichen oder in
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandeit. Unter Pfiamzensorten versteht man
Pflanzen mit neuen Eigensthaften (,Traits*), dic sowobl durch knaventionelle Zicktmg,
durch Mutagenese oder durch rekombinsnte DNA-Techniken gezichtet worden sind. Dies
kinnen Sorten, Rassen, Bio- und Genotypen sein.

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen
(Baden, Klima, Vegetationsperiode, Emfhnng) k8mnen durch die erfindungsgemille
Behandlung anch tberadditive (, synergistische*) Effektc aufireten. So sind beispiclsweise
erniedripte Aufwandmengen und/oder Erweiterungen des Wirlamgsspektrums und/oder cine
Verstirkung der Wirkung der erfindungsgemild verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres
Pflanzenwachstum, erhShte Toleranz gegenilber hohen oder niedrigen Temperaturen,
erhShte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhShte

. Blohleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hohere Emteertrige, hohere

Qualitit und/oder hOherer Emibrungswert der Emteprodukte, hohere Lagerfihigheit
und/oder Bearbeitbarkeit dei Emteprodukte mbglich, die iber die cigentlich m erwartenden
Effekie hinsusgehen. : '

Zu den bevorzugien erfindungsgemiil zu behandelnden transgenen (gentechnologisch er-
haltenen) Pflanzen bzw. Pllamzensorten gehSren alle Pflanzen, die durch die gentech-
nologische Modifilation genetisches Material erhielten, welches dicsen Pflanzen besondere
vorteilhafie wertvolle Eigenschaften (,,Traits”) verleibt. Beispiele fiir solche Eigenschafien
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sind besscres Pflanzenwachstum, erhShte Toleranz gegenfiber hohen oder niedrigen
Temperaturen, ecrhthie Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw.
Bodensalzgehalt, erhdbte Bldhleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hohere
Emteertriige, hShere Qualitit und/oder hoherer Emiilrungswert der Emteprodukte, hihere

Lagerfuhigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukie. Weitere wnd besonders

hervorgehobene Beispiele filr solche Eigenschaften sind eine erhShte Abwebr der Pflanzen
gegen ticrischc und mikrobielle Schadlinge, wic gegenfiber Insckten, Milben,
pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien und/oder Viren sowie eine exhShte Toleranz der
Pflanzen gegen bestimmte herbizide Wirkstoffe. Als Beispicle transgener Pflanzen werden
die wichtigen Kultwpflanzen, wic Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel,
Baumwolle, Tabak, Rsps sowie Obsipflanzen (mit den Frichten Apfel, Bimen,
Zitrusfriichten und Weintrauben) erwiihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Bmamwolle, Tabak
und Raps besonders hervorgehoben werden. Als Eigenschaften (, Traits*) werden besonders
hervorgehoben die erhbhte Abwehr der Pflanzen gegen Insckten, Spinnenticre, Namatoden

und Schnecken durch in den Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch -

das genetische Material aus Bacillus Thuringiensis (zB. durch die Gene CrylA(a),
CrylA(b), CrylA(c), CryllA, CryllIA, CryllIB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CryIF sowie
deren Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden ,Bt Pflanzen”). Als
Eigenschaften (,,Traits") werden auch besonders hervorgehoben die erhdhte Abwehr von
Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren durch Systemische Aloquirierte Resistenz (SAR),
Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgene und entsprechend exprimierte
Proteine und Toxine. Als Eigenschaften (,Treits*) werden wicterthin besonders
hervorgehoben dic erhShte Toleranz der Pflanzen gegeniiber bestimmten herbiziden
Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Sulfonmylhamsioffen, Giyphosate odex
Phosphinotricin (zB. ,.,PAT-Gen). Dic jeweils diec gewlinschten Eigenschafien (, Traits“)
verleihenden Gene kinnen auch in Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen
vorkommen. Als Beispicle filr Bt Pflanzen™ seien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten
und Kartoffelsorten genannt, die unter den Handelsbezeichmmgen YIELD GARD® (z.B,
Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut® (z.B. Mais), StarLink® (zB. Mais), Bollgard®
(Baumwolle), Nucoton® (Baumwolle) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrichen werden. Als
Beispiele fur Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und Sojasorten
genannt, dic unter den Handelgbezeichmmgen Roundup Ready® (Toleronz gegen
Glyphosatc z B. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin,
2B. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS® (Toleranz gegen
Sulfonylhamnstoffe zB. Mais) vertricben werden. Als Herbizid resistente (konventionel! auf

/L"(
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Herbizid-Toleranz geziichtete) Pflanzen seien auch die unter der Bezeichnung Clearfield®
vertricbenen Sorten (z.B. Mais) erwihnt. Selbstverstindlich gelten dicse Aussagen auch fiir
in der Zulkunft entwickelte bzw. zulkdinflig auf den Markt kommende Pflanzensorten mit

diesen oder zukiinftig entwickelten genetischen Eigenschaften (,,Traits™).

Die aufgefOhrten Pflanzen kivmen besonders vorteilhaft erfindungsgemiB mit den
Verbinchmgen der allgemeinen Formel (I) bzw. den erfidimgsgemnifien Wirkstoffimi-
schungen behandelt werden, Dic bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen
Vorzugsbereiche gelten auch fiir die Behandlung dicser Pflanzen. Besonders hervorgehoben
sci die Pflanzenbebandhmg mit den im vorliegenden Text spezicll aufgefiihrten
Verbindungen bzw. Miscinmgen. .

Die Herstelhing und die Verwendung der erfindungsgemiiBen Wirkstoffe geht aus den
folgenden Beispiclen hervor,
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Herstellunpsbeispiele

Zu ciner Suspension von Kaliumcarbomat (138 mg) in Acetonitril (30 ml) werden 2-
Cyclohexylanilin (175mg, | 1 mmol) und 4-(Difluoromethyl)-2-methyl-1,3-thiazole-5-
carbonylchlorid (212 mg, I.J mmol) getropft. Das Reaktionsgemisch wird fir 10 Stunden
gerfthrt.

Zur Aufarbeitung wird das Reaktionsgemisch mit Wasser (30 ml) versetzt und anschlieBend
mit Essigsiurecthylester cxtrahiert. Die organische Phase wird mit Magnesiumsuifat

| getrocknet, filtriert und cingeengt Der Rickstand wird an Kieselgel (Gradient

Cyclohexan/Essigsiureethylester 100:0 - 20:80) gereinigt.

Man erhilt 210mg (57%) an N-(2-Cyclohexylphenyl)-4-(difluormethyl)-2-methyl-1,3-
thiazol-5-carboxamid mit dem logP (pH 2.3) = 3.50

Zu einer Suspemmion-von Kaliumcarbonat (415mg) in Acetonitril (30ml) werden 2-
Bicyclo[2.2.1]Jhept-2-ylanilin (562mg, 3 mmol) und 4-(Diflucromethyl)-2-methyl-1,3-
thiazole-5-carbonylchlorid (635 mg, 3.6 mumol) getropft. Das Reaktionsgemisch wird filr
10 Stunden gerfihrt. '
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Zur Aufarbeitung wird das Reaktionsgemisch mit Wasser (30 ml) versetzt und anschlieBend
mit Essigsureethylester extrshiert. Dic organische Phase wird mit Magnesiumsulfat
getrocknet, filtriert und ecingeengt Der Rikclotand wird an Kieselgel (Gradient
Cyclohexan/Essigsiureethylester 100:0 -> 20:80) gereinigt.

5
Man erhielt 150 mg (13 %) an N-(2-Bicyclo[2.2.1]hept-2-ylphenyl)-4-(difluormethyT)-2-
methyl-1,3-thiszol-S-carbowamid mit dem logP (pH 2.3) =3.63
Analog den Beispielen 1 und 2 sowic den allgemeinen Verfahrensbeschreibungen werden

10 auch die in der folgenden Tabelle 1 aufgefihrien Verbindungen hergestellt
Tabelle 1
o] ,Q
-]
Fz|'|c)“_-:?~\11 s 4R3m y
N\Ys worinQ= < N7 oder cH,
CH, K H,C
) Q-1 (Q-2-3)
Bp.| Q | R R’ R | logh (pH23)
3 | Qi H |Bicylco[2.2.1]hept-2yl 4CH, | 392
4 | Q1 H |Bicylco[2.2.1]hept-2-yl 5CH, 4.00
5 | Q1 H |Cycloheptyl 4F 3.84
6 | Q1 H |Cyclopentyl 4F 3.24
7 |Q2e| B |- - 3.62
8 | Qi H [Cyclooctyl - 4.06
9 | Q1 H [Cyclooctyl 4-CH, 4.43
10 | QI H |[Cyclopentyl 4,5(CHa), 3.78
n\| Qi H |Cyclooctyl 4F 4.10
12 | Q1 H |Cyclooctyl 5-CH, 4.44
13| Q1 H_ |Cyclooctyl 5-F 4.10
4| Q1 H  |Bicylco[22.17hept-2-y! 4Br 427
15 | Q1 H |Bicylco[22.1]hept-2-y1 4,5(CH,), an
16 | Q1 H [Cyclopentyl - 3.19
17 { QI H (4Methylcyclohexyl ~ 3.82
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Bsp. | Q R! R R, logP (pH2.3)
18 | Q1 H |(3R)3-Methylcyclohexyl - 3.88
19 | Q1 | CH, |Bicylco[2.2.1hept-2-yl - 3.96
20 | @1 | CHy; |Cyclohexyl - 3.85
21 | Q1 | COCH, |Bicylco[2.2.1]hept-2-yl - 3.95
22 | Q1 | cocH; [Cyclohexyl - 3.86
23 | Qu H |2-Cyclohepten-1-yl AF 1.68
24 | Q1 H |Cycloheptyl - 3.81

Die Bestimmung der in den Herstellungsbeispiclen angegebenen logP-Werte erfolgte gemils
EEC-Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato-
graphy) an einer Phasenumkehrsiule (C 18). Temperatur: 43°C.

Eluenten fiir die Bestimmung im sauren Bereich: 0,1 % wissrige Phosphorsiure, Aceto-
nitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acctonitril.

Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffatomen),
deren logP-Werte bekannt sind (Bestimnmng der logP-Werte anhand der Retentionszeiten
durch lineare Interpolation zwischen zwei aufeinanderfolgenden Alkanonen). |

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in den
Maxima der chromatographigschen Signale ermittelt.
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endun ele

Bejapic] A

Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv

Lisungumittel: 245 Gewichtsteile Aceton
24,5 Gewichisteile N,N-Dimethylacétarid
Emmigator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polygiykolether

Zur Herstelhmg ciner zweckmiiligen Wirkstoffzubereitong vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lisungsmitte] und Emulgator und verdinnt das
Konzentrat mit Wasser euf dic gewlinschte Konzentration.

Zur Profung auf protektive Wirksamkeit bespritzt men junge Gurkenpflanzen mit der Wirk-
stoffrubereitung in der angegebenen Anfwandmenge. Nach Antrocknen des Spritzbelages
hnhﬂiutDiePﬂmémwudmdmbdm.ﬂ‘Cmdeinu:ﬂnﬁmlnﬂfamhﬁgheitvmu.
70 % im Gewilichshaus sufgestellt

7 Tage nach der Inokulation erfolgt dic Auswertung. Debei bedeutet 0% ein Wirkungsgrad,
der demjenigen der Kontrolle entspricht, wilrend ein Wirlamgsgrad von 100 9% bedeutet, dass

Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen sus der folgenden Tabelle
hervor.
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Tabelle A
Sphaerothecs-Test (Gurke) / protektiv
. . Aufwandmenge an Wirdamgsgrad
Wirstoff . Wirkstoff in g/ha in%

an&\ﬁ/ﬂ‘ﬂ 0 F 100 88

Br

14 }_s 100 100
Hy )

F,Hu
18 '5\:6 0 100 100

HC
CH,
o8]
<
19 \ o 100 98
H,C

F’"iTl

q .

20 S 100 100
H::}’
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Tabelle A
Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv
Aufwandmenge an Wirkungsgrad
Wirkstoff in g/ha n%

100 98
~

100 96

100 100

100 89
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Beispicl B

Venturia - Test (Apfel) / protektlv

Lésungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton
24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid
Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil

‘Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lisungsmittel und Emulgator und verdinnt das

Konzentrat mit Wasser auf die gew{inschte Konzentration.

Zur Priifung auf protcktive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffau-
bereitung in der angegebenen Aufwandmenge bespritht. Nach Antrocknen des Spritzbelages
werden die Pflanzen mit eciner wissrigen Konidiensuspengion des Apfelschorferregers
Venturia inaequalis nokuliert und verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 100 % relativer
Luftfeuchtigkeit in einer Inlubationskabine.

Die Pflanzen werden dann im Gewichshaus bei ca. 21°C und eciner relativen Luft-
feuchtigkeit von ca. 90 % aufgestellt.

10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertmg. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungs-

grad, der demjenigen. der Kontrolle entspricht, wiihrend ein Wirkungsgrad von 100 %
bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.

Wirkstoffe, Auﬁnmdn}mgm und Versuchsergebnisse gechen aus der folgenden Tabelle

- hervor.
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Tabelle B
Venturia - Test (Apfel) / protektiv
) Aufwandmenge an Wirkungsgrad

Wirkstoft Wirkstoff in g/ha in %

P8

o~ 100 9
6 .D\’a ’
F
H,
7 \\ CH, 100 100
H,
8 100 100
Br

FH -
14 \ 100 100

H
16 100 99
18 100 100

-
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Tabelle B
Veaturia - Test (Apfel) / protektiv
Aufwandmenge an Wirkungsgrad
Wirkstoff in g/ha in%

100 96
100 100
100 100
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Beispicl C

Puceinia-Test (Welzen) / protektiv

Lsungsmittel: 25 Gewichisteile N,N-Dimethylacetamid
Emulgator: 0,6 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellng einer zweckmiBigen Wirksinffzubereitung vérmischt man 1 Gewichtsteil
Witkstoff mit den angegebenen Mengen Ldsungsmitte]l und Emulgator und verdiinnt das
Konzentrat mit Wasser auf die gewilnschte Konzentration.

Zur Priffung suf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzn-
bereitung in der angegebenen Anfwandmenge besprilht. Nach Antrocknen des Spritzbelages
werden die Pflanzen mit einer Konidiensuspension von Puccinia recondita bespriht. Die
Pflanzen verbleiben 48 Stunden bei 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer
Inkubationskebine.

Die Pflanzen werden dann in cinem Gewlchshaus bei einer Temperatur von ca. 20°C und
einer relativen Luftfeuchtigkeit von 80 % aufgestelit, um die Entwicklung von Rostpusteln
2 beglinstigen.

10 Tage nach der Inokulation erfolgt dic Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungs-
grad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wilrend ein Wirkungsgrad von 100 %
bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird

Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gchen aus der folgenden Tabelle
hervor.

*
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Tabelle C
Puccinia - Test (Weizen) / protektiv
. Aufwandmenge an Wirkungsgrad
Wirkstoff WirkstofT in g/ha in %
7 500 100
8 500 100
22 500 93
2 500 100
1 500 100
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Beispiel D
Alternaria-Test (Tomate) / protektiv

Lbsungsmittel: 49 Gewichtsicile N,N-Dimethylformamid
Ennuigator: 1 Gewichtstei] Al'kyllrylpolyglybleﬂlu'

Zur Herstelhmg ciner zweckmilfigen Wirkstoffzubereitung vermischt men 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lisungsmittel und Enmlgator und verdiinnt das
Konzentrat mit Wasser auf die gewilnschte Konzentration,

Zur Pritfung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzen mit der Wirk-
stoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung werden die
Pflanzen mit einer Sporensuspension von Alternaria solani inokuliert. Die Pllanzen stehen
dann 24 Stunden bei 100% relativer Luftfeuchtigheit und 20°C. AnschlieBend stchen dic
Pflanzen bei 96 % relativer Luftfeuchtigkeit und einer Temperatur von 20°C. ’

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % cin Wirkungsgrad,
der denyjenigen der Kontrolle entspricht, wilhrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass
kein Befall beobachtet wird.

Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen aus der folgenden Tabelle
hervor.
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Tabelle D _
Alternaris-Test (Tomate) / protektiv
- Aufoandmenge an Wirkungsgrad
Wiskatoff WitkstofT in g/ha n%
7 750 100
Br
A
14 }\:s 750 95
Hy
A
)
18 }_s H- 750 100
H, o
F
- \ .
21 ys A 750 100
" HC” N0
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Patentausprilche

1. Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I)

0 ’Q
e
pen R'
Na S ®

CH,

in weicher

R3
m
A

fiir eine Gruppe

Qn (Q-Z)
steht,
fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C;-Ce-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkylsulfonyl, C;-
Ce-Alkoxy-C-Ce-alkyl, C5-Co-Cycloalkyl; C,-Coe-Halogenalkyl, C,-C,-Halo-
genalkylsulfanyl, Ci-C-Halogemalkylsulfinyl, C;-C,-Halogenalkylsulfonyl,
Halogen-C,-Calkoxy-C,-Ceralkyl, C;-Co-Halogencycloalkyl mit jeweils 1
bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R’ oder
CH ,,NR"R" stebt,
fiir jeweils gegebenenfulls cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen, Cyano, Hydroxy, C)-Ce-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy, C,-C-Halo-
genalkyl, C,-Ce-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen substituieries C,-Cyy-Cycloalkyl, C;-Ci-Cycloalkenyl, C¢-Cix-
Bicycloalkyl oder Cs-Ciy-Bicycloalkenyl steht,
fiir Fluor, Chlor, Brom oder Methyl steht,
fir 0, 1, 2, 3 oder 4 stcht,
fiir O (Sauerstoff) oder CR" steht,

RY, R, R* und R"? unabhiingig voneinander fitr Wasserstoff, Methyl oder Ethyl

R'l'

stehen,
for Wasserstoff, C)-Ce-Alkyl, C;-Cr-Alkoxy, Ci-Cy-Alkoxy-C,-Ce-alkyl, C;-
Cy-Cycloalky); C,-Cy-Halogenalkyl, C\-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-C,-Cy-
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atloxy-C;-Ce-alkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen oder 4-(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-
2-yl steht,

R® und R? unabhlingig voneinander fitr Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C,-C-Alkoxy-C;-
Cealkyl, Cy-CeCyeloalkyl; Cy-Cr-Halogenalkyl, Halogen-Cy-Calkoxy-C;-
Csalkyl, C,-CeHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen stchen,

R* und R’ avBerdem gemeinssm mit dem Stickstoffatom, an das sic gebunden sind,
cinen gegcbenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C;-C-Alkyl substituierten gesSttigten Heterocyclus mit 5 bis 8
Ringatomen bilden, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benach-
barte Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR” enthalten
kann,

R' und R" unabhingig voncinander fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, €5-Cy-Cycloal-
kyl; C,-Cy-Halogenalkyl, C,-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-
» Chlor- und/oder Bromatomen stehen, _

R und R" auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
cinen gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C,-C,-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 bis 8
Ringatomen bilden, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benach-
birte Heteroatome aus der Reihe Saverstoff, Schwefel oder NR" enthalten

kann,
R"”  fir Wasserstoff oder C,-Cs-Alkyl steht.

ThiazolH(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I) gﬂnlB Anspruch 1, in welcher
Q fir eine Gruppe )

Q1) (Q-2)
R'  fiir Wasserstoff; C,-Cs-Alkyl, C)-Co-Alkylsulfinyl, C,-C-Alkylsulfonyl, C;-

Cy-Alkoxy-Cy-Cyalkyl, Cy-C-Cycloalkyl; Cy-CeHalogenalkyl, C:-Ce-Halo-
genalkylsulfanyl, C,-C,-Halogenalkylsulfinyl, C,-C.-Halogenalkylsulfonyl,
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Halogen-C,-Cy-alkoxy-C,-Cy-alkyl, Cy-Ce-Halogencycloalkyl mit jeweils 1
bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R’ oder
CH,NR'’R" steht,

R?  fiir jeweils gegebenenfalls cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden
durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Hydroxy, C,-Ce-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy, C,-
Cs-Halogemalkyl, C,-Ci-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen substituiertes Cr-Cy2-Cycloalkyl substituicrtes Cy-
CirCycloalkyl, Cy-CirCycloalkenyl, CeCir-Bicycloalkyl oder Ce-Cir
Bicycloalkenyl steht,

R®  fur Floor, Brom oder Methy] steht,

m for 0, 1, 2 oder 3 steht,

A fur O (Sauerstoff) oder CR' steht,

R, R®, R® und R" unsbhilngig voneinander. filr Wasserstoff, Methyl oder Ethyl
stehen,

R’  fur Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C;-Cs-Alkoxy, C;-Cy-Alkoxy-Cy-Cs-alkyl, Cy-
CeCycloalkyl; C,-Ci-Halogenalkyl, C,-Ci-Halogenalkoxy, Halogen-C,-C5-
alkoxy-C,-Cyalkyl, Cy-Ce-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen oder 4-(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-
2-yl steht,

R® und R® unsbhiingig voncinander flir Wasseistoff, C,-C¢-Alkyl, C,-C,-Alkoxy-C,-
Cyalkyl, C;-Cs-Cycloalkyl; C,-C-Halogenalkyl, Halogen-C,-C;-slkoxy-C,-
Cralkyl, C;-Ce-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen stchen,

R" und R’ auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
cinen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C,-C¢-Alkyl substituierten gesSittigten Heterocyclus mit 5 bis 8
Ringatomen bilden, wobei der Heterocychis 1 oder 2 weitere, nicht
benachbarte Heteroatome sus der Reihe Saverstoff, Schwefel oder NR”
enthalten kann,

R" und R" unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, C,-Cs-Alkyl, C,-Cs-Cycloal-
kyl; C,-C-Halogenalkyl, Cy-Co-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fiuor-
, Chlor- und/oder Bromatomen stehen,

R und R" auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
cinen gegebenenfalls cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C;-C-Alky! substituicrten geslitigten Heterocyclus mit 5 bis 8
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Ringatomen bilden, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht
benachbarte Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR™
enthalten kann,

fiir Wasserstoff oder C,-C,-Alky! steht.

-3 'I'himl-(bi)cycloalkyl-clrboxanilide der Formel (I) gemiiB Anspruch 1, in welcher

Rl

filr eine Gruppe
Q1 (Q-2)
steht,

filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-
Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder iso-Pro-
pylsulfinyl, n-, iso-, scc- oder tert-Butylsulfiny], Methylsulfouyl, Bthylsulfo-
nyl, n- oder iso-Propylsulfonyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butylsulfonyl, Meth-
axymethyl, Methoxyethy), Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropy), Cyclo-
pentyl, Cyclohexyl, Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Diftuor-
methylsulfanyl, Difluorchlormethylsulfanyl, Trifluormethylsulfanyl, Tri-
fluormethylsulfinyl,  Trifluormethylsulfonyl,  Trifluormethaxymethyl;
-COR’, -CONR'R’ oder -CH;NR"R"" steht,

fiir jeweils gegebenenfalls cinfach bis dreifach, gleich oder verschieden
durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Hydroxy, Methyl, Ethyl, n- oder iso-
Propyl, -, iso-, sec- oder tert-Butyl, l_dclhoxy, Ethoxy, n- oder iso-Propoxy,
n-, isos, . sec- oder test-Butoxy, Triﬂ_normeﬂ:yl, Difluormethyl,
Trichlormethyl, Difluorchlormethyl, Trifluormethoxy, Difluormethoxy,
Trichlormethaxy, Difluorchlormethoxy substituiertes Cy-C,o-Cycloalkyl, C,-
Cio-Cycloalkenyl, Ce-C o-Bicycloalkyl oder Cy-Cio-Bicycloalkenyl steht,

for Fluor, Brom oder Methyl steht,

for 0, 1, 2 oder 3 steht,

for O (Sauerstoff) oder CR'? steht,

for Methyl oder Ethyl steht,

R® und R® jeweils fitr Mcthyl stehen,
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R’  fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, tert-Butyl, Methoxy,
Ethoxy, tert-Butoxy, Cyclopropyl; Trifluormethyl, Trifluormethoxy oder 4-
(Difluormethyl)-2-methyl-1,3-thiazol-2-yl steht,

R® und R® unabhiingig vooeinander filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n-. oder iso-
Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Mecthoxymethyl, Methoxyethyl,
Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl;
Trifluormethy), Trichlormethyl, Trifluorethyl, Trifluormethoxymethyl
stehen, ”

R® und R’ auBeidem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind,
einen gegebenenfalls cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch
Fluor, Chlor, Brom oder Methyl substituierten gesittigten Heterocyclus aus
der Reibe Morpholin, Thiomorpholin oder Piperazin bilden, wobei das
Piperazin am zweiten Stickstoffatom durch R' substituiert sein kenn,

R"™ und R" unsbhingig voneinander fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-
Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxymethyl, Mcthoxyethyl,
Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Tri-
fluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl], Trifluormethoxymethyl stehen,

R" und R" suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden gind,
gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleick oder verschieden durch
Fluor, Chlor, Brom oder Methy! substituierten gesittigten Heterocyclus sus
der Reihe Morpholin, Thiomorpholin oder Piperazin bilden, wobei das
Piperazin am zweiten Stickstoffatom durch R" substituiert sein kann,

R?  fur Wasserstoff oder Methyl steht,

R®  fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propy), n-, iso-, sec- oder tert-
Butyl steht.

Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I-s)
QA o
F,H 1
D
~N S (I-=)

CH,

in welcher
Q , diein Anspruch 1 anpegebenen Bedenhungen hat.

-—
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5. Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I-b)

QA o
F,HC p{’

e R1-1

P a+)

CH,
in welcher
Q die in Anspruch 1 mpgebumnedcuhmgen_hal-

5 R"  fir C,-CeAlkyl, C;-Co-Alkylsulfinyl, C;-Ce-Alkylsulfonyl, C,-Ce-Alkoxy-

C-Cialkyl, Gy-Cy-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkylsul-

fanyl, C;-Co-Halogenalkylsulfinyl, C,-Cy-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C,-

Ce-alkoxy-C,-C-alkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,

Chlor- und/oder Bromatomen; -COR’, <CONR'R? oder -CH;NR'R" stcht,
10 R’, R, R’, R"”und R"' die in Anspruch 1 angegcbenen Bedeutungen haben.

6. Thiazol(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I-c)

o
FHC f E

R m
'\R, R
NYS - <)
in welcher
15 R!, R?und R? die in Anspruch 1 angegebenen Bedeuhmpen haben.

3

7. Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide dexr Formel (I-d)
R®
R

(o]
F.HC A
z )=?LNR' R’
: N\YS .

CH,

(L))

in welcher



10

15

20
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A, R, R® und R® die in Anspruch | angegebenen Bedeutungen haben.

Vexfahren zum Herstellen von Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxaniliden der Formel (T)
gemiB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass man

A)

Carbonsiture-Derivate der Formel (II)
(0]

F,HCJ_»G >
;rs @

CH,

in welcher
G for Halogen, Hydroxy oder C,-Cg-Alkoxy steht,

in einem ersten Schritt mit Anilin-Derivaten der Formel (1)

HN—Q (m
in welcher
Q die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat,

in Gegenwart cines Siurebindemittels und in Gegenwart cines Verdin-
mmngamittels umsetzt

und dic so erhaltenen Produkte der Formel (I-8)

A @
FHC 1
h\\/s ()
CH, :

in welcher
Q die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat,

gegebenenfalls in einem zweiten Schrjtt m't_ einem Halogenid der Formel
(m
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R"L—x avy
in welcher
R"  fir C;-CrAlkyl, C;-Cs-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkylsulfonyl, C,-Cy-
5 Alkoxy-C,-Cealkyl, C,-Co-Cycloalkyl; C,-Cs-Halogenalkyl, C,-C

Halogenalkylsulfanyl, C,-C-Halogenalkylsulfinyl, C;-C,-Halogen-
alkylsulfonyl, Halogen-C,-C,-alkoxy-C,-C,-alkyl, C;-Cy-Halogen-
cycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chior- und/oder Bromatomen;
-COR’, -CONR"R? oder -CH;NR'°R"! steht,
10 R’, R', R’, R und R" die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben
und
X fir Chlor, Brom oder Iod steht,

in @pgenwart ciner Base und in Gegenwart cines Verdinnungsmittels um-
15 " setzt

9.  Mittel zur Bekimpfung unerwimschter Mikroorganismen, gekennzeichnet durch
cinen Gehalt an mindestens cinem Thinzol-{bi)cycloalkyl-carboxanilid der Formel
(1) gemiB Anspruch 1 neben Streckmittein und/oder oberflichenaktiven Stoffen.
20 '
10. Verwendung von Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxaniliden der Formel (I) gemilB
Anspruch 1 2ur Bekimpfung unerwilnschter Mikroorganismen.

1.  Verfshren 2ur Bekiimpfung unerwiinschter Mikroorganismen, dadurch gekenm-
25 zeichnet, dass man Thiazol-(bi)cycloalkyl-carboxanilide der Formel (I) gemii An-
spruch 1 auf dic Mikroorganismen und/oder deren Lebensraum ausbringt.

122 Verfahren zur Herstellung von Mitteln zur Bekimpfung unerwilnachter Mikro-

organismen, dadurch gekennzeichnet, dass man Thiazdl-(bi)cycloalkyl-carboxani-

30 lide der Formel (T) gem3B Anspruch 1 mit Streclomitteln und/oder oberflichen-
aktiven Stoffen vermischt.
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the criteria mentioned in Article 33(1) PCT, i.e. does not appear to be novel and/or to
involve an inventive step (see international search report, in particular the documents
cited X and/or Y and corresponding cleim references).

Form PCTMOBNE1 (EPG-March 2002} P20752
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0 Vom Anmeideamt auszufliien

0-1 Internationales Aktenzelchen.

02 intemationales Anmeldedatum

0-3 Name das Anmeldeamts und "PCT

Inlemnational Application®

04 Formular - PCT/ROM01 PCT-Antrag
0-4-1 {ersiaiit durch Benutzung von PCT-EASY Version 2.92
(aktualisiert 01.04.2003)
0-5 Antrageersuchsn
Der Unierzsichneie beantragt, dal dle
vorilegende internationale Anmeldung
. nach dem Vertrag Ober die
intemationale Zusammenarbeit auf dem
Gaeblet des Patantwasens behandelt
wird
06 |(Vom Anmeider gewBhitee) Europiéisches Patentamt (EPA) (RO/EP)
Anmeldeamt
0-7 Aktenzeichen des Anmelders oder |TEA36186~-WO
Anmwalts .
| Bazelchnung der Erfindung THIAZOL- (BI) CYCLOALKYL-CARBOXANILIDE
T Anmelder
i1 Diase Person Ist nur Anmelder .
-2 Anmeider i0r Alle Bestimmungsstaaten mit Auanahme von
USs
il-4 Name BAYER CROPSCIENCE AKTIEMGESELLSCHAFT
5 ' |Anschrift Alfred-Nobel-Str. 50
D-40789 Monheim
Deutschland
-6 Staatsangehdrigkalt (Staat) DE
-7 Siz/Wohnsitz (Staat) DE
-1 Anmeider undioder Erfinder
I-1-1 | Diese Person Ist Anmaldar und Erfinder
l-1-2 | Anmeider for Nux US
-14 | Name (FAMILIENNAME, Vomar}n) DUNKEL, Ralf
l-1-5 | Anachriit Krischerstr. 22
D-40789 Monheim
Deutschland
I-1-6 | Staatsangendrigkalt (Staat) DE
l-1-7 | SitzWohnsitz (Staat) DE
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-2 Anmeider und/oder Erfinder
li-2-1 | Diese Parson Ist Anmaeldar und Erfinder
22 | Anmeider for Nur US '
24 | Nama (FAMILIENNAME, Vorname) RIECK, BHeiko

1-2-5 | Anachrift: 9, rue Claude Monet
F-69110 Ste. Foy-léas-Lyon
Frankreich

26 |Staatsangehixrigkait {Stast) DE

lit-2-7 [ Siz/Wohnsitz (Staat) FR

mn-3 Anmaelder und/oder Erfinder

ll-3-1 | Diese Parson ist Anmelder und Erfinder

-3-2 | Anmelder for Nur Ué

-3-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) ELBE, Hans-Ludwig

-3-5 | Anschrift Dasndckel 59

' D-42325% Wuppertal

Deutschland

I-3-8 | StaatsangehBrighksit (Staat) DE

I-37 |Siz/Wohnsitz (Stast) DE

ni-4 Anmelder undioder Erfinder

li-4-1 | Diese Parson kst Anmelder und Exrfinder

I-4-2 | Anmekder far Nur US

Hi-44 | Name (FAMILIENNAME, Varmname) GREUL, Jérg, Nico

45 |Anschift Am Sandberg 30a
D-42799 Leichlingen
Deutschland

46 |Staaisangehdrighait (Staat) DE

IH-4-7 | Sl/Wohnaltz (Staat) DE

T3 [Anmeider undioder Erfinder

l-5-1 | Diess Person ist Anmelder und Erfinder

11-5-2 | Anmeider for Nur US

M-54 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) WACHENDORFF- , Ulrike

Hl-55 | Anschrift: Oberer Markenweg 85
D-56566 Neuwied
Deutschland

(I-56 | Staatsangshirigkelt (Smat) # DE

5-7 | SizWohneltz (Staat) DE
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-6 Anmeider und/oder Erfinder
l-6-1 | Diese Person lst Anmaelder -und Erfindar
-6-2 | Anmelder fir Nur US
-84 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) KUCK, Karl-Heinsz
ll-8-5 | Anschrift: Pastor-Léh-Str. 30 a
D-40764 Langenfeld
Deutschland
l-8-8 | Stastsangehdrigksht (Staat) DE
67 | SizMohnsitz (Staat) . DE
-7 [Anmeider und/oder Erfinder
li-7-1 | Diase Person ist Anmelder und Erfinder
Nl-7-2 | Anmelder fOr Nur US
I-7-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) DAHMEN, Petar
075 |Anschvilt: Al taebriicker Str. 61
' D-41470 Neuss
Deutschland
-7-6 | Staalsangehdrigkelt (Stast) DE
lI-7-7 | Sitz/Wohnsitz (Staat) DE
V-1 Anwalt oder gemeinsamer Vertretsr;

V-1-1
V-1-2

Iv-1-3
IvV-14

oder besondere Zustellanschrift
-Die unten bezelchneta Parson latiwird
hlermit bestsllt, um den (die) Anmelder
vor den Iniermnationalen Behdrden zu
vertraten, und zwar als:

Nama

Anachrift

Telafonnr.

Telofamr.

gemeinsamer Vertrater

BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

Law and Patents
Patents and lLicensing
D-51368 Laverkusen
Deutschland
02143029033
02143053482
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v Eﬂmmungwﬂsmhn
V-1 Repionales Patant AP: GE GM KE LS MW M2 SD SL SZ TZ UG ZM
{andere Schutzrechisarien oder

Verfahren sind ggf. In Klemmem nach
der {den) betreffenden Bestmmung(en)
angegeben)

ZW und jeder weitere Staat, der
Mitgliedstaat des Barare-Protokolls und
Vertragsstaat des PCT ist

EA: AM AZ BY KG KZ MD RU TJ TM und jeder
waitere Staat, der Mitgliedsstaat des
Eurasischen Patentilbbereinkommens und
Vertragsstaat des PCT ist

EP: AT BE BG CH&LI CY C2 DE DK EE ES FI
FR GB GR HU IE IT LU MC NL PT RO SE SI
SK TR und jeder weitere Staat, der
Mitgliedastaat des BEuropiischen
Patentiibareinkommens und Vertragsstaat
des PCT ist

OA: BF BJ CF CG CI CM GA GN GQ GW ML MR
NE SN TD TG und jeder weitere Staat, der

Mitgliedataat dexr OAPI und Vertragsstaat
des PCT ist
v-2 :I:duam.?;d;?:::tumnodar AE AG AL AM AT AU AZ BA BB BG BR BY BZ
a !
Verfahren sind ggf. in Kiammern nach CA CHSLI CN CO CR CU CZ DE DK DM DZ EC
der {den) betrefienden Bestimmung(en) |EE ES FI GB GE GH GM HR HU ID IL IN
sngegeben) IS JP KE KG KP KR KZ 1C LK LR LS LT LU
LV MA MD MG MK MN MW MX MZ NI NO NZ OM
PG PH PL PT RO RU SC SD SE SG SK SL SY
TJ TM TN TR TT TZ UA UG US UDZ VC VN YU
. ZA ZM W
v3 :gm::ﬁmmﬂﬁwwndhﬂm und alle weiteren Staaten, die am
'erdifentichung dieser .
PCT-EASY-Version beigetretan sind.) Anmeldetag dem PCT angehdren.
V-5 Erkiirung bzgl. vorsorglicher
Bestimmungen
Zusltriich zu den unter Punktan V-1,
V-2 and V-2 vorgenammanen
Bestimmungen nimmt der Anmaidar
nach Regal 4.9 Absatr b auch alle
anderen nach dam PCT zuldssigen
Bestimmungen vor mit Ausnahms der
nachstehend untar Punkt V-8
angegebanen Staaten. Der
erkiart, dafl dlese rusitdichen
Bestimmungen unter dem Vorbehalt
einer Bestitigung stehen und jede .
zustriiche Bestimmung, die vor Ablaufl
von 15 Manaten ab dem
Prioritatsdatum nichi bestatigt wurde,
nach Ablauf dlesar Frisi ala vam
Anmelder 2urickganamman giit.
Stasten, die von der Erkldrung Ober | RETNE

Ve

vorsorgliche Bestimmungen
ausgenommen werden

h$
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Vi | Prioritit elnar frGheren nationalen _
Anmeldung bsansprucht
VI-1-1 | Anmeldedatum 28 Oktobar 2002 (28.10.2002)
Vi-1-2 | Nummer 10250110.6
Vi-1-3 |Staat DE
vii-1 Gewihite Internationale i 4
e hanmnarer Europiisches Patentamt (EPA) (ISA/EP)
Vil Erklrungen Anzuh| der Erkiarunpen
Vill-1 | Erkdrung hingichtlich der Identitat des | — .

vil-2

vill-3

Vi

Viil-5

Erfinders

Erikd8rung hinsichtlich der Berachtigung
des Anmekiers, zum Zelipunkt des
intemationalen Anmekiedatums, aln
Patent 2u baaniragen und zu arhalien

ErkiSrung hinsichflich der Berechtigung
des Anmeidera, zum Zealtpunkt des
intemationglen Anmeldedatums, die
Prioital einer friheren Anmeidung zu
baanspruchsn

Erfinderariddrung (nur im Hinbllck auf
dls Baatimmung der Varainigten
Staaten von Amerika)

Eridarung hinsichtiich unschadlicher
Offenbarungan oder Ausnahmen von

dar Neuheitaschadlichksit
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Viil-2-1

Erkiirung: Berechtigung, ein Patent
Zu beantragen und zu erhalten
Erkiarung hinsichilich der Berechtigung
des Anmeiders, zum Zslpunkt des
Intemationaien Anmeldedatums, ein
Patent zu beantragen und 2u erhalten

-(Regeln 4.17 Ziffer § und 51bis.1

Absatz a Ziffer li), fir den Fall, daB eine
Eridarung nach Regel 4.17 Ziffer Iv
nicht sinachiiigip Ist:

in bezug auf diese internationale
Anmeldung

Name: BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
ist kraft des nachfolgend Aufgefiihrten
berechtigt, ein Patent zu beantragen und
zu erhalten:

vill-2-1 BAYER AG ist berachtigt, als Arbeitgeber

m des Erxfinders, DUNKEL, Ralf

VIi-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

@’ des Exrfinders, RIECK, Haeiko

Viil-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

a des Erfinders, ELBE, Hans-Ludwig

Vill-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

) des Exfinders, GREUL, Jérg, Nico

Viil-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

® des Erfinders, WACHENDORFF-NEUMANN,
Ulrike

Viii-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

) des Erfinders, KUCK, Karl-Heinz

Vill-2-1 BAYER AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

m des Erxfinders, DAHMEN, Peter

vii-2-1 auf Grund einer Vereinbarung zwischen

an BAYER AG und BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT vom 24 Oktcber 2002
(24.10.2002) .

WViil-2-1 m:ﬂﬂ:frunn wird abgegebaen im alle Bestimmungsstaaten (mit Ausnahme

inblick aut:

{lx)

der Vereinigten Staaten von Amerika)
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Vi1 Erkiirung: innehﬂgung. Priortt zu

beanspruchan

Eridanung hinsichtlich der Berachtigung
des Anmalders, zum Zsltpunid des
intamationalen Anmeidedatums, eine
Prioritt zu beanspruchen, In Fallen, in
denan dar Anmeider nicht der Anmelider
dar friheren Anmeldung, deren Prioritat
beansprucht wird, ist odar in Fallen, In
denen gich der Narme des Anmelders
aelt dem Elnreichen der friheren
Anmeldung geandert hat (Regein 4.17
Zlfter lil und 51bis.1 Absatz a Ziffer Iil):
Name:

in bezug auf diese internationale
Anmeldung

BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
ist kraft des nachfolgend Aufgefiihrten
berechtigt, die Prioritit der friheren
Anmeldung Nr. 10250110.6 zu
beanspruchen:

Viii-3-1 auf Grund einer Vereinbarung zwischen

) BAYER AG und BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT vom 08 Juli 2003
(08.07.2003)

VIiI-3-1 | Diasa Eridrung wird abgegeben Im alle Bestimmungsstaaten

bx)

Hinbiick auf:




a8/8
PCT-ANTRAG LEA3G186-WO
Original (fir EINREICHUNG ) - gedruckt am 30.00.2003 10:50:10 AM
X Kontrollists Anzshl der Biditer Elektronische Datei{en) beigsfigt
IX-% Antrag (Inidusive Eridarungablatier) 8 -
IX-2 Beachrelbung 39 -
1X-3 Anapriiche 8 -
IX-4 Zusammenfassung 1 EZABSTO0.TXT
IX-5 [Zeichnunglen) 0 -
IX-7 INSGESAMT 56
Belgefiigte Untariagen Unterlage(n) in Papierform belgefigt Elektroniache Datei{en) belgeflgt
IX-8 Blatt fir die Gabihrenberechnung v -
iIX-9 Original einer gesonderten Vollmacht v -
I1X-13 | Prioritdtsbelag(e) Unterlage(n) VI-1 -
IX-17 | PCT-EASY-Disketia - Diskette
IX-19 | Nr. der Abb. der Zaichn., die mit der
Zusammenf. verGffentlicht werden
soll
IX-2p | Sprache der Int. Anmeldung Deutsch
x-1 Unterschrift des Anmelderm, des
Anwaits oder des Gemeinsamen
Vertreters » V
/e =
X-1-1 | Nama (FAMILIENNAME, Vomame) R CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
ppa. Dr Axel Beder i. V. Dr. Alexander Nowak
VOM ANMELDEAMT AUSZUFOLLEN
10-1 | Dstum des tatsichilchen Eingangs
dleser intamationalen Anmeldung
10-2 anehnung(nn)
10-2-1 | Eingegangen
10-2-2 | Nicht singegangen
103 Gdndonu  Eingengadatum
sufgrund nachtriglich, Jedoch
friatgaracht singeg. Unterlage(n)
odsr Zalchnung(en) zur
Vervollstindigung dieser Int
Anmeldunp _
104 Datum des fristgerechten Eingangs
dar Berichtigung nach PCT Artikel
11{2) _
105 |intemnationale Recherchenbehrde |TSA /EP
10-6 Ubarmittiung des 2
Recherchenaxemplars bis zur
Zahlung der Recherchangabiihr
auigeschoben
VOM INTERNATIONALEN BORO AUSZUFULLEN
114 .DII’I.Im das Eingangs des

Aktenaxemplars baim Intsmationalen

i
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[Vill-2-1 | Declaracién: Autorizacién para
solicitar y obtener una patente
Declaraclén con relacién a la , .
autorizacién del solicitante, de solictar | COn relacidén a esta solicitud
y obtener en el momento de la fecha internacional
de solicltud intemaclonal una patents
(reglas 4.17 Itam il y 51bls. 1 pamafo a
{tam 1i), para ol caso, que una
declaracion de acuerdo con la regla
4.17 em Iv no sea pertinante:
Nombre: BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
eata en poder de lo citado a
continuacién, autorizado para
solicitar y obtener una patente:
Vill-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
&) del inventor, DUNKEL, Ralf
viii-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
(i) del inventor, RIECK, Heiko
Vill-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleader
) del inventor, ELBE, Hans-Ludwig
vill-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
o del inventor, GREUL, Jorg, Nico
Viii-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
(i) del inventor, WACHENDORF-NEUMANN,
Ulrike
Vili-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
) del inventor, KUCK, Karl-Heinz
Vii-2-1 BAYER AG estd autorizado como empleador
|y del inventor, DAHMEN, Peter
Viil-2-1 con base en un acuerdo entre BAYER AG y
ovil) BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
_ del 24 de octubre de 2002 (24/10/2002)
Viii-2-1 | Esta declaracién se emite envistade: |todos los estados designados (a
excepcién de los Estados Unidos de
() '
América)
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Vill-3-1

Declaracién: Autorizacién, para
relvindicar prioridad

Daclaracidn con relacién a la
autorizacldn dal solicitants, de
reivindicar una prioridad, en el
momento de |a fecha de solicitud
Intemacional, en los casos en los que
el solicitants ya no sea el solicitante
de la solicitud anterlor, de la cual se
relvindica prioridad, o an los casos,
en los que el nombre del solicitants
se haya modificado desde la
presantacién de la soficitud anterlor
{reglas 4.17 [tem Il y 51bls. 1 pérrafo
a (tem Ili):

Nombre:

con relacién a esta solicitud
internacional

BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
esta en poder de lo citado a
continuacién, autorizado para
reivindicar prioridad de la
solicitud anterior No. 10250110.6:

VIik3-1
qm

con base en un acuerdo entre BAYER AG
y BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT del 08 de julio de
2003 {08/07/2003)

VIll-3-1
 (ix)

Esta declaracién se emite an vista de:

todos los estados designados

51—\



NV

@& TRATADODEC PERACION DE PATENTES
PCT
INFORME DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
(Articulo 368 y Regla 70 del PCT)

Referancia del expedierts del agents0 | pARA ACTUACIONES Ver nofficacisn de Trensrmisidn del Repts da Examen
LE A 38 186 — WO ADICIONALES Preliminar (Formato PCTAPEA418)
Solicitud imemacional No. Facha de prassrinddn niemaconal (dafneafio) | Facha de priordad (dia/mes/anc)
PCT/EP2003/011302 15M10/2003 28/10/2002

Clesiicacién Intemacional da Patantes (IPC) o ciasificacidn nacional e IPC

CO7D 277/56, AO1N 43/78

Solicitante
BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT et al.

1. Este Informe de examen preliminar intemacional ha sido preparado por esta Administracién encargada del
Examen Preliminar Intemacional y se envia al solicitante en concordancia con el articulo 386.

2. Este INFORME consta de una total de __2__ hojas, incluyendo la portada

O Este informe también se acompafia de ANEXOS, esto es documentos de la descripcion, reivindicaciones

y/o dibujos que han sido comegldos y que son |a base de este informe y/o documentos que contienen
ractificaciones realizadas ante esta Administracién (Ver Regla 70.16 y Seccion 807 de las Instrucciones
Administrativas segtn el PCT)

Estos anexos constan de un total de holas.

3. Este informe contiene indicaciones relativas a los siguientes aspectos:

Fundamentos del Informe

Prioridad

i No se establece concepto relativo a la novedad, nivel inventivo y aplicacion industrial

v Carencia de unidad de la invencion

V' X Declaracion razonada seguin el articulo 35(2), en relacién con la novedad, nivel inventivo o
aplicaclén Industrial; citaciones y explicaciones que soportan dicha declaracion

Vi [0 Ciertos documentos citados

Vil [0 Cierlos defectos de la solicitud intemacional

O00X

4

Vil [0 Clertas observaciones respecto a !a solicitud internacional
Fecha de presentacién de la demanda Fecha de terminacién de este reporte
16/02/2004 16/068/2004
Nombre y direccién de comeo de |a autoridad
Ul'lcll'ﬂldyl del examen preiiminar Funclonario Autorizado
Fax. Taléfono No.

Formato PCTAPEA/4D8 (portada) (Julio 1888)



INFORME DE EXAMEN

PRELIMINAR INTERNACIONAL Solicitud Internacional No. PCT/EP2003/011302

. Base del Informe
La base de este informe es la solicitud como se presentd originaimente.

V. Declaracién motivada seg(n la Regla 66.2{(a)(ll) en cuanto a la novedad, el nivel
inventivo y la aplicaclén

A la luz de los documentos citados en el informe de blisqueda intemacional, se
considera que la invencién como se define en al menos algunas de las reivindicaciones no
parece cumplir con los criterios mencionados en el Articulo 33(1) del PCT, es decir, no
parece ser novedosa y/o comprender un nivel inventivo (ver informe de busqueda
intemacional, en particular los documentos citados con X y/o Y y las comespondientes
referencias a reivindicaciones).
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Inventores.-

Solicitante.- Bayer CropScience AG, entidad alemana.
Residencia.- Alfred-Nobel-Strafl 50, D-40789, Monheim, Alemsania.

Le A 36 Le A 36 186-COLOMBIA

TIAZO ALQUI BOXAN AS.
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-2-
Campo clén

La presente invencién se refiere a nuevas tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas, a
varios procedimientos para su obtencién y a su empleo para la lucha contra los
microorganismos indeseados.

An de la in

Se sabe ya que tiene propicdades fungicidas un gran nimero de tiazol-
(bi)cicloalquil-carboxanilidas (véanse, por ejemplo, las publicaciones EP-A 0 591 699,
EP-A 0 589 301, EP-A 0 545 099, EP-A 0 315 502 y EP-A 0 276 177). De este modo se
han dado ya a conocer, por ejemplo, las siguientes tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas:
2-amino-N-(2-ciclohexilfenil)4-(trifldormetil)-1,3-tiazol-5-carboxamida y 2-amino-N-
(2-ciclopentilfenil)}-4-(trifliormetil)-1,3-tiazol-5-carboxamida por la publicacién EP-A 0
589 301, N-(2-ciclohexilfenil)-2-metil-4-(triflGormetil)-1,3-tiazol-5-carboxamida y N-(2-
ciclopentilfenil)-2-metil-4-(trifliormetil)-1,3-tiazol-5-carboxamida por la publicacién
EP-A 0 545 099, 2-metil-4-(triflGormetil)-N-(1,1,3-trimetil-2,3-dihidro-1H-inden-4-il)-
1,3-tiazol-5-carboxamida por la publicacién EP-A 0 276 177 y 2-metil-4-(triflGormetil)-
N-(1,1,3-trimetil-1,3-dihidro-2-benzofuran-4-il)-1,3-tiazol-5-carboxamida por Ia
publicacién EP-A 0 315 502. La actividad de estos productos s buena pero sin embargo
deja mucho que desear en muchos casos, por ejemplo con ocasién de cantidades de
aplicacién bajas.

Descrincién detallads de I fgvencién

Se han encontrado ahora nuevas tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la

férmula (I)

)
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en la que
Q significa un grupo
3
R 5 .
0 R
R? . A
Q1) Q2
R! significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a

6 dtomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a
4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilocon3a 8
dtomos de carbono; halégenocalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
halégenoalquilsulfanilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquitsulfinilo con
1 a 4 4tomos de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 étomos de carbono,
halégeno-alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de fldor, de cloro y/o de bromo; -COR’,
-CONR'R’ 0 -CH;NR'R",

significa, cicloalquilo con 3 a 12 4tomos de carbono, cicloalquenilo con 3 a 12
dtomos de carbono, bicicloalquilo con 6 a 12 édtomos de carbono o
bicicloalquenilo con 6 a 12 étomos de carbono, substituidos respectivamente en
caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
halégeno, por ciaflo, por hidroxi, por alquilo con 1 a 8 étomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 8 itomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 dtomos de fhior, de cloro y/o de bromo,

significa fldor, cloro, bromo o metilo,

significa 0, 1,2,304,
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A significa O (oxigeno) o CR"2,

RY, RS, R®yR" significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo o etilo,

R’  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8 &tomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 étomos de carbono; halégenonlqﬁilo conlaéb
dtomos de carbono, haldgenoaicoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, halégeno-
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo o 4-(difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-2-
ilo,

R®*yR’ significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 8
dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, cicloalquilo con 3 2 8 4tomos de carbono; halégenoalquilocon 1 a2 8
dtomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilocon 1 a
4 itomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flior, de cloro y/o de bromo,

R*yR® forman, ademss, junto con el &tomo de nitrogeno, con el que estin
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4tomos en el anillo, substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 3 heterodtomos mds, no contiguos, de la seric formada por
oxigeno, azufre o NR',

R°yR"  significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 8
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 Atomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 8 itomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de flior, de cloro y/o de bromo

e
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R%yR"  forman, ademss, junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estén

RIJ

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 &tomos en el anillo, substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 2 heterodtomos més, no contiguos, de la seric formada por
oxigeno, azufre o NRYS,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono.

Ademds, se ha encontrado, que se obtienen las tiazol-(bi)cicloalquil-

carboxanilidas de la férmula (I), si

A)

Q

se hacen reaccionar derivados de écidos carboxilico de la férmula (II)

0,
F,HC G

NYS
CH, an

en la que

G significa halégeno, hidroxi o alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono,

en una primers etapa con derivados de anilina de la férmula (III)

H,N—Q (un

en la que

tiene los significados anteriormente indicados,

en presencia de un agente aceptor de dcido y en presencia de un diluyente
y los productos, obtenidos de este modo, de la férmula (I-a)
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en la que

Q tiene los significados anteriormente indicados,

se hacen reaccionar, en caso dado, en una segunda etapa con un halogenuro de la
férmula (TV)

R"1—x av)

la que

R significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 étomos de
carbono; halégenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoalquilsulfanilo
con 1 a 4 itomos de carbono, haldégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 édtomos de carbono,
halégenocicloelquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 stomos de fldor, de cloro y/o de bromo; -COR’, -CONR®R® o -CH;NR'°R"’,

R’, R, R%, R'"yR" tienen los significados anteriormente indicados y

X significa cloro, bromo o yodo,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.
Finalmente, se ha encontrado que las nuevas tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas

de 1a férmula (T) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden emplearse

para la lucha contra microorganiamos indeseados tanto en la proteccion de las plantas

L
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como también en la proteccion de los materiales.

Sorprendentemente, las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I),

scgun la invencidén, presentan una actividad fungicida sensiblemente mejor que la de los

productos activos, conocidos con anterioridad, de constitucién similar, con la misma
direccién de actividad.

Las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de Ia férmula (I), segln la invenci6n,

estin definidas, en general, por medio de la féimula (I). Los substituyentes o bien los
intervalos preferentes de los restos indicados en las férmulas anteriores y que se citanén

scguidamente, se explican a continuacién.

Rl

Rl

preferentemente significa hidrégeno; alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
alquilsuifinilo con 1 a 4 étomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con | a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4
itomos de carbono, halégenoalquilsulfanilo con 1 a 4 étomos de carbono,
halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, halégenoalquilsulfonilo con
1 a 4 dtomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo
con 1 a 3 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de fltior, de cloro y/o de bromo; -COR’,
-CONR'R’ 0 -CH;NR'R"".

de forma cspecialmente preferenie significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
n- o iso-propilsulfinilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfonilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, trifliormetilo, triclorometilo, triflGoretilo, difldormetilsulfanilo,
difldorclorometilsulfanilo, triflGormetilsulfanilo, trifliormetilsulfinilo,

b3
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trifléormetilsulfonilo, trifiormetoximetilo; -COR’, -CONR®R? 0 -CH;NR!R"",

de_forma _muy _cspecislmente preforents  significa  hidrogeno;  metilo,
metoximetilo o -COR’.

preferentemente significa, cicloalquilo con 3 a 12 #&tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 12 &tomos de carbono substituido, cicloalquenilo con 3 a 12
dtomos de carbono, bicicloalquilo con 6 3 12 #Atomos de carbono o
bicicloalquenilo con 6 a 12 &tomos de carbono substituidos respectivamente,
caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
flGor, por cloro, por bromo, por ciano, por hidroxi, por alquilo con 1 a 6 itomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 6 tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a
4 étomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, con,
respectivamente, 1 hasta 9 4&tomos de fldor, de cloro y/o de bromo .

de forma especialmente preferente significa, cicloalquilo con 3 a 10 dtomos de
carbono, cicloalquenilo con 3 a 10 étomos de carbono, bicicloalquilo con 6 a 10
dtomos de carbono o bicicloalquenilo con 6 a 10 dtomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado de una hasta tres veces, de forma igual o de
formas diferentes, por fhior, por cloro, por bromo, por ciano, por hidroxi, por
metilo, por etilo, por n- o iso-propilo, por n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, por metoxi,
por etoxi, por n- O iso-propoxi, por n-, iso-, sec.- o terc.-butoxi, por
trifliormetilo, por difliormetilo, por triclorometilo, por difldorclorometilo, por
trifliormetoxi, par difliiormetoxi, por triclorometoxi, por difliorclorometoxi.

de fonna muv cspecialmente preferente significa, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, cicloctilo, ciclohexenilo,
cicloheptenilo, cicloctenilo, biciclo[4.1.0]heptilo,  biciclo[2.2.1]heptilo
substituidos respectivamente, desde una hasta tres veces, de forma igual o de
formas diferentes, por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por iso-

bY
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propilo, por terc.-butilo, por metoxi, por etoxi, por iso-propoxi, por terc.-butoxi,

por trifliormetilo, por trifliormetoxi.

preferentemente significa flior, bromo o metilo,

de forma especialmente preferente significa flior o metilo.
preferentemente significa 0, 1,2 0 3.

de fonma sapecialmente preferents significa 0, 1 0 2.
preferentemente significa O (oxigeno).

preferentemente significa CR'2.

preferentemente significa metilo o etilo.

de forma especialmente preferente significa metilo.

R’ y RS significan preferentemente, de manera respectiva, metilo.

R'.'

R1

R‘I

preferentemente significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4&tomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a
3 itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégeno-alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 tomos de flior, de cloro y/o de bromo o 4
(difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-2-ilo.

de forma especialmente preferente significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, terc.-butoxi, ciclopropilo; triflGormetilo,
trifliormetoxi o 4-{difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-2-ilo.

de fonna muy especialments preferente significa hidrogeno o 4-(diffdormetil)-2-

metil-1,3-tiazol-2-ilo.

R:yR’ significan, independientemente entre s, hidrégeno,

alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo
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con 1 a 3 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono;

halégenoalquilo con 1 a 4 étomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 dtomos
de carbono-alquilo con 1 a 3 étomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6
dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flior, de cloro y/o
de bromo.

R*yR’ forman, ademds, junto con el dtomo de nitrégeno, con ¢! que estin
enlazados, preferentemente, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 §tomos en el
anillo, substituido, en caso dado, desde una hasta cuatro veces, de forma igual o
de formas diferentes, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heterodtomos més, no contiguos, de la
geric formada por oxigeno, azufre 0 NR,

R® y R’ significan, independientementc entre si, de forma cspeciglmente
preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo; trifliiormetilo, triclorometilo, trifldoretilo, trifliormetoximetilo.

R*yR’ forman, ademés, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, de forma especialmente preferente un heterociclo saturado, de la serie
formada por morfolina, tiomorfolina o piperazina substituidos respectivamente,
en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes
por flGor, por cloro, por bromo o por metilo, pudiendo ecstar substituida la
piperazina sobre ¢l segundo 4tomo de nitrégeno por R'3,

R°yR!"  significan, independientemente entre sf, prefercntemente hidrégeno,
alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono;
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo 3a6
dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de fldor, de cloro y/o
de bromo.
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R"yR!" forman, ademas, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estin

enlazados, preferentemente un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 &tomos en el
anillo substituido, en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heterodtomos mis no contiguos de la serie formada
por oxigeno, por azufre o por NR',

R'yR"  significan, independientemente entre si, dc forma egpecialments
preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, triflioretilo, trifliormetoximetilo.

RYyR!"  forman, ademis, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, de forma especialmente preferente un heterociclo saturado de la serie
formada por morfolina, tiomorfolina o piperazina, substituidos respectivamente,
en caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
fldor, por cloro, por bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina
en el segundo &tomos de nitrdgeno por R,

R'?  preferentemente significa hidrégeno o metilo.

R"” e forma cspecialmente preferente significa hidrégeno.

RP  preferentemente significa hidrégeno o alquilo con I a 4 &tomos de carbono.

R?  de forma especialmente preferente significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, iso-, §gc.- o terc.-butilo.

Ademés, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la fdrmula

(D), en 1a que R’ significa hidrégeno.

Ademis, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de 1a formula

(D), en la que R’ significa metilo.

Ademés, son preferentes las tiazol-{bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula

cs-)
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(D), en Ia que R’ significa -CHO.

Ademis, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de Ia formula
(I), en la que R! significa metilcarbonilo (acetilo).

Ademis, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula
(D), en la que Q significa Q-1 y R? significa biciclo[2.2.1]heptilo (norbornanilo).

Ademis, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la formula
(I), en la que Q significa Q-1 y m significa 0.

Ademés, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula
(D), en la que Q significa Q-1, m significa 1 y R? significa flior o metilo.

Ademas, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la formula (1-

a)
Q a
F,HC ..(
>=?“ H
Na S (I-a)
CH,
en la que

Q tiene los significados anteriormente indicados.
Ademis, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I-

b)
QA a
F5HC '\,
— R™
N LS (I'b)
en Ia que

Q tiene los significados anteriormente indicados,
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significa alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 dtomos de

carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 d&tomos de
carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono; halégenoalquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, halégenoalquilsulfanilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenocalquilsulfinilo con 1 a 4 4dtomos de
carbono, halégenoaiquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 #&tomos de carb no,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 stomos de fliior, de cloro y/o de bromo; -COR’, -CONR®R? 0 -CH,NR''R "',

10 R, R, R’ R"yR" tienen los significados anteriormente indicados.
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RI-I

preferentemente significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquilsulfinilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 &tomos de carbono, alcoxi
con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 étomos de carbono, cicloalquilo
con 3 a 6 dtomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilsulfanilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilsulfinilo con
1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilgulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégeno-alcoxi con 1 a 3 itomos de carbono-alquilo con 1 a 3 étomos de
carbono, halégenocicloslquilo con 3 a 6 étomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 itomos de flior, de cloro y/o de bromo; -COR’,
-CONR'R? 0 -CH;NR'°R!.

de forma especiglmente preferente significa metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-,
iso~, sec.- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o iso-
propilsulfinilo, n-, iso-, sec.- ¢ terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n-
o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfonilo, metoximetilo,
metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
trifliormetilo, triclorometilo, triflGoretilo,

6A
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difliiormetilsulfanilo,difliorchlormetilsulfanilo, trifliormetilsul fanilo, trifliormetil

sulfinilo, triflGormetilsulfonilo, trifiGormetoximetilo; -COR’, -CONR'R’ o

-CH;NR'"R"".
R significa metilo o -COR’.
5 Ademéds, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de Ia férmmula (1-
c)
R
(o)
F,HG
2 _ \R1 R?
NYS (I-c)
CH,
la que
R!, R? y R? tienen los significados anteriormente indicados.
10 Ademds, son preferentes las tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la fémmula (I-
d)
RS
0 R®
F,HC A
— I‘R‘ ]
NYs (1-d)
« CH,
en la que
AR, R°yR® tienen los significados anteriormente indicados.
15 Las definiciones preferentes, especialmente preferentes y muy especialmente

preferentes de los restos R' hasta R, Q, m y A deben aplicarse, de manera
correspondiente, a los compuestos de las formulas (I-a), (I-b), (I-¢) y (I-d).
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Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados, tales como alquilo o

alquenilo, incluso en combinacién con heterodtomos, tal como por ejemplo en alcoxi,
pueden ser en tanto en cuanto sea posible, respectivamente de cadena lineal o de cadena
ramificada.

Los restos substituidos, en caso dado, pueden estar mono o polisubstituidos,
pudiendo ser igusales o diferentes los substituyentes en ¢l caso de las polisubstituciones.

Los restos substituidos por halégeno, tal como por ejemplo halégenoalquilo estin
mono o polialogenados. En el caso de varias halogenaciones, los dtomos de halégeno
pueden ser iguales o diferentes. En este caso halégeno significa flior, cloro, bromo y
yodo, especialmente significan flior, cloro y bromo.

Las definiciones de los restos o bien las explicaciones dadas anteriormente de
manera general o indicadas en los intervalos preferentes pueden combinarse sin embargo
también arbitrariamente entre si, ¢s decir entre los intervalos respectivos y los intervalos
preferentes. Estas son vilidas para los productos finales asi como, de manera
cormrespondiente, para los productos de partida y para los productos intermedios. Ademis
pueden suprimirse también definiciones individuales.

Si se emplean el cloruro de 4-(difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-S-carbonilo y la 2-
biciclo[2.2.1]hept-2-ilanilina como productos de partida, en 1a primera etapg y, ademis
cloruro de acetilo como producto de partida en la gegunda etapa, podri representarse el
desarrollo del procedimiento A) segin la invencién por medio del esquema de fdrmulas

siguientes: <

FH Fs i F
S e CH, O
) e

Explicaciones del procedimien de loa produ interm
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Los derivados de los 4cidos carboxilicos, necesarios como productos de partida

en la primera etapa del procedimiento A) segiin la invencion estdn definidos, en general,
por medio de la férmula (II). En esta férmula G significa, preferentemente, cloro,
bromo, hidroxi, metoxi o etoxi, de forma especialmente preferente sigmifica cloro,
hidroxi o metoxi, de forma muy especialmente preferente significa cloro.

Los derivados de los icidos carboxflicos de la férmula (IT) son conocidos y/o
pueden prepararse segiin procedimientos conocidos (véanse las publicaciones EP-A 0
545 099 y EP-A 0 589 313).

Los derivados de anilinas, necesarios como componentes de la reaccién en la
primem ctapa pera la realizacién del procedimiento A) segin la invencién, estin
definidos, en general, por medio de la férmula (III). En esta formula Q tiene,
preferentemente uno de los significados Q-1 y Q-2.

Los derivados de anilina de la férmula (III) son conocidos y/o pueden prepararse
segin métodos conocidos (véanse por ¢jemplo las publicaciones EP-A 0 545 099 y EP-
A 0 589 301 en el caso de Q-1, EP-A 0 654 464, EP-A 0 315 502 y EP-A 0 280 275 en
el caso de Q-2).

Los compuestos de la formula (l-a), empleados en la realizacién del
procedimiento A), segiin la invencion, en la gegunds etapa, constituyen un subgrupo de
las tiazol-<(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I), segin Ia invencién y, por io
tanto, constituyen, igualmente, un objeto de esta solicitud.

Los halogenuros, ;necesarios para la realizacion del procedimiento A), segin la
invencién, como componentes de Ia reaccién en la segunda etapa, estén definidos, en
general, por medio de la férmula (IV). En esta férmula, Q tiene, preferentemente, uno de
los significados Q-1 y Q-2. En este caso R'! tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente, aquellos
significados que ya han sido indicados como preferentes, como especialmente

Y
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preferentes o bien como muy especialmente preferentes para estos restos en relacién con

la descripcién de los productos de la férmula (I-b) segtn la invencién. Preferentemente
X significa cloro o bromo.

Los halogenuros de la férmula (III) son productos quimicos para sintesis
conocidos.

Como aceptores de écido entran en consideracién, en la realizacién de la primera
etapa del procedimiento A), segin la invencidn, todas las bases inorghnicas u orgénicas,
usuales para este tipo de reacciones. Preferentemente pueden emplearse, hidréxidos de
metales alcalinotérreos o de metales alcalinos, tales como, por ejemplo, hidréxido de
sodio, hidréxido de calcio, hidréxido de potasio o incluso hidréxido de amonio,
carbonatos de metales alcalinos, tales como carbonato de sodio, carbonato de potasio,
bicarbonato de potasio, bicarbonato de sodio, acetatos de metales alcalinos o de metales
alcalinotérreos tales como acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, asi
como aminas terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-
dimetilanilina, piridina, N-metilpiperidina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabicilooctano
(DABCO), diazabiciclononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU). No obstante es
posible, también, trabajar sin disolvente adicional, o emplear el aminocomponente en un
exceso, de modo que actiie, simultdneamente, como agente aceptor de dcido.

Como diluyentes entran en consideracién en la realizacién de la primera ctapa
del procedimiento A) segin la invencién, respectivamente todos los disolventes
orghnicos inertes, usuales. Preferentemente, pueden emplearse hidrocarburos aliféticos,
aliciclicos o arométicos, en caso dado halogenados, tales como éter de petrdleo, hexano,
heptano, cilcohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina;
clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cloroformo, tetraclorometano,
dicloroetano o tricloroetano; éteres, tales como dietiléter, diisopropiléter, metil-t-
butiléter, metil-t-amiléter, dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxictano, 1,2-
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dietoxietano o anisol; nitrilos, tales como acetonitrilo, propionitrilo, n- o i-butironitrilo o

benzonitrilo; amidas, tales como N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-
metilformanilida, N-metilpirrolidona o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como
acetato de metilo o acetato de etilo; sulféxidos, tal como dimetilsulféxido; sulfonas, tal
como sulfolano.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién de la primera etapa del
procedimiento A) segiin la invencién pueden variar, respectivamente, dentro de amplios
limites. En general se trabajs a temperaturas comprendida entre 0°C y 140°C,
preferentemente a temperaturas comprendidas entre 10°C y 120°C.

En Ia realizacién de la primera ctapa del procedimiento A) segln la invencién se
trabaja, en general, respectivamente, bajo presién atmosférica. No obstante es posible,
también, trabajar, respectivamente, bajo presién més elevada o a presién mds reducida.

En la realizacién de la primera etapa del procedimiento A) segiin la invencién se
emplean, por 1 mol del derivado de &cido carboxilico de la fSrmula (II), en general 1
mo] o incluso un exceso de derivado de anilina de la férmula (III) asi como desde 1
hasta 3 moles de agentes aceptor de dcido. No obstante, ¢s posible también emplear los
componentes de la reaccién en otras proporciones. la elaboracién se lleva a cabo segin
métodos usuales. En general se procede de tal manera, que la mezcla de la reaccién se
combina con agua, se separa la fase orgfnica y se concentra por evaporacidn a presién
reducida, tras el secado. El residuo remanente puede liberarse de las impurezas presentes
todavis, eventualmente, seglin métodos usuales, tales como cromatografia o
recristalizacion.

Como diluyentes para la realizacién de la gegunda etapa del procedimiento A)
segiin la invencién entran en consideracién todos los disolventes orghnicos inertes. A
estos pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o arométicos,
tales como, por ejemplo, éter de petrdleo, hexano, heptano, ciclohexano,
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metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina; hidrocarburos halogenados, tales

como, por ecjemplo, clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cloroformo,
tetraclorometano, dicloroetano o tricloroetano; éteres, tales como dietiléter,
diisopropiléter, metil-terc.-butiléter, metil-terc.-amiléter, dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-
dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol o amidas, tales como N,N-dimetilformamida,
N,N-dimetilacetamida, N-metilformamida, N-metilpirrolidona o
hexametilfosforotriamida..

La sepunda etapa del procedimiento A) segin la invencién se llevan a cabo en
presencia de un aceptor de dcido adecuado. Como tales entran en consideracién todas las
bases inorgAnicas u orginicas usuales. A estas pertenecen, preferentemente, hidruros,
hidréxidos, amidas, alcoholatos, acetatos, carbonatos o bicarbonatos de metales alcalinos o
de metales alcalinotérreos, tales como, por ejemplo, hidruro de sodio, amida de sodio,
metilato de sodio, etilato de sodio, terc.-butilato de potasio, hidréxido de sodio, hidréxido
de potasio, hidréxido de amonio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio,
acctato de amonio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio,
bicarbonato de sodio o carbonato de cesio, asi como aminas terciarias tales como
trimetilamina, trictilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina,
piridina, N-metilpiridina, N-metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano
(DABCO), diazabiciclononeno (DBN), diazabicicloundeceno (DBU).

ustunpmnms’dehmecidnmlare-nﬁmidmdelnm_mdel
procedimiento A) segiin la invencién pueden variar dentro de amplios limites. En general
se trabaja a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C, preferentemente entre 20°C y
110°C.

25
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En Ia realizacién de la gegunda ctapa del procedimiento A) segiin la invencién se

trabeje, en general, respectivamente, bajo presién atmosférica. No obstante es posible,
también, trabajar, respectivamente, bajo presién mis elevada o a presién mas reducida.

Para la realizacion de 1a segunda ctapa del procedimiento A) segin la invencidn,
para la obtencién de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol de la
tiazolilbifenilamida de l1a férmula (1I), en general, desde 0,2 hasta S moles, preferentemente
desde 0,5 hasta 2 moles de halogenuro de la férmuta (IIT).

Los productos segiin la invencién presentan un potente efecto microbicida y pueden
emplearse en la prictica para combatir microorganiamos indeseados, tales como hongos y
bacterias, en la proteccién de las plantas y en la proteccién de los materiales.

Los agentes fungicidas se emplean en la proteccién de las plantas para la lucha
contra los plasmodioforomicetes, oomicetes, quitridiomicetes, zigomicetes, ascomicetes,
basidiomicetes y deuteromicetes.

Los agentes bactericidas se emplean en la proteccién de las plantas para combatir
pseudomonadaceos, rizobiaceos, enterobacteriaceos, corinebacteriaceos y
estreptomicetaceos.

Pueden citarse a modo de ejemplo, pero sin ninglin carécter limitativo, algunos
patégenos de enfermedades filngicas y bacterianas, que entran dentro de las definiciones
generales anteriormente enumeradas:
tipos de xantomonas, tales como por e¢jemplo Xanthomonas campestris pv. oryzae;
tipos pseudomonas, tales ¢omo por ¢jemplo Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
tipos de erwinia, tales como por ejemplo Erwinia amylovora;
tipos de pitium, tal como por ejemplo Pythium ultimun,
tipos de fitoftora, tal como por ejemplo Phytophthora infestans;
tipos de pseudoperonospora, tales como por cjemplo Pseudoperonospora humuli o
Pseudoperonospora cubensis;
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tipos de plasmopara, tal como por ejemplo Plasmopars viticola;

tipos de bremisa, tal como por ejemplo Bremia lactucae;

tipos de peronospora, tales como por ejemplo Peronospora pisi o P. brassicae;
tipos de erisife, tal como por ejemplo Erysiphe graminis;

tipos de esfaeroteca, tal como por ejemplo Sphaerotheca fuliginea;

tipos de podosfaera, tal como por ¢jemplo Podosphaera leucotricha;

tipos de venturia, tal como por ejemplo Venturia inaequalis;

tipos de pirenofora, tal como por ejemplo Pyrenophora teres o P. graminea;
(forma de conidios, Drechslera, sindnimo: Helminthosporium);

tipos de cocliobolus, tal como por ejemplo Cochliobolus sativus

(forma de conidios, Drechslera, sinénimo: Henminthosporium);

tipos de uromices, tal como por ¢jemplo Uromyces appendiculatus;

- tipos de pucinia, tal como por ejemplo Puccinia recondita;

Tipos de esclerotinia, tal como por ejemplo Sclerotinia sclerotiorum;
tipos de tilletia, tal como por ejemplo Tilletia caries;

tipos de ustilago, tal como por ejemplo Ustilago nuda o Ustilago avenae;
tipos de pelicularia, tal como por ejemplo Pellif:uhﬁn sasakii;

tipos de piricularia, tal como por cjemplo Pyricularia oryzae;

tipos de fusario, tal como por ejemplo Fusarium culmorum;

tipos de botritis, tal como por ¢jemplo Botrytis cinerca;

tipos de septoria, tal comg por ejemplo Septoria nodorum;

tipos de leptosfaeria, tal como por ejemplo Leptosphaeria nodorum;
tipos de cercospora, tal como por ¢jemplo Cercospora cancscens;

tipos de alternaria, tal como por ejemplo Alternaria brassicae;

tipos de pseudocercogporela, tal como por ejemplo Peeudocercosporella herpotrichoides.
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Los productos activos seglin la invencién presentan también un potente efecto

reforzador en las plantas. Estos son adecuados, por lo tanto, para movilizar las fuerzas de
resistencia propias de las plantas contra el ataque de los microorganismos indeseables.

Se entenderin en este contexto por productos reforzadores de 1as plantas (inductores
de resistencia) aquellas substancias que sean capaces de estimular el sistema inmunolégico
de las plantas de tal manera que, las plantas tratadas desarrollen una amplia resistencia
contra los microorganismos cuando se produzca una inoculacién ulterior con estos

Entre los microorganismos indeseados deben entenderse en el caso presente hongos
fitopatégenos, bacterias y virus. Los productos segin la invencién pueden emplearse, por lo
tanto, para generar resistencia en las plantas, dentro de un lapso de tiempo determinado a
partir del tratamiento, contra el ataque debido a los patdgenos citados. El lapso de tiempo,
dentro del cual se provoca su resistencia, se extiende, en general, desde 1 hasta 10 dias,
preferentemente desde 1 hasta 7 dias desde el tratamiento de las plantas con los productos
activos.

La buena compatibilidad con las plantas y los productos activos a las
concentraciones necesarias para Ia lucha contra las enfermedades de las plantas permite un
tratamiento de las partes aéreas de las plantas, de plantones y semillas y del suelo.

Los productos activoe segiim la invencién son adecuados, también, para aumentar el
rendimiento de las cosechas. Ademis tienen una toxicidad minima y presentan una buena
compatibilidad para con las plantas,

Los productos activos segin la invencién pueden emplearse en caso dado, en
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicacién, también como herbicidas y
microbicidas, por ejemplo como fungicidas, antimiciticos y bactericidas. Pueden
emplearse en caso dado también como productos intermedios o como productos de partida
para la sintesis de otros productos activos.
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Segiin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas. Por

plantas se entenderén en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales como
plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusién de las plantas de cultivo de origen
natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener mediante los
métodos convencionales y cultivo y de optimacién o por medio de métodos
biotecnoldgicos y de ingenieria genética, con inclugidn de ias piantas transgénicas y con
inclusién de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no por medio del
derecho de proteccién de variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse
todas las partes y érganos aéreos y subterréneos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y mfces, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos,
flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asi como raices, tubérculos y rizomas. A las
partes de las plantas pertenecen también las cosechas as{ como material de reproduccién
vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segiin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo de forma directa o por accién sobre ¢l medio ambiente, el
biotopo o el recinto de almacenamiento segin los métodos de tratamientos usuales, por
ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido, aplicacion a
brocha y, en el caso del material de reproduccién, especialmente en el caso de las semillas,
ademés por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos segiin la invencién pueden emplearse en la proteccién de los materiales
industriales contra el atague y la destruccion debidos a los micro-organismos indeseables.

Se entenderén por materiales industriales en el presente contexto los materiales no
vivos, que hayan sido elaborados para e} empleo en la técnica. A modo de ejemplo los
materiales técnicos, que quedarfan protegidos contra las modificaciones o destrucciones
microbianas por medio de los productos activos segiin la invencién, son pegamentos, colas,
papel y cartén, textiles, cuero, madera, pinturas y articulos de material sintético,
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lubrificantes en frio y otros materiales. En el émbito de los materiales a ser protegidos

pueden citarse también partes de instalaciones de produccién, por ejemplo circuitos
cerrados de agua de refrigeracién, que pucdan quedar perjudicados por la multiplicacién de
los micro-organismos. En el &mbito de 1a presente invenciém pueden citarse a modo de
materiales técnicos preferentemente pegamentos, colas, papel y cartones, cuero, madera,
pinturas, lubrificantes en frio y liquidos caloportadores, de forma especialmente preferente
la madera.

Como microorganismos, que pueden provocar la descomposicidn o 1a modificacién
de los materiales técnicos, pueden citarse a modo de ejemplos bacterias, hongos, levaduras,
algas y organismos mucilaginosos. Preferentemente los productos activos segin la
invencién actian contra hongos, especialmente contra mohos, hongos colorcadores y
destructores de la madem (Basidiomycetes) asi como contra organismos mucilaginosos y
glgas.

A modo de ejemplo pueden citarse los micro-organismos de los tipos siguientes:
Alternaria, tal como Alternaria tenuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,
Chactomium, tal como Chaetomium globosum,
Coniophora, tal como Coniophora puetana,
Lentinus, tal como Lentinus tigrinus,
Penicillium, tal como Penicillium glaucum,
Polyporus, tal como Polyporus versicolor,
Aureobasidium, tal como Aureobasidium pullulans,
Sclerophoma, tal como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, tal como Trichoderma viride,
Escherichia, tal como Escherichia coli,
Pseudomonas, tal como Pseudomonas aeruginosa,
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Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

Los productos activoe pueden transformarse, en funcién de sus respectivas
propiedades fisicas y/o quimicas, en las formulaciones usuales tales como soluciones,
emulsiones, suspensiones, polvos, espumas, pastas, granulados, aerosoles,
microencapsulados en materiales polimeros y en masas de recubrimiento para semillas, asi
como formulaciones de nebulizado en frio y en caliente en volumen ultra-bajo (ULV).

Estas formulaciones se preparan de forma conocida, por ejemplo por mezclado de
los productos activos con agentes extendedores, es decir disolventes liquidos, gases
licuados, que se encuentran a presién y/o materiales de soporte sélidos, en caso dado con
empleo de agentes tensioactivos, es decir emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes
generadores de espuma. En el caso del empleo de agua como agente extendedor pueden
emplearse también disolventes orginicos como disolventes auxiliares. Como disolventes
liquidos entran en consideracién fundamentalmente: hidrocarburos aromiéticos, tales como
xileno, tolueno, o alquilnafialinas, hidrocarburos aromiticos clorados o hidrocarburos
alifiticos clorados. Tales como clorobencenos, cloroetileno o cloruro de metileno,
hidrocarburve alifiticos tales como ciclohexano o parafinas, por cjemplo fracciones de
petrdleo, alcoholes, tales como butanol o glicol, asi como éteres y €steres, cetonas tales
como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, disolventes
fuertemente polares, tales dimetilformamida y dimetilsulfixido asi como agua. Por
agentes extendedores o materiales de soporte gaseosos licuados se quieren indicar aquellos
que Son gaseosos a tepnperatura normal y bajo presién normal, por cjemplo gascs
propulsores para aerosol, tales como los hidrocarburos halogenados asi como butano,
propano, nitrégeno y diéxido de carbono. Como materiales de soporte sélidos entran en
consideracién, por ejemplo, harinas minerales naturales, tales como caolines, arcillas, talco,
cretas, cuarzo, attapulgita, montmorillonita, o tierra de diatoméas y harinas minerales
sintéticas, tales como écido silicico altamente dispersado, éxido de aluminio y silicatos.

g\
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Como materiales de soporte sélido para granulados entran en consideracién: por ¢jemplo

minerales quebrados y fracciones tal como calcita, mémmol, pdmez, sepiolita, dolomita, asf
como granulados sintéticos constituidos a partir de harinas inorginicas y orghnicas asi
como granulados constituidos a partir de material orgénico tales como serrin, ciscaras de
nueces de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco. Como agentes emulsionantes y/o
generadores de espuma entran en consideracidn: por ejemplo emulsionantes no iénicos y
aniénicos, tales como ésteres de 4cidos grasos polioxietilenados, éteres de alcoholes grasos
polioxietilenados, por ejemplo alquilaril-poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos,
arilsulfonatos, asi como hidrolizados de albimina. Como dispersantes entran en
consideracion, por ejemplo lejias sulfiticas de lignina y metilcelulosa.

Pueden emplearse en las formulaciones adhesivos tales como carboximetilcelulosa,
polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulares o en forma de litex, tales como
goma ardbiga, alcohol polivinflico, acetato de polivinilo asi como fosfolipidos naturales,
tales como cefalina y lecitina y fosfolipidos sintéticos. Otros aditivos pueden ser aceites
minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes tales como pigmentos inorgAnicos, por ejemplo éxido
de hierro, éxido de titanio, azul de ferrocianuro y colorantes orghnicos tales como
colorantes de alizarina, azoicos y de fialocianina metilicos y materiales nutrientes en trazas,
tales como sales de hierro, de manganeso, de boro, de cobre, de cobalto, de molibdeno, de
cinc.

Las formulaciones contienen en general entre 0,1 y 95 % en peso de producto
activo, preferentemente entre 0,5 y 90 %.

Los productos activos segilin la invencién puede presentarse como tales o en sus
formulaciones también en mezcla den fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas o
insecticidas conocidos, para ampliar, de este modo, por ejemplo el espectro de actividad o

4V
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el desarrollo de la resistencia. En muchos casos se obtienen efectos sinérgicos, es decir que

la actividad de la mezcla es mayor que la actividad de los componentes individuales.
Como componentes de mezcla entran en consideracién, por cjemplo, los

compuestos siguientes:

Fungicidas:

2.fenilfenol; 8-hidroxiquinolinsulfato;

Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph; Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-

potassium; Andoprim; Anilazine; Azaconazole; Azoxystrobin;

Benalaxyl; Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl; Benzamacril; Benzamacril-

isobutilo; Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole;

Bupirimate; Buthiobate; Butylamin;

polisulfuro de calcio; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin;

Carpropamid; Carvone; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; Chloroneb;

Chlorothalonil, Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid; Cymoxanil;

Cyproconazole; Cyprodinil; Cyprofuram;

Dagger G; Debacarb; Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen; Diclocymet;

Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim; Dimethirimol;

Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M;  Dinocap;

Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon;

Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole;

4
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Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil,; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfuram;

Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam;
Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide;
Fluoxastrobin; Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil;
Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodio; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr;
Furcarbanil; Furmecyclox;

Guazatine; Hexachlorobenzene; Hexaconazole; Hymexazol;

Imazalil; Imibenconazole; Iminoctadine triacetate; Iminoctadine tris(albesil; Jodocarb;
Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane;
[sovaledione;

Kasugamycin; Kresoxim-metilo;

Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M;
Metconazole; Methasulfocarb; Methfuroxam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax;
Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin;

Natamyvcin; Nicobifen; Nitrothal-isopropilo; Noviflumuron; Nuarimol;

Ofursce; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic acid; O=xpoconazole; Oxycarboxin;
Oxyfenthiin;

Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide;
Picoxystrobin; Piperalin, Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz;
Procymidone; Propamocarb; Propanosine-sodio; Propiconazole; Propineb; Proquinezid;
Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine;

Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfur;
Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiabendazole;
Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo; Thiram; Tioxymid; Toiclofos-metio;

/U
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Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; Tricyclamide;

Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole; Triforine; Triticonazole;
Uniconazole; Validamycin A; Vioclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide;
(2S)-N-[2-[4-[[3(4-clorofenil)-2-propinilJoxi]-3-metoxifenilJetil]-3-metil-2-
[(metilsulfoni)amino]-butanoamida;  1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona;  2,3,5,6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina; 2-amino-4-metil-N-fenil-5-tiazolcarboxamida; 2-
cloro-N-(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida; 3,4,5-tricloro-
2,6-piridindicarbonitrilo;  Actinovate;  cis-1-{(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
cicloheptanol; 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-carboxilato de
metilo; carbonato de mono potasio; N-(6-metoxi-3-piridinil)-ciclopropancarboxamida,;
N-butil-8-(1,1-dimetiletil)- 1-oxaspiro[4,5]decan-3-amin; tetratiocarbonato de sodio;

asi como las sales de cobre y -zubereitungen, wie Bordeaux mixture; hidroxido de cobre;
naftenato de cobre; oxicloruro de cobre; sulfato de cobre; Cufraneb; éxido de cobre;
Mancopper; oxina de cobre.

Bactericidas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, Furancarbonsiure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,
sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas / acaricidas / nematicidas:

Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrinathrin,
AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allethrin,
Allethrin 1R-isomers, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet, Aminocarb,
Amitraz, Avermectin, AZ-60541, Azadirachtin, Azamethiphos, Azinphos-methyl,
Azinphos-ctilo, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis, Bacillus

&
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thuringiensis strain EG-2348, Bacillus thuringiensis strain GC-91, Bacillus thuringiensis

strain NCTC-11821, Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb,
Benfuracarb, Bensultap, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cypermethrin, Bifenazate,
Bifenthrin, Binapacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-ciclopentil-isdmero,
Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifluron, BPMC, Brofenprox,
Bromophos-ctilo, Bromopropylate, Bromfenvinfos (-metilo), BTG-504, BTG-505,
Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Butylpyridaben,
Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
CGA-50439, Chinomethionat, Chlordane, Chlordimeform, Chloethocarb,
Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron, Chlormephos,
Chlorobenzilate, Chloropicrin, Chlorproxyfen, Chlorpyrifos-metilo, Chlorpyrifos (-
etilo), Chlovaporthrin, Chromafenozide, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-
Permethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Clothianidin, Clothiazoben,
Codlemone, Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Cycloprene, Cycloprothrin, Cydia
pomonella, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyphenothrin (isémero
1R-trans), Cyromazine,

DDT, Deltamethrin, Demeton-S-metilo, Demeton-S-metilsulfona, Diafenthiuron,
Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil,
Diflubenzuron, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dinobuton, Dinocap, Dinotefuran,
Diofenolan, Disulfoon, Docusat-sodio, Dofenapyn, DOWCO0-439,

Eflusilanate, Emamectin, Emamectin-benzoato, Empenthrin (isémero 1R), Endosulfan,
Entomopthora spp., EPN, Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion, Ethoprophos,
Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Famphur, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenfluthrin, Fenitrothion,
Fenobucarb, Fenothiocarb, Fenoxacrim, Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad,
Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfothion, Fenthion, Fentrifanil, Fenvalerate, Fipronil,
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Flonicamid, Fluacrypyrim, Fluazuron, Flubenzimine, Flubrocythrinate, Flucycloxuron,

Flucythrinate, Flufenerim, Flufenoxuron, Flufenprox, Flumethrin, Flupyrazofos,
Flutenzin (Flufenzine), Fluvalinate, Fonofos, Formetanate, Formothion, Fosmethilan,
Fosthiazate, Fubfenprox (Fluproxyfen), Furathiocarb,

Gamma-HCH, Gossyplure, Grandlure, granulovirus,

Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox,
Hydramethyinone, Hydroprene,

IKA-2002, Imidacloprid, Imiprothrin, Indoxacarb, lIodofenphos, Iprobenfos, Isazofos,
Isofenphos, Isoprocarb, Isoxathion, Ivermectin, Japonilure,

Kadethrin, nucleopoliedrovirus, Kinoprene, Lambda-Cyhalothrin, Lindane, Lufenuron,
Malathion, Mecarbam, Mesulfenfos, Metaldehyd, Metam-sodium, Methacrifos,
Methamidophos, Metharhizium anisopliae, Metharhizium flavoviride, Methidathion,
Methiocarb, Methomyl, Methoprene, Methoxychlor, Methoxyfenozide, Metolcarb,
Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Milbemycin, MKI-245, MON-45700,
Monocrotophos, Moxidectin, MTI-800,

Naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, Niclosamide, Nicotine,
Nitenpyram, Nithiazine, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, Novaluron,
Noviflumuron,

OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoate, Oxamyi,
Oxydemeton-metilo,

Paecilomyces fumosoroggus, Parathion-metilo, Parathion (-etil), Permethrin (cis-, trans-
), Petroleum, PH-6045, Phenothrin (isémero 1R-trans), Phenthoate, Phomate, Phosalone,
Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butoxide, Pirimicarb,
Pirimiphos-metilo, Pirimiphos-etil, Prallethrin, Profenofos, Promecarb, Propaphos,
Propargite, Propetamphos, Propoxur, Prothiofos, Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine,
Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridalyl, Pyridaphenthion,
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Pyridathion, Pyrimidifen, Pyriproxyfen, S
Quinalphos, Resmethrin, RH-5849, Ribavirin, RU-12457, RU-15525,
S-421, S5-1833, Salithion, Sebufos, SI-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen,
Spiromesifen, Sulfluramid, Sulfotep, Sulprofos, SZI-121,
Tau-Fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Tefluthrin,
Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon,
Tetramethrin, Tetramethrin (isdmero IR), Tetrasul, Theta-Cypermethrin, Thiacloprid,
Thiamethoxam, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiodicarb,
Thiofanox, Thiometon, Thiosultap-sodium, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralocythrin,
Tralomethrin, Transfluthrin, Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron,
Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb,
Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin, Verticillium lecanii,
WL-108477, WL-40027, Y1-5201, YI-5301, Y1-5302, XMC, Xylylcarb,
ZA-3274, Zeta-Cypermethrin, Zolaprofos, ZXI-8901,
¢l compuesto 3-metil-fenil-propilcarbamato (Tsumacide Z),
el compuesto 3-(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-triflGoretil)-8-azabiciclo[3.2.1]octan-3-
carbonitrilo (CAS-Reg.-Nr1. 185982-80-3) y el somespondiente isdmero endo {CAS-
Reg.-Nr. 185984-60-5) (véanse las publicaciones WO0-96/37494, WQ-98/25923),
asi como preparados que contengan extractos vegetales de accién insecticida,
nematodos, hongos o virus.

También es posibje una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como
herbicidas o con abonos y reguladores del crecimiento.
Ademis los compuestos segiin la invencién de 1a fémmula (I) presentan también efectos
antimicéticos muy buenos. Tienen un espectro de actividad antimicética muy amplio,
especialmente contra dermatofitos y blastomicetes, mohos y contra hongos difisicos (por
ejemplo contra especies de Candida, tal como Candida albicans, Candida glabrata) asi
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como Epidermophyton floccosum, especies de Aspergillus, tales como Aspergillus niger y

Aspergillus fumigas, especies de Trichophyton, tal como Trichophyton mentagrophytes,
especics de microésporas, tal como Microsporon canis y audouinii. La enumeracidn de
estos hongos no representa en modo alguno una limitacién del espectro micdtico a ser
considerado sino que tiene (micamente un carécter orientativo.

Los productos activos se pueden emplear en forma de sus formulaciones o de las
formas de aplicacién preparadas a partir de las mismas tales como soluciones,
suspensiones, polvos pulverizables, pestas, polvos solubles, agentes de empolvado y
granulados listos para su utilizacién. La aplicacién se efectfia de manera usual, por ejemplo
mediante regado, pulverizado, empolvado, esparcido, espolvoreado, espumado, aplicacién
a brocha etc. Ademés es posible aplicar los productos activos segin el procedimiento de
volumen ultrabajo o inyectar en el suelo la preparacién del producto activo o el propio
producto activo. Igualmente pueden tratarse las semillas de las plantas.

Cuando se emplean los productos activos segiin la invencién como fungicidas las
cantidades de aplicacién pueden variar dentro de amplios limites segln el tipo de la
aplicacién. Cuando se tratan las partes de las plantas, las cantidades de aplicacién de
producto activo se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre
10 y 1.000 g/ha. En el caso del tratamiento de las semillas las cantidades de aplicacién
del producto activo se encuentran, en general, entre 0,001 y 50 g por kilogramo de
semillas, preferentemente entre 0,01 y 10 g por kilogramo de semillas. En el caso del
tratamiento del terreno, I3s cantidades de aplicacién de producto activo se encuentran, en
general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre 1 y 5.000g /ha.

Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse segin la invencitn todas
las plantas y sus partes. En una forma de realizacién preferente se tratan plantas y
variedades de plantas asi como sus partes de origen silvestre o que e obtienen por métodos
de cultivo biolégicos convencionales, tales como cruzamiento o fusién de protoplastos. En
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otra forma preferente de realizacién se tratan plantas y variedades de plantas transgénicas,

que hayan sido obtenidas segiin métodos de ingenieria genética en caso dado en
combinacién con métodos convencionales (organismos genéticamente modificados) y sus
partes. La expresién “partes” o bien “partes de plantas” o “componentes de plantas™ ha sido
anteriormente explicada

De forma especiglmente preferente se tratan plantas, segin la invencién, de las
variedades de plantas usuales en ¢l mercado o que se encuentran en utilizacién. Por
variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propiedades (“caracteristicas™), que
sehmculﬁvadoﬁbpormediodeculﬁvomnvmcimn!,cmnopmmﬂmﬁsopor
técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

Segin los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizacién y
de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacion, alimentacién)
pueden presentarse también por medio del tratamiento segin la invencién cfectos
sobreaditivos (“sinérgicos™). De este modo son posibles, por gjemplo, menores cantidades
de aplicacién y/o ampliaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento del efecto de
los, productos empleables segin la invencién, mejore crecimiento de las plantas, mayor
tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra la sequia o contra
¢l contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién més
ficil, aceleracién de la maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad
y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor capacidad de
almacenamiento y/o de transformacién de los productos recolectados, que van mas all del
efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenieria genética) a ser tratadas preferentemente, segtin la invencion, perteneoen todas
las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacion por ingenieria
genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas especialmente
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ventajosas (“caracteristicas™). Ejemplos de tales propiedades son, un mejor crecimiento

de las plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas, mayor tolerancia
frente 2 la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor
rendimiento floral, recoleccion més fécil, aceleracién de la maduracién, mayores
rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos
recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o de transformacién de los
productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente seiialables para tales propiedades
son la mayor resistencia de las plantas frente a las pestes animales y microbianas, tal
como frente a insectos, dcaros, hongos fitopatégenos, bacterias y/o virus asf como una
mayor tolerancia de las plantas frente a determinados productos activos herbicidas.
Como ejemplos de plantas transgénicas se citaran lag plantas de cultivo importantes,
tales como cereales (trigo, amoz), maiz, soja, patata, algodém, colza asi como
plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera, citricos y uva), debiéndose
seflalar especialmente maiz, soja, patata, algodén y colza. Como propiedades
(“caracteristicas™) se seilalard especialmente la mayor resistencia de las plantas frente a
los insectos por medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente aquellas
que se generan en las plantas por el material genético procedente de Bacillus
Thuringiensis (por cjemplo por medio de los genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c),
CryllA, CryllIA, CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CryIF asi como por sus
combinaciones), (denominadas a continuacién “plantas Bt”). Como propiedades
(“caracteristicas™) deben,sefialarse ademds, especialmente, la mayor resistencia de las
plantas frente a los hongos, las bacterias y los virus mediante resistencia adquirida
gistémica (SAR), sistemina, fitoalexina, elicitores asf como genes de resistencia y
proteinas y toxinas expresadas comrespondientes. Como propiedades (“caracteristicas™)
deben sefialarse ademss, especiaimente, la mayor tolerancia de las plantas frente a
determinados productos activos herbicidas, por gjemplo imidazolinonas, sulfonilureas,

al
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Glyphosate o Phosphinotrricin (por ejemplo gen “PAT™). Los genes que proporcionan

las respectivas propiedades (“caracteristicas™) descadas pueden estar presentes también
en combinaciones entre si en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantes Bt”
pueden citarse variedades de maiz, variedades de algoddn, variedades de soja y
variedades de patata, que se comercializan bajo las marcas registradas YIELD GARD®
(por cjemplo maiz, algodén, soja), KnockOut® (por ¢jempio maiz), StarLink® (por
¢jemplo maiz), Bollgard® (algodén), Nucotn® (algoddn) y NewLeaf® (patata). Como
ejemplos de plantas tolerantes de los herbicidas pueden citarse variedades de maiz,
varicdades de algoddn y variedades de soja, que se comercializan bajo las marcas
registradas Roundup Ready® (tolerancia contra Glyphosate, por ejemplo maiz, algodon,
soja), Liberty Link® (tolerancia contra Phosphinothricin, por ejemplo colza), IMI®
(tolerancia contra imidazolinonas) y STS® (tolerancia contra sulfonilureas por ¢jemplo
maiz). Como plantas resistentes a los herbicidas (cultivadas convencionalmente con
relacién a la tolerancia a los herbicidas) pueden citarse también las variedades
comercializadas para la denominacién Clearfield® (por cjemplo maiz). Evidentemente
estas manifestaciones son vilidas también para las variedades de plantas desarrolladas
en el futuro o bien que se comercialicen o se desarrollen en el futuro con estas
propiedades genéticas (“caracteristicas™).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa segin ia
invencién con los compuestos de la férmula general (I) o bien de las mezclas de los
productos activos segt’mfa invencién. Los sectores preferentes, anteriormente citados,
el caso de los productos activos o bien de las mezclas, son vélidos también para el
tratamiento de estas plantas. Debe sefialarse de manera especial el tratamiento de las
plantas con los compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el

presente texto.

4%
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La obtencién y el empleo de los productos activos segin la invencién se

desprenden de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de obtencién.
Elemplo 1.

F,HC,
=)
N LS

CH,

Se ailaden, gota a gota, a una suspension de carbonato de potasio (138 mg) en
acetonitrilo (30 ml) 2-ciclohexilanilina (175 mg, 1 mmol) y cloruro de 4-(difliormetil)-
2-metil-1,3-tiazol-5-carbonilo (212 mg, 1.2 mmol). La mezcle de la reaccidn se agita

10 durante 10 horas.

Para la claboracion se combina la mezcla de 1a reaccién con agua (30 ml) y, a
continuacién, se extrae con acetato de etilo. La fase orginica se seca con sulfato de
magnesio, se filtra y se concentra por evaporacién. El regiduo se purifica sobre gel de
silice (gradiente ciclohexano/acetato de etilo 100:0 -> 20:80).

15 Se obtienen 210 mg (57 %) de N-(2-ciclohexilfenil)-4-{difliormetil)-2-metil-1,3-
tiazol-5-carboxamida con el logP (pH 2,3) =3,50
Ejemple 2 .
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Se afiade, gota a gota, a una suspensién de carbonato de potasio (415 mg) en

acetonitrilo (30 ml) 2- biciclo[2.2.1]hept-2-ilanilina (562 mg, 3 mmoles) y cloruro de 4-
(difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-5-carbonilo (635 mg, 3,6 mmoles. la mezcla de la
reacci6n se agita durante 10 horas.

Para la elaboracién se combina la mezcla de la reaccién con agua (30 ml) y, a
continuacién se extrac con acetato de etilo. La fase orghnica se seca con sulfato de
magnesio, s¢ filtra y se concentra por evaporacién. El residuo se purifica sobre gel de
silice (gradiente ciclohexano/acetato de etilo 100:0 -> 20:80).

Se obtienen 150 mg (13 %) de N<(2-biciclo[2.2.1]hept-2-ilfenil)-4-(diflGormetil)-
2-metil-1,3-tiazol-5-carboxamida con ¢l logP (pH 2,3) = 3,63

De manera andloga a la de los ¢jemplos 1 y 2, asi como de acuerdo con las
indicaciones dadas en la descripcién general del procedimiento, se obtienen, también,
los compuestos indicados en la tabla 1 siguiente.

Tablal
A @ 5
ch):}\R . ] 4 R’m "
N\\rs donde Q= 7N o CH,
2
CH, R M,C
() (Q-1) (Q-2-a)
Eem.| Q | R' } R’ ' R logP (pH2.3)
3 | @1 | H |Bicilcof2,2,1]hept-2-ilo 4-CH3 3,92
4 | @1 | H |[Bicileo[2,2,1]hept-2-ilo 5-CH; 4,00
5 Q-1 H |Cicloheptilo 4-F 384
6 Q-1 H |Ciclopentilo 4-F 3,24
7 |Q2a| H |- - 3,62
8 | @1 | H |[Ciclooctilo - 4,06
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Ejem.| Q R' R? R’y logP (pH23)
9 | Qi H |Ciclooctilo 4-CH; 4,43
10 | QI H |Ciclopentilo 4,5(CH;); 3,78
11 | Q- H |[Ciclooctilo 4F 4,10
12 | QI H |Ciclooctilo 5-CH; 4,44
13 | Q1 H |Ciclooctilo 5-F 4,10
14 | Q1 H |Bicilco[2,2,1]hept-2-ilo 4 Br 427
15 | Q1 H |Bicileo[2,2,1]hept-2-ilo 4,5<(CH;) 422
16 | Q-1 H |Ciclopentilo - 3,19
17 | Qi H [4-Metilciclohexilo - 3,82
18 | Q1 H |(3R)-3-Metilciclobexilo - 3,88
19 | Q1 | CH; |Bicilco[2,2,1]hept-2-ilo - 3,96
20 | Q1 | CH; [Ciclohexilo - 3,85
21 | Q-1 |COCH;|Bicileo[2,2,1]hept-2-ilo - 3,95
22 | Q-1 |COCH;|Ciclohexilo - 3,86
23 | Q1 H |2<Ciclohepten-1-ilo 4F 3,68
24 Q-1 H |Cicloheptilo - 3,81

La determinacién de los valores logP, indicados en las tablas precedentes y en los
ejemplos de obtencién, se llevd a cabo segin la Directiva EEC 79/831 anexo V.A8
mediante HPLC (cromatografia liquida de alta resolucién) en una columna con inversién
de fases (C 18). Temperatura: 43°C.

La determinaciép se llevéd a cabo en el intervalo écido a pH 2,3 con écido
fosférico acuoso al 0,1 % y con acetonitrilo a modo de eluyentes; gradiente lineal desde
10 % de acetonitrilo hasta 90 % de acetonitrilo.

El calibrado se llevé a cabo con alcano-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
Atomos de carbono), cuyos valores de logP son conocidos (determinacién de los valores
logP por medio de los tiempos de retencién por interpolacién lineal entre dos alcanonas

L
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sucesivas).

Los valores lambda-méximos se determinaron por medio de los espectros de UV
con 200 nm hasta 400 nm en los méximos de las sefiales de cromatografia.
Ejemplos de aplicaclén:

Ejemplo A

Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

Disolvente: 24,5 Partes en peso de acctona,
24,5 Partes en peso de N,N-dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-anl-poliglicoléter

Para la obtencién de una preparacion conveniente de productoe activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada

Para ensayar la actividad protectora sc pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacion indicada. Tras sccado del
recubrimiento aplicado por pulverizacién se inoculan las plantas con uma suspensién acuosa
de esporas de Sphaerotheca fuliginea. Las plantas se disponen a continuacién en el
invemadero aproximadamente a 23°C y con una humedad relativa del aire del 70 %.

Al cabo de 7 dias desde 1a inoculacién se lleva a cabo la evaluacién. En este caso 0
% significa una actividad que corresponde al de los controles, mientras que un grado de
actividad del 100 % significa que no se observa ataque.

Los productos activos, las cantidades aplicadas y los resultados de los ensayos se
desprenden de la tabla siguiente.

Qb
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Tabla A
Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector
Cantidad aplicada Grad . .
Producto activo de producto activo de actividad
g/ha en %
6 100 88
FH
X
8 \} 100 93
HS
F;H
14 \ 100 100
Hl
18 100 100
19 100 98

O"x
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Tabla A
Ensayo con Sphaerctheca (pepino) / protector
Cantidad aplicada . .
Producto activo de producto activoen | Orado de actividad
g/ha en%
F
20 S 100 100
Hy
21 100 98
22 100 96
FH
—
2 N 100 100
H,
—
1 ?, H* 100 89
H!
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Ejemplo B

Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Disolvente: 24,5 Partes en peso acetona.
24,5 Partes en peso dimetilacetamida.
Emulsionante: 1,0 Parte en peso alquil-aril-poliglicoléter

Para |a obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras secado del
recubrimiento aplicado por pulverizacién se inoculan las plantas con una suspensién
acuosa de conidios de patégeno de la antracnosis del manzano Venturia inaequalis y
permanecen a continuacién durante 1 dia aproximadamente a 20°C y con una humedad
relativa del aire del 100 % en una cabina de incubacién.

Las plantas se disponen a continuacién en el invernadero aproximadamente a
21°C y con una humedad relativa del aire del 90 % aproximadamente.

La evaluacién se lleva a cabo 10 dias después de 1a inoculacién. En este caso 0 %
significa una actividad que corresponde al de los controles, mientras que un grado de
actividad del 100 % significa que no se observa ataque.

Los productos activos, 1as cantidades aplicadas y los resultados de los ensayos se
desprenden de 1a tabla siguiente

o
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Tabla B
Ensayo con Venturis (manzano) / protector
Cantidad aplicada Grad .
Producto activo de producto activo en :: ;:tmdad
g/ha
F:HL(B\
6 :\\ N 100 99
H!
FoH H
]
7 \\ 100 100
H,: H,C
F,H
s
8 \) 100 100
Hy
Br
FH
14 \ 100 100
Hl
F,HSJ\ <
16 :\\ N 100 99
Hl
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Tabla B
Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Cantidad aplicada .
Producto activo de producto activo en Grado de actividad
g/ha en %
18 'ﬁﬁ\ 100 100
21 '&& 100 96
2 ?rjj\ l 100 100
1 }fu | 100 100
.4
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Ejemplo C
Ensayo con Puccinia (trige)/protector
Disolvente: 25 Partes en peso de N,N-dimetilacetarnida.

Emulsionante: 0,6 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencidn de una preparacién conveniente de productos activos se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras ¢l secado del
recubrimiento aplicado por pulverizacién se espolvorean las plantas con una suspensién de
conidios de Puccinia recondita. Las plantas permanecen 48 horas a 20°C y con una
humedad relativa del aire del 100 % en una cabina de incubacidn.

Las plantas se disponen en un invemnadero a una temperstura de 20°C
aproximadamente y con una humedad relativa del aire del 80 % aproximadamente para
favorecer el desarrollo de las piistulas de la roya.

La evaluacién se produce 10 dias después de la inoculacién. En este caso 0 %
significa un grado de actividad que corresponde sl de los controles, mientras que un grado
de actividad del 100 % significa que no se observa ataque.

Los productos activos, las cantidades aplicadas y los resultados de los ensayos se
desprenden de la tabla signiente.
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Tabla C
Ensayo con Puccinia (trigo) / protector
Cantidad aplicada Grad .
Producto activo en producto activo en de actividad
g/ha en %
FH
7 }: 500 100
Hy H,C
FH
ey
8 \) 500 100
H,C
FH
—
2 \ 500 93
Hy
F!
O
2 M 500 100
Hy
F,H o
>
1 }\,s S00 100
H!

Ejemplo D
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Ensayo con Alternaria (tomate)/protector

Disolvente: 49 Partes en peso de N,N-dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para ]a obtencién de una preparacién conveniente del producto activo se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada.

Pam ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Al cabo de 1 dia,
desde el tratamiento, se inoculan las plantas con una suspensién de esporas de Alternaria
solani. Las plantas s¢ dejan reposar, scguidamente, durante 24 horas con una humedad
relativa del sire del 100 % y a 20°C. A continuacién se disponen las plantas con una
humedad relativa del aire del 96 % y a una temperatura de 20°C.

La evaluacién se produce 7 dias después de la inoculacién. En este caso 0 %
significa un grado de actividad que corresponde al de los controles, mientras que un grado
de actividad del 100 % significa que no se observa ataque.

Los productos activos, las cantidades empleadas y los resultados de los ensayos
s¢ desprenden de la tabla siguiente

\bH
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Tabla D
Ensayo con Alternaria (tomate) / protector
Cantidad aplicada Grad . .
Producto activo de producto activo de ;:t:v:dad
g/ha
7 750 100
14 750 95
18 750 100
21 750 100
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1.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (T)

9Q o
F,HC, \’
— R

NYS

CH,
en la que
Q  significa un grupo
R’ § .
o R
R JSA
R
Q1) Q2)
R! significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 étomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a

6 dtomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxicon |1 a
4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8
dtomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 6 &tomos de carbono,
halégenoalquilsulfanilo con 1 a 4 Atomos de carbono, halégenoalquilsulfinilo con
1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilsuifonifo con | a 4 dtomos de carbono,
halégeno-alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de -<carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de fldor, de cloro y/o de bromo; -COR’,
-CONR'R’ 0 -CH:NR''R",

significa, cicloalquilo con 3 a 12 &tomos de carbono, cicloalquenilo con 3 a 12
dtomos de carbono, bicicloalquilo con 6 a 12 dtomos de <arbono o
bicicloalquenilo con 6 a 12 dtomos de carbono, substituidos respectivamente
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caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por

halégeno, por ciano, por hidroxi, por alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 8 itomos de carbono, por halégenocalquilo con 1 a 6 dtomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo,

significa fldor, cloro, bromo o metilo,

significa0,1,2,3 04,

significa O (oxigeno) o CR'2,

R, R, R®yR"? significan, independientemente entre s, hidrégeno, metilo o etilo,

10 R’

15

significa hidrégeno, alquilo con ] a 8 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 étomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono; halégenocalquilo con ! 2 6
étomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, halégeno-
alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
haldgenocicloalquilo con 3 a 8 étomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 étomos de fltior, de cloro y/o de bromo o 4-{(difliormetil)-2-metil-1,3-tiazol-2-

R*yR? significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 8

20

&tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono; haldgenoalquilocon 1 a 8
étomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono-alquilocon 1 a
4 itomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 §tomos de fhior, de cloro y/o de bromo,

REyR® forman, ademés, junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estin

25

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 &tomos en el anillo, substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
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halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, pudiendo contener el

heterociclo 1 o 2 heteroitomos maés, no contiguos, de la seric formada por
oxigeno, azufre o NR",

RyR" significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 8
étomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono; halégenoalquilo
con | a 8 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 étomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 étomos de flior, de cloro y/o de bromo

R%yR!"  forman, ademss, junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estén
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4tomos en el anillo, substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
haldgeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 2 heteroitomos més, no contiguos, de la seric formada por
oxigeno, azufre o NR",

RP®  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 étomos de carbono.

2.- Tiazol{(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I), segtn la reivindicacién

1, enla que

Q significa un grupo

@1 "2
R'  significa hidrégeno; alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a
4 4tomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 étomos de carbono, alcoxicon 1 a
3 itomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
dtomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilsulfanilo con 1 a 4 §tomos de carbono, halégenoalquilsulfinilo con

10'6
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1 a 4 étomos de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

halégeno-alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 édtomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flhor, de cloro y/o de bromo; -COR’,
-CONR'R’ 0 -CH;NR'’R"",

significa, cicloalquilo con 3 a 12 &tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 12
dtomos de carbono substituido, cicloalquenilo con 3 a 12 itomos de carbono,
bicicloalquilo con 6 a 12 dtomos de carbono o bicicloalquenilo con 6 a 12 dtomos
de carbono substituidos respectivamente, en caso dado de una hasta cuatro
veces, de forma igual o de formas diferentes por flior, por cloro, por bromo, por
ciano, por hidroxi, por alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxicon 12 6
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9
dtomos de flior, de cloro y/o de bromo,

significa flior, bromo o metilo,

significa0,1,203,

significa O (oxigeno) o CR'%,

R, R°yR® significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo o etilo,

RT

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 &tomos
de carbono, alcoxi con 1 a 3 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de
carbono, cicloalgtiilo con 3 a 6 4tomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, halégeno-
alcoxi con 1 a 3 étomos de carbono-alquilo con 1 a 3 étomos de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 &tomos de fltior, de cloro y/o de bromo o 4-(diflGormetil)-2-metil-1,3-tinzo}-2-
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R:yR’ significan, independientemente entre sf, hidrégeno, alquilo con 1 a 6

dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos
de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 étomos de carbono-alquilo con 1 a
3 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono con,
respectivamente, ! hasta 9 &tomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R:yR’ forman, ademés, junto con ¢l itomo de nitrbgeno, con el que cstin
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 dtomos en el anillo, substituido,
en caso dado, desde una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas
diferentes, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, pudiendo
contener ¢l heterociclo 1 o 2 heteroidtomos més, no contiguos, de Ia serie formada
por oxigeno, azufre o NR",

R%yR"  significan, independientemente entre af, hidrégeno, alquilo con 1 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo,

RYyR!"  forman, ademss, junto con el dtomo de nitrégeno, con ¢l que estin
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 tomos en ¢l anillo substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 2 heterodtomos més no contiguos de la seric formada por
oxigeno, por azufre o por NR'2,

R®  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono.

3.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (T), segin la reivindicacidn
1,enlaque

Q significa un grupo
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R’ 8
0 R’
R? A
Q1) RQ2

significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo,
pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o iso-propilsulfinilo, n-, iso-, sec.-
o terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-
, 8ec.- o terc.-butilsulfonilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, trifliormetilo, triclorometilo, trifhioretilo,
difldormetilsulfanilo, difléorclorometilsulfanilo, trifliormetilsulfanilo,
trifliormetilsulfinilo, trifliormetilsulfonilo, trifliormetoximetilo; -COR’,
-CONR'R’ 0 -CH;NR'R",

significa, cicloalquilo con 3 a 10 &tomos de carbono, cicloalquenilo con 3 a 10
dtomos de carbono, bicicloalquilo con 6 a 10 &tomos de carbono o
bicicloalquenilo con 6 a 10 étomos de carbono substituidos respectivamente, en
caso dado de una hasta tres veces, de forma igual o de formas diferentes, por
fldor, por cloro, por bromo, por ciano, por hidroxi, por metilo, por etilo, por n- 0
iso-propilo, por n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, por metoxi, por etoxi, por n- o iso-
propoxi, por n-, is0-, sec.- 0 terc.-butoxi, por trifliormetilo, por difliormetilo, por
triclorometilo, por difliiorclorometilo, por trifliormetoxi, por difliormetoxi, por
triclorometoxi, por diflorclorometoxi,

significa fldor, bromo o metilo,

significa0,1,2 03,

significa O (oxigeno) o CR'?,

significa metilo o etilo,

R*yR® significan metilo,
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R’ significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi,

terc.-butoxi, ciclopropilo; trifliormetilo, trifldormetoxi o 4-(difliormetil)-2-
metil-1,3-tiazol-2-ilo,

R*yR’ significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo,
etoxictilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo,
triflioretilo, trifliormetoximetilo,

R'yR’ forman, ademis, junto con ¢l dtomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un heterociclo saturado, de la serie formada por morfolina,
tiomorfolina o piperazina substituidos respectivamente, en caso dado, de una
hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flaor, por cloro, por
bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina sobre el segundo
&tomo de nitrégeno por R®,

R°yR'" significan, independicntemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, is0-, sec.- o terc.-butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo,
ctoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo; triflGormetilo, triclorometilo,
trifléoretilo, trifliormetoximetilo,

RYyR" forman, ademds, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un heterociclo saturado de la seric formada por morfolina,
tiomorfolina o piperazina, substituidos respectivamente, en caso dado de una
hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por fldor, por cloro, por
bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina en el segundo
4tomos de nitrégeno por R',

R'?  significa hidrégeno o metilo,

) 3 significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo.

4.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la formula (I-a)

W
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Q a
F,HC /
Da
N\\rs (I-a)
CH,

en la que
Q tiene el significado indicado en la reivindicacién 1.
5.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de 1a férmula (I-b)
0
Q
F,H N
p— R1-1
N\\rs
CH,

()

en Ja que

Q tiene el significado indicado en Ia reivindicacién 1,

R significa alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 dtomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de
10 carbono-alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de
carbono; halégenoalquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, halégenoalquilsulfanilo
con 1 a 4 itomos de carbono, halégencalquilsulfinilo con 1 a 4 étomos de
carbono, halégencalquilsulfonilo con 1 a 4 ftomos de carbono, haldgeno-alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
15 halégenocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta
9 stomos de fldor, de cloro y/o de bromo; -COR’, -CONR'R® o -CH:NR''R",
R, R, R’ Ry R!' tienen los significados indicados en la reivindicacién 1.

6.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de 1a férmula (I-c)



N (1<)

CH,

la que

R, R?yR} tienen los significados indicados en la reivindicacién 1.

7.- Tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I-d)

Rs
Q R
|=,|-|c)=e\~hkR1 ) A
N\\rs (I
5 CH,
en la que
AR, ROyRS tienen los significados indicados en la reivindicacién 1.
8.- Procedimiento para la obtencén de tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la
férmula (I), segiin la reivindicacién 1, caracterizado porque
10 A) schacen reaccionar derivados de dcidos carboxilico de la férmula (II)

0

Na LS

CH, -

en la que

G significa halégeno, hidroxi o alcoxi con 1 a 6 étomos de carbono,

AK"\
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cn una primera etapa con derivados de anilina de la fdrmula (III)

H,N—Q (1)
la que
Q tiene los significados indicados en la reivindicacién 1,
en presencia de un agente aceptor de écido y en presencia de un diluyente
y los productos, obtenidos de este modo, de la férmula (I-a)

Q a
F,HC \’

Na (I-a)
CH,

en la que

Q tiene los significados indicados en la reivindicacién 1,

se hacen reaccionar, en caso dado, una sepunda etapa con un halogenuro de la

férmula (IV)

R"—x av)

en la que

R  significa alquilo con 1 a 8 4&tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de
carbono; hal6gengalquilo con 1 a 6 étomos de carbono, halégenoalquilsulfanilo
con 1 a 4 idtomos de carbono, halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 itomos de
carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 tomos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 étomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta

9 4tomos de fliior, de cloro y/o de bromo; -COR’, -CONR®R? 0 -CH,NR'*R'!,
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R, R®, R’, Ry R tienen los significados indicados en la reivindicacién 1y

X significa cloro, bromo o yodo,
en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

9.- Agente para la lucha contra los microorganismos indescados, caracterizado
por que tiene un contenido en al menos una tiazol(bi)cicloalquil-carboxanilida de la
formula (I) segin la reivindicacién 1 ademés de extendedores y/o productos
tensioactivos.

10.- Empleo de tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (I) segin la
reivindicacién 1 para la lucha contra los microorganismos indescados.

11.- Procedimiento para la lucha contra los microorganismos indeseados,
caracterizado porque se aplican sobre los microorganismos y/o sobre su medio ambiente
tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de 1a formula (I) segiin la reivindicacién 1.

12- Procedimiento para la obtencién de agentes para la lucha contra los
microorganismos indeseados, caracterizado porque se mezclan tiazol-(bi)cicloalquil-
carboxanilidas de Ja férmula (I) segin la reivindicacién 1 con extendedores y/o con

productos tensioactivos.
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RESUMEN

Nucvas tiazol-(bi)cicloalquil-carboxanilidas de la férmula (T)

A a
F,HC /
"=
-_— R
N\\rS
H,
la que
Q yR!' tienen los significados indicados en la descripcién,
un procedimiento para la obtencion de estos productos y su empleo para la lucha contra
los microorganismos indeseados.
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