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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

ENTRADA EN FASE NACIONAL

Capitulo I

Patente de Invencion.

SOLICITUD DE:

[] Patente de Modelo de Utilidad.

[lcapitulo I1.

O,

Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG

sociedad constituida y existente bajo las

IDENTIFICACION

®

INVENTOR (ES)

Krischer Str. 22,
40789 Monheim,
Republica Federal de Alemania

Dasnéckel 59,
42329 Wuppertal,
Republica Federal de Alemania

SOLICITANTE leyes de la Republica Federal de Alemania C.C. 1 NIT ]
(71) Direccion: Alfred-Nobel-Str. 50
40789 Monheim, CE. L] Otro o
Republica Federal de Alemania Cua!
Domicilio: Monheim, Reptblica Federal de Numero
Alemania
@ IDENTIFICACION
Nombre: EMILIO FERRERO
X
Direccién:  Carrera 42. No. 72-35 C.C. NIT L
REPRESENTANTE | Teléfono: 347 36 11 CE. ] Otro []
O APODERADO |Fax: 211 86 50
E-mail: clientes@camyp.com. Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Numero 438.019 T.P 31.929
1. Ralf DUNKEL 2. Hans-Ludwig ELBE

Solicitud Internacional No. PCT/EP2004/001053
Publicacion Internacional No. WO 2004/072023 A2

(72) 3. Heiko RIECK 4. Nico Jorg GREUL

9, rue Claude Monet, Am Sandberg 30 a,

F-69110 Ste. Foy lés Lyon 42799 Leichlingen,

Francia Reptblica Federal de Alemania
5. Ulrike WACHENDORFF-NEUMANN 6. Peter DAHMEN

Oberer Markenweg 85, Altebrickerstr. 61,

56566 Neuwied, 41470 Neuss,

Reptblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
7. Karl-Heinz KUCK 8. Benoit HARTMANN

Pastor-L&h-5Str. 30a, Farbersir. 1,

40764 Langenfeld, 40223 Langenfeld,

Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania

() Fereo

Fecha: 05 de Febrero de 2004

Fecha: 26 de Agosto de 2004

@ Titulo (54)

OXATIINCARBOXAMIDAS

[

Clasificacidn Internacional (51) C07D 327/06, AO1N 43/84
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S

Pri ridad (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Nimero de Solicitud
. DE 14 de Fe de 2003 103 06 244.0
I NoLl DE 13 de Mayo de 2003 103 21 270.1

©

Comprobante de pago N .: 05 — 67,461 Fecha: _05 de Septiembre de 2005

'©)

¥ ] [X

IROOR

[

OxO o000

Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 443.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacion de prioridad.
Documento que acredita la existencia y representacién legal cuando el solicitante sea persona
juridica.
Poderes, si fuere el caso.
Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.
Declaraciones.
Copia de la solicitud interacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)
Traduccién de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos)
Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.
Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA.
De ser el caso, copia del contrato de acceso.
De ser el caso, documento que acredite Ia licencia o autorizaciéon de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.
De ser al caso, certificado de depésito del material biolégico.
Arte final 12x12
De ser el caso, informacidn sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero

por el mismo fitular o su causante, relacionadas parcial o totaimente con la invencién de esta
solicitud.

Otros. VER HOJA ANEXA CON LISTADO DE DOCUMENTOS APORTADOS
EXTRACTO DE PUBLICACION
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@ Solicito la concesién de la patente,
NOMBRE: EMILIO FERRERO

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.929
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DOCUMENTOS ANEXOS

1. [X Publicacion Intemnacional WO 2004/072023 A2

Descripcion:
Péaginas 80 en el idioma original
Péaginas 111 en espafiol
Reivindicaciones: Namero (s) 18
Figuras: Namero (s) 0
Forma PCT/RO/101. PCT Request
[(] Forma PCT/RO/108. Invitation to Correct Defects.
<] Forma PCT/ISA/210. Informe de Blsqueda Intemacional.
[] Forma PCT/ISA/220. Notificacién De La Transmision Del Informe De Blasqueda
Interacional Y De La Opinién Escrita De La Administracion Encargada De La Blsqueda
Intemacional, O De La Declaracion.
6. [] Forma PCT/ISA/237. Opinion Escrita De La Administracion Encargada De La Basqueda
Internacional.

7. ] Forma PCT/IB/304. Notification Conceming Submission Or Transmittal Of Priority
Document.

8. [] Forma PCT/IB/306. Notification Of The Recoding Of A Change.-
Descripcidon De Modificacion:

o b~ wN

9. [] Forma PCTAB/308. Notice Informing The Applicant Of The Communication Of The
Intemational Application To The Designated Offices.

10.[] Forma PCT/1B/332. Information Conceming Elected Offices Notified Of Their Election.

11.[[] Forma PCT/IPEA/401. PCT Demand

12.[] Forma PCT/IPEAJ402. Notification Of Receipt Of Demand By Competent Intemational
Preliminary Examining Authority.

13.] Forma PCT/IPEA/408. Written Opinion.

14.[] Forma PCT/IPEA/416. Notification Of Transmittal Of The International Preliminary
Examination Report.

15.] Forma PCT/IPEA/408, Informe Del Examen Preliminar Intemacional. SIN ANEXOS

~16.[] Traduccién Al Espafiol Del Informe Del Examen Preliminar Intemacional.

17.[[] Traduccién Al Espafiol De Los Anexos Presentados Junto Con El Informe Del Examen
Preliminar Internacional.

18.84] Extracto de Publicacion



CA ‘Ef. 179

"&BOG DOS

* EDIFIIO SISKI
¥} CARRERA4aN° 7235

. BOGOTA, 3 - COLOMBIA

REPRESENTACION Y PODER

e
Representacién y Poder con autenticacién notaral y

Apostille para patentes, modelos de utilidad, disefios

industriales, marcas de fibrica, nombres

comerciales, ensefias, nombres de dominlo, lemas

comerciales, licencias.

Repruen'tnﬁon and Power-of- Attorney with notarial
suthentication und Apastille for patents, utility models,
industrial designs, trademarks, commercial names,

trade emblems, domain names, slogans, licenses.

1354
REPRESENTATION AND POWER- OF- J 0161
ATTORNEY

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

domiciliado (s) en/of__A) fred-Nohel-Stp. 50

Ra. 03.005.574 filed by Emliic FERREROD on January 28, 2003 and

por el prescntc nombramos = EMILIO FERRERO, tpa 31929;
* GONZALO PERDOMO, tpa. £31; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa.

' 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la Carrera 4"

72 35, Bogotd, Colombis, en obedecimiento a lo dispuesto en el
parigmafo lo del Articulo 543 del Cikligo de Comercio, ¢l primeso como
* principal ¥ los demds como suplentes, en su orden, como mis (nuestros)
representantes en todos los asuntos de propiedad industrial con facultad
para recibir notificaciones y nombrar apodemdos judiciales o
extrajudiciales. E! primer representante suplente reemplazard al principal
€0 caso de susencia o impedimento temporal o definitivo de aquél. La
misma regla se aplicark cusndo el segundo representante suplente hays
de reemplazar al primero, o el tercero al segundo. En tales casos, el
representante principal, o €l primero, o segundo suplente, en su caso, o
ambos, declaririn su intencién de no ejercer la representacién mediante

declerucién autenticada por Notario Pdblico en Colombis, o por Notario

u ofro Funcionario Piblico, 0 UCénsul de Colombia, en el extranjero; y #i
8¢ tratare de impedimento, con el certificado respectivo. Si alguno de loa
nombrados faltare definitivamnente, ¢l siguiente tomard su luger. Cuando
cesare |a ausencia ¢ impedimento del representante principal, o de su
primero o scgundo suplentes, en su caso, podnin cjercer la
tecidn, en su orden, uno u otros segin ¢l caso, ssumiéndola por
el solo hecho de cjercerln, cesando en ese momento el ejercicio de Ia
representacién por ¢l primero, segqundo o tercer suplente #n su caso.

Ademids, confiero (conferimog) poder a loa abogados arriba nombrados,
parm obiener In proteccidn de mi (nuestra) propiedad industrial y contra
e competencia desleal, a cuyo efecto amorizo (amos) a los dichos
apaderados para que me (nos) representen ante cualesquiern entidades o
personss, cjerzan o no jurisdiccidn, especialmente ante las del crden

CAVELIER ABOGADOS
WPPODEQI-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

ra he patent application

in duec complience with the terms of pamgraph 1st. of article
543 of the Commercial Code, do hereby sppoint EMILIO
FERRERO, tps. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831;
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa. 23555 and GERMAN
CAVELIER, tps. 832, domiciled at Carrers 4° N* 72 135,
Bogotd, Colombia, the first as principal and the others as
alternates, in the order of their appointment, a8 our
representatives for all industrial property matters with faculty
to receive notificetions and to appoint attorneys in and out of
Caurt. The first alternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporel or definitive impediment. The same
rule will apply when the sccond altemnate representative is to
replace the first one, or when the third is to replace the first or
second alternates in their tum, or both of them, second. In such
cases, the principal representative, or the first or secand
.alternates in their tum, or both of them, shall mate their
intention not to act as representatives through a declaration
given before a Notary Public in Colombia, or before a Notary
or another Public Official or a Colombian Consul sbroad; and
in*case of impediment, the appropriate certificate shall suffice.
If any of the sppointees were to be definitely absent, the
following alternate shall take his place. When the absence or
impediment of the principal representative, or of the first or
second alternate in their turn ceases, the representation can be
ukmupmmlhmsquenu.bythepnnupﬂ.theﬁrnor
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' mmmlglﬁnndnﬁnimﬂvoyjudicid.ulomlm
mles & arbitramento, en todo lo concerniente a los siguientes
tos: @) Obtencién de pateates de invencién, modelos de utilidad, y
jefios industrigles; el registro de marcas de fibrica, colectivas,
/memn. de servicio, lemas ‘comerciales, nombres comerciales,
n.nmbrudedmmo.vmedldﬂvqeulesydmmmmude
origen; su removacién, tragpaso, cambioc de nombre o domicilio,
cancelacién voluntaria; y el registro de licencias de uso de esos derechos;
b) Las acciones de competencia desleal, proteccién del consumidor,
oposiciones u observaciones, cancelacidn administrativa y judicial,
nulided, medidas cautelares, concesién de licencies, ls futela, la
proteccién de secretos industriales, y en general los juicios civiles,
penales, administrativos o contencicso administrativos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos que promovumos O 68 nos
promueven Y para que en todos los esuntos arriba determinadon, puedan
sustituir estc mandato, transigir, conciliar, admitir Jos hechos del
proceso, desistir, cancelar, recibir, renunciar, y ratificar los actos de
agentes oficiosos.

with or without jurigdiction, specially those administrative,
edminisirative contentious and judicial, as well as before
Arbitration Court, in all matters conceming the following: a)
Obtainment of patents, utility models and industrisl designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, domair
nemes, vegetal varicties and denominations of origin; its
renewal, assignment, change of name or domicile, volumtery
cancellstion; ind the registration of licenses of use of the above
rights; b) Actions of unfair competition, protection to the
consumer, oppositions or obhservations, adminictrative or Court
cancellation, nullity, infringement, granting of licenses, the
action for writ mandamus, the protection of trade secrets, and
in general the civil, pensal, and administrative suits relating to
those rights; actions and suits instituted by me (us) or egainst
me (us). And that in all the above matters they may substitute
this Power of Attorney, compromise, conciliate, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, and mtify acts done
by representatives without s power of attorney.

Dado y.ﬁm Mim,;dwmi. 12th of February, 2003

enfin Leverkusen

porby Dr. Axel Beder, Dr. Ralf-Rudiger Jesse

Mo CAVELIER ABOGADOS
WPPODRO1-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

Signature
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. ;Ii:MTIéAGION NOTARIAL (SOCIEDAD)

oy A T g

‘auténtica; que el signatario desernpeila actualment: el cargo

T §ﬂ;sg§.dg;
. _dchwmﬂnjgg*gr_mp&im_e AG

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The undersigned Notary certifies: That the preceding signature
of
Dr. Axel Bader and Dr. Raslf-Riidiger Jesse

is authentic, that the signatory currently acts in the position of
—secretaries

of the company _Bayer CropScience AG

p—

sociedad que actualmente existe y esté organizada de acuerdo a

a company currently existing and organized under the laws of

las leyes de Alen \arug Germany
que Ia direccién de dicha compaflia es & {ted Jbel Sic. | that the addressis _Alfred-Nobel-Str. 50,

SO, 40129 Maniein;, Alwiawnio

40789 Monheim, Germany

¥ que el signatario ticne facultad pars otorger este documento.
Todos los hechos anteriores le constan por haber examinado los

documentos respectivps ¥ de todo ello da fe.
Dadoy firmadoen_ D e Ve C\2ulen

El 1> e {0 bpen, d003

and that the signatory has the power to grant this document.

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

on 12th of February, 2003

L LN\

El Notario Piiblico - The Notary Public

(Firma-sello)

(Signature-seal)
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ge aufgrund Einsicht in das Handelsregxster.des
-,-genféld - HRB“3990 -, daR die genannten Herren

berechtigt é; d, die {Bayer CropScience Aktiengesellachaft in

in als §Prokuristen einzeln zu vertretéﬁ.

{U--b
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APOST.LLE oo,
{Coanvention de La Haya du 5 ociebre 1661) '
1. Land: Bundesrepublik Deulschland ) .-
Diesa tffentiiche Urkunde

2. lst unterachrieben von .
Dirks Heiderhofe e

3. in seiner Eiganechafl als Notar.

4. sie lai versehen mit dem-Siampeal/Slegel des (des) _
Vot+ars dirk Heider ko

ihn Levor kusen
Boaﬂhgl
. IRDEE
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TRADUCCIGN OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia y

registrado an.te el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacitn se traducen los sellos y legalizaciones de un
documento escrito en 1inglés y espafiol por medic del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim,
Alemania, por el presente ratifica la solicitud de patente No.
03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enero de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctoreas EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE

PAEZ, tpa. 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la

Carrera 4° No. 72-35.

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen

por Dr. Axel Brader, Dr. 'Rélf-nﬂdig_gr' Jesse
i A S T

- atgt
: COMO WOTARID REXTO (8] DO SIRCULO
;.“ DE BOGTTA, HAGO CONGTAR QUE LA
'FOTOCONIA COMEIDE COM DL ORNAL §
QUE HE 1TRMIDD A LA VIITA 5
[] ' ..‘ - - -

-

Bayer CropScience AG

Firma Ilegible Firma IlegibT%é

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor‘-?;lmdi er Jesge cComo
yr ga%.—vy »
" BIESTF. VAREAS Z.

TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPAROL - INGLES ~ INGLES - ESPAROL

DEC NNANT NC CAIED/ 4 W 1NAA -



-'Sécrétai'ios de Bayer CropScience AG, una sociedad actualmente

existente y organizada de acuerdo a las leyes de Alemania y con

direccifn en Alfred-Nobel-Str. 50,

40789 Monheim, Alemania. Dado y

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003.

Firma Ilegible

Notario PGblico

Selio

Se anexa autenticacién notarial en alemén de las firmas %nteriores.

Respaldo:

Apostilla expedida por Alemania y certificado el it demfel? ro de

2003 bajo el nimeroc 482/03.

w5
@ =
ia I‘B

e
t

L5

Piite
wn

Es traduccién fiel y completa de la cual se deja ¢

oficina para su confrontacién.

DVZ/ID-4268/WPCL002G/COLO 13549-841-002-0

)

DIEGC
TRADUCTOR EN

ESPANOL - INGLES

‘0F

RES. 0001 DE ENERO 4 DE 1999
MINISTERIO DE JUSTICIA

-.---r:'r":'!" . - AR Ly o
¢ coMd l‘lg,'rém . {u; PVIL CYRCULO
o Bo GORR AR AT LA
raToCO? o0 5L GINRNAL
¥ TEHILY A LA YETA t
™ TWITET.e

Bk, ergaff et e e

] : 2 .
;'; PABLO WE l:: AF w03
L3

\TF

!

"'l._f
PEcLEETR LI
WY

_ INGLES - ESPAROL

10



¥ % CIRERIT Y IAL5 0NN W R, 0172 LI0F 4148
LOMO O -

'K SEXTO NFL CACUO OE,Si 1AFE DE
- BAGOM HF GO CONSTAR Gut :.o‘kﬁ ASTETLAL i
. MA(S) PUESD?:POR =
ol -
:
ﬁ ENTH ;
.% S ES{SON) AUTENTICA.S} ¢
§ SANTAFE DE em _:*--. 1 B_HAE _ﬁ}h‘l g
\,‘ x\\ w ‘_f’.‘f .; :"_"E ;-'!_'_'f ;- - ..- - .f‘ :‘
\,‘d\ / jf‘#{fm . ; . " - o \:

U I v'\‘l-.‘

"!ﬂﬂ bt S RRCINAT 2 o M

é o
L =)
WM @ =
Dr: O oihE
Ein ©OMyos v
e =
h-‘u -
=
ga E =
= =
=g H-: e
] E D KOO l:u'fo Ty ARL r.mcm.g
- BORAYA, HAGO CCNETAF nUS L
FAYOSOMA COISIRA €27 . SRIGINA

"IL\N

i os SET 2003

Er |
.- ".;_‘i- :c!-_‘_Il

-1 Rt ] <a é
B ! o i, g

.
% QU HE TENE & L L TRTA g
LI Rt i, TR

L Ll Y PP T Ty



TRADUCCION OFICIAL No. 9450

de un documento escrito en Alemin, efectuada por Luz Arriaga de
Herber, resolucién del Ministerico de Justicia 599 del 6 de
marzo 1978.-

Traduccién de los sellos y autenticaciones que aparecen en el
documento de representacién vy poder, escrito en espafiol e
i.n_glés_,_ *'por medio del cual la flr.ma Bayer CropScilence . AG,
domiciliada’ en Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO
PERDOMO,” tpa. 8313 1LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
. -CAVELIER, tpa. 832, démligil:l,ados en la Carrera- 4 !;Io. 72-35,
. Bogota4, Colbmbia.-:: Dado y firmado el 12 de febrero 2003 en

Levefkusen, Alema:ﬁa, por los seflores Dr. Axel Bader y Dr.

i -wwRalf~Ridiger Jesse.

Autenticacién en espafiol e inglés de las firmas antecedentes y

certificacié de existencia de la sociedad por el Agtario de

SO0 NITANZD 4TS (T OEL "Cincinat

Leverkusem, D,trk Helderhoff. - poToCasA Sotciv Son W Oamina. 4

. - : U U6 TEWIDD A L& VIRTA l
. }rr-'- v-«-uku\ i M-h
Fdo.: firma ilegible

" {l-us SET 2005

Lo U PR T

Sello redondo en tinta: “ .- ;:
5 PaBLY MESDEZ 'BARA.M.'. .
Dirk Heiderhoff, notario de Leverkusen  i_sgun\TuiRiof el

AUA %nutﬁ
!l:é“ TE{" OFICIA.
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Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los sefiores

1. Dr. Ralf-Rldiger Jesse, con domicilio comerclial en D-

51368, Bayerwerk, Alemania,

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

Bayerwerk, Alemania,
a quienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio
del Juzgade Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que los
mencionados sefiores estidn facultades, en su calidad de

apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein.

e Lt T s !E'r-.:-;g
Leverkusen, 12 de febrero 2003  §'7 siwciniuss AosbTAR aud La
#0TOCO NN CUINEIIE COH L

(Hilo y oblea notarial) R O AR YERID? & LA VIFTA

t LY (e ‘.'1.!;,- '-." t\\'wpm

Fdo.: firma ilegible, Notario

3.
) .":"- . .-_‘..' AR i-;"‘;.
i by S TOERSY
Costas NOTARD £\ ;,ﬁg
Art. 141, 154 KostO \
valor EUROS 3.000,-
Derechos Art. 32,45 EUROS 10, -

DE H{:‘HHEH
==y { WPRE TE OPICIAL

14



43

: 3, '
Derechos Art. 58 EUROS 10, -
Derechos Art. 150 Euros 13,-
IVA EUROS 5,28
Total EUROS 38,28

Fdo.: Heiderhoff, notario

APOSTILLA

(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pals: Replblica Federal de Alemania

Este documento piblico

2. Ha sido firmado por Dirk Helderhoff

3. Actuando en calidad de notario o Vo 82
4. Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff, r@tano éi,z__
Leverkusen . .=.
Certificado
5. en Colonia 6. E1 17 de febrero.2003

7 por el Vicepresidente del Tribunal Regional de Colonia
8. bajo el No 482/03
9. Sello

[ " Ny

- -

- 2
-3

Fdo.: firma 1! -egibl-e
Tribunal Reglonal de Colonia Caliebe 5

10. Firma

El Presidente del

a
- -y

Lans buasndldt &

ES TRADUCCION FIEL COMPLETA, de la cual se deja copia en los

archivos de estas oficinas pafa'su confrontacidén.

Bogota, 14 de marzo 2003.
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(54) Titke: OXATHIIN CARBOXAMIDE

(54) Beaeichoung: OXATHIINCARBOXAMIDE

R o

.

peer ol
G.n' z

G O

g

—= (57) Abstract: The invention relates to the novel axathiin carboxamide of formela (), wherein G', G*, G*, n, R}, R3, R?, R, RS and

Z are defired s in the description. The invention also relaies 1o several mathods for producing these substances and their use for
¢ controlling undesired microosganisms, and to novel intermedinies and their production.
o

o (57) Zusammeninssung: Neae Oxsthiincarboxamide der Formel (D), in welcher G, G, G, n, R}, R?, RS, R4, R% und Z die in
der Beschreibung angegebenen Bedeutungen haben, mehrere Verfahren zur Herstellung dieser Sioffe und deren Verwendung zor
Bekiimplung unerwiinschier Mikroorganismen, sowie neue Zwischenprodukte und deren Herstellung.
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Oxathiincarboxamide

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Oxathiincarboxamide, mehrere Verfubren zu deren
Herstellung und deren Verwendung zur Bek#mpfung von unerwiinschten Mikroorganismen.

EslstbﬂmisbehmtdusmbhmcheCmbmmdeﬁmgmdeElgemchaﬂmbeﬂlzen(vgl

~ zB. EP-A 0591699, EP-A 0545 099, DE-OS 1617 921, JP-A 2001-302605, JP-A 10-

251240, JP-A 8-176112, JP-A 53-72823 und US 3,657,449).

* So gind berens einige 6-Methyl-2,3-dihydro-1,4-axathiin-5-carboxamide bekamt geworden

Beispielbaft seien genannt N-(4'-Fluor-1,1'-biphexryl-2-yI)-6-methyl-2, 3-dihydro-1,4-oxathiin-

" 5-carboxamid und (6-Methyl(2,3-dihydro-],4-oxathiin-5-yl))-N-[2<(2-methylpropyl)phenyl]-

carboxamid aus EP-A 0 545 099, (6-Methy)(2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-y)))-N-2,4,6-trimethyl-

' phenyl)carboxamid aus DE-OS 16 17921, M-2-(1,3-Dimethylbutyliphenyl}(6-methyl(2,3di-
hydro-1,4-oxatkiiin-5-yI))carboxamid aus JP-A. 10-251240 und (6-Miefiryl(2,3-ditydro-1,4-oxa-

thiin-5-y1))-N-(2-methylphenyT)carboxaritid aus US 3,657,449, Die Wirkeamkeit dieser Stoffe
ist gut, 1asst aber m manchen Fillen, z.B. bei niedrigen Aufwandmengen zu witnschen fibrig.

. Bs wurden nun neue Oxathiincarboxamide der Formel (T)

gefunden, in welcher

G' . fir Halogen, Trifluormethyl, Diffuormethyl oder Cyclopropyl stebt,

G* und G* unsbhingig voneinsnder fir Wasserstoff oder Methyl stehen,

n  fir0,loder2stcht, _

R’, %, R’ und R* unabhéingig voneinsnder fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl
oder Methylthio stehen,

R®  fir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C-Cs-Alkylsulfinyl, C,-CeAlkylsulfonyl, C;-Ce- °

Alkoxy-C;-Coralkyl, CyCy-Cycloalkyl; C,-CsHalogenalkyl, C,-Ci-Halogenalkyl-
thio, Cy-CyHalogemalkylsulfinyl, C,-CyHalogenalbylsulfonyi, Hslogen-Cr-Ce-
alkoxy-C,-Cy-alkyl, .Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen, Formyl-Cy-Cy-alkyl, (C-Cs-Alkyl)carbonyl-Cy-Cs-alkyl, (C:-

g
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Cs-Alkoxy)carbonyl-C;-Cy-alkyl; (C;-Cs-Halogenalkyl)carbonyl-C,-Cs-alkyl, (C,-Cy-
Halogenalkoxy)carbonyl-C,-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis 7 Fluor-, Chlor- und/oder
Brometomen, (C;-Cy-Alkyl)carbonyl-Ci-Cy-halogenslkyl, (C,-Cs-Alkoxy)carbonyl-
C,-Cy-halogenalkyl mit jeweils 1 bis 6 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, (C,-Cs-
Halogenalkyl)carbonyl-C;-Cy-halogenalkyl, (C;-Cy-Halogenalkoxy)carbonyl-C;-Cs-
halogenalkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -COR‘
-CONR™R® oder -CH,NR’R'’ steht,

R*  fir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C;-Cy-Alkoxy, C;-Ce-Alkoxy-Cy-Cy-alkyl, C;-Cy
Cycloalkyl; C;-CsHalogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-C,-Cy-alkoxy-C,-

Cralkyl, C;Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder -

Bromatomen; -COR". steht;
R uhd R* unsbhiingig voneinander fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C;-Ce-Alkoxy-C-Cealkyl,

C3-C-Cycloalkyl; C,-CyHalogenalkyl, Halogen-C;-Cy-alkoxy-C;-Coalkyl, Cr-Cy- -

Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen stehen,
R” und R* suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, eirien ge-
gebenenfalls cinfuch oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder
-Cy-Alkyl substitnierten gesittigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden,

wobddaHeMucychsloderzwmnichtbmmhbaﬂeHmmmemdcr '

Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR'? enthalten lann,

R’ und R'* unabhingig voneinander fir Wasserstoff, Cy-Cg-Alkyl, Cs-Cy-Cycloalkyl; C-Cr-
Halogmalkyl Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen stehen, '

R® und R" aufierdem gemeinsam mit dem Shchtoﬁtom, an des sie gebunden sind, éinen

gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder

C,;-Cs-Alkyl substitnierten puiﬁgtm Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden, -

wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR enthalten karm,

R"_ fir Wasserstoff, Cy-Cy-Alkyl, CrCrAlkoxy, C,-Co-Alkoxy-Cr-Cealkyl, CrCy
Cycloalkyl; C\-CesHalogenalkyl, C,-Ce-Halogenalkoxy, Halogen-C;-Calkoxy-C;-
Cealkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen steht,

R®  fir Weaserstoff oder C;-Ce-Alky) steht,

z fiir 7', 22, 2% oder Z* stebt, worin
2! fir gegehenenfalls einfach bis Mnffach, gleich oder verschieden substi-

tuiertea Pheny] steht, :

76
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ﬁr-éegeba':mfﬂls cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden mib-
stituiertes Cycloalky! oder Bicycloalkyl steht,
fir unsubstituiertes Cr-Car-Alkyl .oder fir einfach oder mehrfach, gleich

 oder verschieden durch Halogen und/oder Cy-Cy-Cycloalkyl substituiertes

Cy-Cao-Alky] steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls ein-

_ fach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen und/oder Cy-Cy-
. Alkyl substituiert sein kann,

fur jeweils gegebenenfulls cinfach oder melrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen und/oder Cs-Cs-Cycloalkyl substituiertes C;-Cao-Alkemryl
oder C;-Car-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenen-
falls cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen
vnd/oder Cy-Co-Alkyl substituiert sein kunn,

R', R? und R* unabhingig voneinander fir Wesserstoff oder Fluor stehen ynd
Zde‘saheinnmmitdeohlmntoﬂitomm, an die gie gebunden sind, einen gegebe-

Weiterhin wurde gefinden, dass man Oxathiincarboxamide der Formel (I) erhilt, indern man

a)

Oxathiincarbonsiurederivate der Formel o

. (e y
G:[s " @
¢ o~ ¢’

i welcher

G', G* G’ und n die oben angegebenen Bedeutungen haben und
X'  .fir Halogen oder Hydroxy steht,

mit Anilin-Derivaten der Forme] (IIT)

RZ
Rl R
HN R o
R Z
in welcher

. R, R R, R*, R’ und Z die obén angegebenen Bedeutungen haben,

17
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b)

10

15

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Kondensationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels und gege-
benenfalls in Gegenwart cines Verdfitmmgxmittels umactzt, oder

Halogenaxathiincarboxamide der Formel (IV)

. Rz .
R! R’
. P
YryrYE o w
6> o G‘Rﬁ x
in welcher

G', G G°,n, R, R? R’ R*und R’ dic oben angegebenen Bedeutungen haben,
X*  fir Brom oder Iod steht, '

n.:it Boronsfiure-Derivaten der Formel (&)
A'-o—i?—o-A’ )
. - .
Zz
in welcher .
z die oben angegebenen Bedeutungen hat und
A' und A? jeweils filr Wasserstoff oder zusemmen fiir Tetramethylethylen stehen, -

in Gegenwart eines Katulysatars, gegebenenfalls in Gegenivart eines Saurebindemit-
tels und gegebenentfallz in Gegenwart cines Verddnmmgsmittels umsetzt, oder

Onathiincarboxamid-Boronsiure-Derivate der Forme] (VI) ~

R
. (ﬁ).,
Gi_ _S "
L
¥ o~ G R

B,
Ao ‘oA

in welcher .
G, @ G, n,R', R%, R? R*1und R® die oben angegebenen Bedeartimgen haben,
A’ und A" jeweils fix Wasserstoff oder zusammen fir Tetramethrylethylen stehen,

bl

78
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mit Pherryl-Derivaten der Foruuel (VIT)
 X=Z (VI
in welcher
z! die oben angegebenen Bedeutungen hat und

X*  fir Chlor, Brom, Iod oder Trifluormethylsulfonat steht,

in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfulls in Gegenwart eines Samrebinde-*
mittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdirmungsmittels umsetzt, oder

Halogenoxathiincarboxamide dex Formel (IV)

(0)

N
,R5 Xt
in welcher
G', G*, G, n, R’, R R*, R* umd R die oben anpegebenen Bedeutungen haben,
X*  for Brom oder lod steht, '

mit Phcnyl-Derijamn der Formel (VII)
x=7' (VID
in welcher

VA die oben'ange.gebm Bedputungen hat und
X* ' fir Chlor, Brom, Iod oder Trifluormethylsulfonat steht,

in Gegenwart cines Palladium- oder Nickel-Katalysators und in Gegenwart von
4,4,4.4'5,5,5'5'-Octamethyl-2,2"bis-1,3,2-diaxaborolan, gegebenenfalls in Gegei- °
wart eines Sturchindemittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdfinnungs-
mittels umsctzt, oder ' '
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Oxathimcarboxamide der Formel (Ia)

/2
. Rl R®
' : (ﬁ)..
. GA__S (Iz),
N r*
I /G
¢ ~o” @' -

in welcher o _ .

@', G G, n,R', R, R%, R* und R’ die oben angegebenen Bedeutungen haben,

X' . fir joweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen und/oder Cs-Ce-Cycloalkyl substitviertes Cp-Coo-Alkenyl
odez C-Cy-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil seirierseits gegebenen-
falls durch Halogen wd/oder C;-Cy-Alkyl substituiert sein kann,

gegebenenfalls in Gegé:vmt eines \_(n-dﬂ_nmmgmﬂttels und gegebenenfalls in

Hydroxyalkyloxathiincarboxamide der Formel (VII)

R
R} R®
S,

GISIE\';@RJ‘ (vVIm,

' R X

¢ To” ¢' . T
in welcher
G,G, G’ n,RLR%L RY, R‘lde’dmobmmgegebmmBedmmmmmben,
X fir gegebenenfalls zusitzlich einfach oder mehrfach, gleich oder ver-

schieden durch Halogen und/oder Cs-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cr-Coo-

; _Hydmxynlkyl steht, wobéi der Cyclonlky]tell seinerseits gepebenenfalls
durch Ha]ogm und/oder C.-C..-A]kyl substmnﬂ't sem kann,

gegebenenfalls in Gegenwart cines Ve.rditnnmgmmttels und gegebenenfalls in
Gegenwert einer Siure dehydratisiert, oder

20
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Halogenoxathiincarboxamide der Formel (IV)

.
o R . R
Gl s:g\N o

- - (V)
GIOI G' I

in welcher
G, G, G’ n, R, R%, R®, R* und R’ die oben angegebenen Bedeutungen haben,
X*  fir Brom oder Iod steht,

mit einem Alkin der Farmel (IX)
HCE"_As (Ix)l
inwelcher

A’ . fir jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen und/oder Cy-Cs-Cycloalkyl substituiertes C;-Cyy-Alkyl steht,
.wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls durch Halogen wnd/oder
C,-C-Alky] substituiert sein kamn, _ '

oder einem Alken der Formel (X)
. ]
A“ - fA' (x)l
i welcher

A5 A’und A® unabhiingig voneinander jeweils fir Wasserstoff oder gegebenen-
falls cinfach oder mehufach, gleich oder verschicden duréh Halogen
und/oder Cy-Cg-Cycloalkyl substituiertes Alkyl stehen, wobei der Cyclo-
alkylteil seinerseits gegebenenfalls durch Halogen wnd/oder C,-Cy-Alkyl
substituieit scin karm und dic Gesamtzahl der Kohlenstoffatome des
‘offenkettigen Molekillteils die Zahl 20 nicht bersteigt,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdimmmgzmittels, gegebenenfalis in Gegen-

wart eines SBurebindemittels und in Gegenwart eines oder mehrerer Katalysatoren

umsetzt, oder
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Ketone der Fonnel (XT)

(ﬁ‘)

m welcher
G', G, G, n,R, R, R', R und R’ die oben angegebenen Bedentungen haben,

AD

for Wasserstoff oder gegebenenfalls einfach oder melrfach, gleich oder

verschieden durch Halogen und/oder Cy-Ce-Cycloalkyl substituiertes C,-Cig-

Alkyl steht, .wobei der Cycloalkylteil seinersciis gegebenenfells durch
Halogen und/oder C,-C,-Alkyl substitniert sem kenn,

mit einer Phosphorverbindung der aligemeimen Formel (XII)

A" —px Can,
in welcher .
A"  fir gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
" Halogen und/oder Cy-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cy-Cys-Alkyl steht, wobei
der Cy:loalkyltzﬂ seinerscits gl:gebenenfalls durch Halogm und/oder C,-Cs-
Alkyl substituiert sein kenn,
Px  fir cine Gruppienmg P'(Ceflgs CT, -FCH) Br, P/CHs I,

-P(=0)(OCH:)s oder -P(=0)(OC;Hj); steht,

gegebenentulls in Gegenwart eines Verdinmmgsmittels umsetzt, oder

Oxathimcarboxamide der Formel (Ib)

Ii'f R
4 H

G

in welcher
G', G} G, n, R', R3 R?, R* und Z die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit Halogeniden der Formel (XII))

R¥L— X

24
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in welcher
R™ fir C;-CrAlkyl, C,-Ce-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkylsulfonyl, C,-Cy-Alkoxy-
Cr-Cralkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl; Cy-Cs-Halogenalkyl, C,-Cy-Halogenalkylthio,
Cy-CoHalogenalkylsulfinyl, C,-Ci-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C,-C,-
atkoxy-Cy-Cy-alkyl, C3-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen, Formyl-C,-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alkyl)carbomyl-
C-Cyalkyl, (Cy-Cs-Alkoxy)carbonyl-C,-Cy-alkyl; (C,-Cs-Halogenalkyl)-
carbonyl-C;-Cs-alkyl, (C;-Cs-Halogenalkoxy)carbonyl-C,-Cy-alkyl mit je-
weils 1 bis 7 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, (C;-Cy-Alkyl)carbamyl-
Cr-Cy-halogenalkyl, (Cr-Cy-Alkoxy)carbony)-Cr-Cy-halogenalkyl mit jeweils
1 bis 6 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, (C;-Cy-Halogenalkyl)carbonyl-
C1-Cy-halogenalkyl, (C;-Cy-Halogenalkoxy)carbonyl-C;-Cy-halogenalky] mit
jeweils | bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -COR’, -CONR'R"
, oder -CH,NRR"" steht, _ , '
R, R’; R', R? und R*? die oben angegebenen Bedeutungen haben,
-+ X°  fiir Chlor, Brom oder lod steht,

mGegmwm.ehlﬂ'BnémdinGegmwmmuVadmnnmgmniﬂnlsmtﬂ.

SchlieBlich wurde gefunden, dass die neusn Oxathiincarboxamide der Formel (1) sehr gute
mikrobizide Eigenschaften besitzen und zur Bekimpfung unerwiinschter Mikroorganismen
sowohl im Pflanzenschutz als ench jm Materialschutz verwendbar sind.

eine wesentlich bessere fungizide Wirksamkeit als die konstitutionell Ehnlichsten, varbe-
kannten Wirkstoffe gleicher Wirlomgerichtung. '

Die crfindingsgenififen Verbindungen- kinnen gegebenenfalls als Mischungen verschie-
dener mbglicher isomerer Formen, insbesondere von Sterecisomeren, wie z. B. E- und Z-,
threo- und erythro-, sowie optischen Isameren, gegebenenfalls aber auch van Tautomeren
vorliegen. Es werden sowohl die E- als auch die Z-Isomeren, wie auch die threo- umd

erythro-, sowie die optischen Isomeren, beliebige Mischungen dieser Isomeren, sowie die -

mbglichen tautomeren Formen beansprucht.

Die erfindungsgeméiBen Oxathiincarboxamide.gind durch die Formel (1) allgemein definiert.
Bevorzugte Restedefinitionen der vorgtehenden und nachfolgend genannten Farmeln sind im
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Folgenden angegeben. Diese Definitionen gelten fiir die Endprodukte der Formel (I) wie fiir

alie Zwischenprodukie gleichermaBen.

G'  steht bevormet fir Fluor, Chlor, Brom, Iod, Trifluormethyl, Difluormethy} oder
Cyclopropyl. ' '

G'  stcht hmm for Chlor, Brom, Iod, Trifluormethyl, Difluormethyi oder
Cyclopropyl. .

G'  stebt genz besonders bevaczuet for Trifluormethy).

G'  steht such ganz besonders bevorzuat fir Difluormethyl.

G'  stehtauch ggpghesondem hevorzugt i Cyclopropyl.

G*  stehtbevorzugt fiir Wasserstoff. -

G*  steht auch bevorzugt fitr Methyl.

G  stehibevormgt fir Wasserstoff.

‘G®  stebi auch bevorzugt filr Methyl.

G'und G mhhggg_dmm glcinhzciﬁ_g filr Wasserstoff.

steht hevorzugt 0 oder 2.
steht besonders bevorzagt fiir 0.
steht auch besonders bevorzugt fir 2.

steht bevorzugt filr \-Was._lmtoﬁ, Fhuor, Chlor oder Methyl.

steht hesonders bevorzuet fitr Wasserstoff, Fluor oder Chlor.

steht ganz besonder bevorzugt fiir Wasserstoff '

steht auch gapz besonders bevorzuet fir Fluor. .
stebt bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, iso-Propyl oder Methylthio.
steht hesonders bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, iso-Propyl oder Methylthio.
steht ganz besonders bevorzgt fitr Wasserstoff.

steht bevorzupt fir WasserstofE, Fluor, Chlor oder Methyi.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff oder Fluar.

steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff.

steht auch ganz besonders bevorzuet fitr Fluor.

steht bevarzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Methyl,

steht hesonders bevorzugt fiir Wasserstoff oder Methyl.,

steht ganz besopders bevorzuet fitr Wasserstoff.

stebt duch gan besondars bevorzugt fir Mefhyl.

R, R? R? und R* stehen iz heonders bévorzuet gleichaeitig fitr WasserstofT.

2¢f
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steht bevorzugt fir Wassersioff; C)-Cy-Alkyl, C;-C.-A]kylsulﬁnyl C)-Co-Alkylsul-
fonyl, C:-Cs-Alhwv-CrCrﬂkyl Cs-Cs-Cyrloalkyl; C:-CrHﬂosﬂnﬂkyl C-C-Ha-

logenalkylthio, C,-C,-Halogenalkylsulfinyl, Ci-C-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-

C,-Cy-alkoxy-C,-Cralkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/pder Bromatomen, Formyl-C;-Cyalkyl, (C)-C;-Alkyl)carbonyl-C;-Cs-
alkyl, (C,-Gs-Alkoxy)carbonyl-C,-Cs-alky); (C,-Cy-Helogenalkyl)carbonyl-C,-Cs-
alkyl, (C,-Cs-Halogenalkoxy)carbonyl-C,-C;-alkyl mit jeweils 1 bis 7 Fluor-, Chlor-
und/oder Broratomen, (Cy-Cy-Alkylcarbonyl-Cy-Cy-halogenalkyl, (C;-Cs-Alkoxy)-
carbonyl-C,-C;-halogenalkyl mit jeweils 1 bis 6 Fluor-, Chlar- und/oder Bromato-

. men, (C;-C;-Halogenalkyl)carbomyl-C,-Cy-halogenalkyl, (C,-C,-I-Inlogcna]lmxy)ar—

bonyl-C,-Cy-halogenalkyl mit jeweila 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
COR’, -CONR'R" oder -CH.NR'R™.
stnht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Bthyl, n- oder iso-Propyl, n-,

* i90-, sec- oder tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfiny], n- oder
- iso-Propylsulfinyl, n-, iso~, sec- oder tert-Butylsulfimyl, Meﬂ:ylnﬂfonyl, Ethylsulfo-

nyl, o~ oder iso-Propylsulfonryl, n-, iso-, sec- oder, tert-Butylsulfonyl, Methoxy-

_ methyl, Methoxyethyl, Bthoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopeatyl, Cy-

clohexyl, Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluprethyl, Diffuormethylthio, Difluar-
chlormethylthio, Triﬂuom:ethylthio, Trifluormethylsulfinyl, Trifluormethylsulfonyl,
Trifluormethoxymethyl, .

~CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CHS,, -CHz-CO-CH;CH,, -CH:-CO-CH(CH:)z-
-CH;CH-C0O-CH;, -CH,CH;-CO-CH,CHj, -CH;CH,-CO-CH(CHs),
~CHa-C(0)OCHS,, -CH;-C(0)OCH,CH;, ~CH,-C(O)OCH(CH,),,

. ~CHaCH;-C(0)OCH,, -CH,CH,-((0)OCH,CH;, -CH;CHx-C(O)YOCH(CHs),,

-CHz-CO-CFs, -CHy-CO-CCl, -CHy-CO-CH;CF;, -CH;-CO-CH;CCh,
-CH,CH;-CO-CH,CFs, -CH,CH;-CO-CH,CCl,, -CH--C(O)OCHCF;,
-CH,-C(O)OCF,CFs, -CHz-C(0)OCH,CCl,, -CH-C(0)YOOCLCCls,
-CH1CH,-C(0)OCH;CF3, -CH;CH;-C(QYOCF,CF,, -CB;CH;-C(0)OCH,CCls,
~CH;CHy-C(0)0-CCl;CCli; -COR’, -CONR'R" oder -CHNR'R”.

steht ganz_-besondem bovorzuet fir Wasserstoff; Methyl, Methoxymethyl,
-CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH;, -CH;-CO-CH,CHs, -CHy-CO-CH(CH;),
oder -COR®, .

stebt bevorzugt fir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C,-C-Alkoxy, Cy-Cy-Alkexy-C,-Cs-

alkyl, Cy-Cs-Cycloalkyl; C,-C-Halogenalkyl, C,-CHalogenalkoxy, Halogen-C,-Cs- -
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alkoxy-C,-Cyalkyl, Cy-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen, -COR. _
steht besonders bevorzpt fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, tert-

Butyl, Methoxy, Ethoxy, iso-Propoxy, tert-Butoxy, Cyclopropyl; Triffucrmethyl,

Trifluormethoxy, -COR™.
steht m_hmm firr Wumtoﬂ', -COCH;, -CHO ~COCH,0OCH,,
-COCO,CE:;. -COCO,CH;CHa.

R’ und R® stehen unabbfingig voneinander bevorzugt fir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, C;-Cs-

R” und R* bilden suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an- das sie gebunden siund,

Alknxy—C;-C,—quyl. Cy-CsCyrloalkyl; C,-Cs-Halogenalkyl, Halogen-C,-C,-alkoxy-
C,-Cy-alkyl, C3-Ce-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- umd/oder
Bromatomen_

hevorzugt cinen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C,-Cy-Alkyl substituierten gesitiipten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ring-

atomen, wobei’der Heterocyclus_ 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome

gus der Reihe Ssuerstoff, Schwefel oder NR2 enthalten kann.

de'shhmmabhhggmmdabmWﬂhWasmmﬂ' Methy]

Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder text-Butyl, Methoxymethyl, Methoxy-
“ethyl, Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifluor-
methyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Trifluormethoxymethyl.

R” und R* bilden suBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gsbunden sind,

R® und R stehen unsbhingig voneinander bevorzugt fir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, Cs-Ce- -

besonders bevorzugt einen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Fluor, Chlor, Brom oder Methyl su'bshhuerhen gesittigten Heterocyclus
zweiten Stickstoffatom durch R*? gubstituiert sein Jamn. -

Cycloalky); C,-C,-Halogenalkyl, Cs-Cs-Halogencycloalkyl mlt jeweils 1 bis 9 Fluor-
, Chlor- und/oder Bromatomen. '

R® und R™ bilden avBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatomo, an das sie gebunden sind,

bevorzugt einen gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen oder C;,-C,-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 bis 8

. Ringatomen, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Hetero-

atome aus der Reibe Sauerstoff, Schwefel oder NR'? enthalten karin.

R® und R™ stehen unabhiingig voneinander besonders bevorzgt fir Wasserstoff, Methyl,

Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxymethyl, Methoxy-
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ethyl, Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Trifluor-
methyl, Trichlormethyl, Triﬂuorcﬁ:yl, Trifluormethoxymethyl.

* R? und R bilden nuBadmgémcinmnmitdeﬁckétoﬁ'ﬂom,mdu;iegebmdmsind,

Zl
ZI

z'l

zl

besonders bevorzugt einen gegebenentfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Fluor, Chlor, Brom 'ode.r Methyl substituierten ges#ittigten Heterocyclus

~aus der Reihe Morpholin, Thlomorpholmodu'P:penzm,wo‘beldnsPrperamnm

zweiten Stickstoffatom durch R'? substituiert sein kann.

steht bevorzagt firr Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C;-Ci-Alkoxy, C;-Cy-Alkoxy-C,-C;-
alkyl, Cs-CrCycloalkyl; C;-Cr-Halogenalkyl, C,-Ce-Halogenalknxy, Halogen-C;-Cs-
alkoxy-C,-Cy-alkyl, C;-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen.

steht w fitr- Wasserstoff, Melilyl, Ethyl, n- oder 1so-Propyl m't-
Butyl, Methoxy, Ethoxy, iso-Propaxy, tert-Butoxy Cyclopropyl; Tnﬂuormcthyl.
Tnﬂuonneﬁoxy :
steht bevorzugt fir Wasserstoff oder Cl-C.-A]kyl

steht besonders hevorzugt fiir Wassershoﬂ', Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-,
iso-, sec- oder tert-Butyl.

steht bevorzugt for Z'.

smhtmgﬁrgcgebmmfaﬂsmnﬁchblsmnﬁch,glmhodamhmdm

" substituiertes Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewshlt sind.

stehtmhmgg fiir einfach mbshtmerlu Phenyl, wobei die Substituenten
aus der Liste W! ausgewahlt sind.

steht anch besondors bevarzngt fiir zweifach, gleich oder verschieden substifuiertes

Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewihlt sind.

steht anch bezondem bevormet fir dreifach, gleich oder verschieden substituiertes
Phenyl, wobei die Substitucnten aus der Liste W’ susgewithlt sind.

steht ganz besonders bevorzuet fir einfach in 4-Position substituiertes Phl:nyl
wobei die Substituenten aus der Liste W' ansgewshit gind.

steht ggnz bezonders bevorzugt fitr zweifich, gleich oder verschieden in 3,4-Position
substifuiertes Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewshlt sind.
steht ganz besonders bevorzugt fir zweifach, gleich oder verschieden in 2,4-Position
substituiertes Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W! auspewithlt gind.
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steht ganz besonders bevorzuet fiir zweifach, gleich oder verschieden in 3,5-Position
substituiertes Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewahit sind.
stebt ganz besonders bevorzugt fir dreifach, gleich oder verschieden in 2,4,6-Posi-
tion substitujertes Pheryl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewdhit
sind. .

steht fir Halogen, Cyano, Nih'c;. Amino, Hydraxy, Foz:myl, Carboxy.-C'nrbamoyl, )

Thiocarbamoyl; . ) .
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Hydroxyalkyl, Oxoalkyl, Alkoxy,
Alkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, Dialkoxyalkyl, Alkylthio, A]kylsulﬁnyl oder Alkyl-

-sulfqulnﬁtjeweilslbisSKohlmsmﬂitomm;

jeweils geradkettiges odér verzweigtes Alkenyl oder ATkenyloxy mit jeweils 2 bis 6
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkyl, Halogenalkoxy, Halogenalkyl-
thio, Halogenalkylsulfinyl oder Halogenalkylaulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Koklen-
stoffatomen und 1 bis 13 gleithen oder verschiedenen Halogenatornen; '

jeweils geradketiiges oder verzweigtes Halogenalkeny! oder Halogenalkenyloxy mit”

jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 11 gleichen oder verschiedenen Halo-
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino, Alkylcarbonyl,
Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl, Alkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbomyl,
Arylalkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyloxy mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen
in den jeweiligen Kohlenwasserstoffketten, Alkenylcarbonyl oder Alkinylcarbonyl,
mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den jeweiligen Kohlenwasserstoffketten;
Cycloalkyl oder Cycloalkyloxy mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen;

jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor,

Chlor, Oxo, Methyl, Trifluormethyl oder Ethyl substituiertes, jeweils zweifach ver-
Imipfies Alkylen mit 3 oder 4 Kohlenstoffatomeén, Oxyalkylen mit 2 oder 3

Kohlenstoffatomen oder Dioxyalkylen mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen;
i

g

, Worin
™

oder eine Gruppienmg
Q'  fir Wasserstoff, Hydroxy oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halo-
genalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen wnd 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder

" Bromatomen oder Cycloalky] rmit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht imd

2P
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Q®  fur Hydroxy, Amino, Methylamino, Phenyl, Benzyl oder fitr jeweils gegebe-

_nenfalls dwch Cyano, Hydroxy, Alkuxy, Alkylthio, Alkylamino, Dialkyl-

amino oder Phenyl substituiertes Alkyl oder Alkoxy mit I bis 4 Koblenstoff:

stomen, oder fir Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 4 Kohlen-
stoffatomen steht,

sowie jeweils gegebenenfalls im Ringteil einfach bis dreifach durch Halogen, und/

oder geradkettiges oder verzweigtes Alkyl oder Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffato--

men substituiertes Phenyl, Phenaxy, Phenylithio, Benzoyl, Benzoylethenyl, Cinna-
moyl, Heterocyclyl oder Pheitylslkyl, Phenylalkyloxy, Phenylalkylthio, oder Hetero-
cyclylalkyl, mit jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffutomen in den jeweiligen Alkylteilen.

stebt bevarzngt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i -, i, &
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Trifluormethyl, Trifluorethyl,
Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Difluorchlormethoxy, Trifluorcthoxy, jeweils
zweifach verknfipfes Difluorméthylendioxy oder Tetrafluorethylendioxy,

1

Q

. _ an"’
Q' fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder Trifluormethyl steht und
Q*  fir Hydroxy, Methaixy, Bthoxy, Propoxy oder Isopropoxy stcht.

steht auch bevorzugt fiir Z2.

steht bevorzugt fir jeweils gegebenenfalls cinfiach bis vierfach, gleich oder verschie-
den durch Halogen und/oder C;-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl odex Bicyclo-
alkyl mit jeweila 3 bis 10 Kohlenstoffistomen.

steht begonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich
oder verschieden durch Chlor und/oder Methyl substitniertes Cyclopropyl, Cyclo-
peatyl, Cyclobixy!, Cycloheptyl, Cyolooatyl, Cyologony, Bicyelo[2.2.1]hepty! oder
Bicyclo[2.2.2]ectyl. _

steht ganz besonders bevorzugt fir durch Chlor und Methyl substituiertes Cyclo-
Bl -

steht auch bevorzugt fir Z°.

steht bevormgt fitr unsubstituiertes C;-Car-Alky! oder fir einfach oder mehrfach,
gleich oder verschieden durch Fhuor, Chior, Brom, Iod und/oder C-Ce-Cycloatkyl
substituiertes C;-Cag-Alkyl steht, wobei der Cycloatkylteil seinerseits gégebenenfalls

29



10

15

20

30

WO 2004/072023 PCT/EP2004/001053

Z3
z’

N

z

-16 -

einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor, Chlor, Brom, Ind, C;-C,-
Alkyl und/oder C,-C,-Halogenalkyl substitujert sein kenm.

steht hegonders bevorzugt fitr unsubstitiniertes Cy-Cyo-Alkyl.

steht auch besonders bevorzuet fitr durch Chilor, Cyclopropyl, Dichlorcyclopropyl,
Cyelobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexy! substituiertes Cy-Cap-Alkyl.

steht auch bevorzngt fitr Z*.

steht bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder
verschieden durch Fluor, Chlor, Brom, Iod und/oder C;-C¢-Cycloalkyl m:bsﬁuﬁerws_

Cr-Cao-Alkemy] oder Cr-Cor-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gege-
benenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluar, Chlar, Brom,
Tod, C;-Co-Alkyl und/oder C;-C Halogenalkyl substituiert scin kamn.

steht besonders bevorangt fiir C;-Cyp-Alkenyl oder C;-Cyo-Alkinyl.

Z und R* stehen such bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, #n die si¢ gebunden

sind, fir eincn gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden
substituierten 5- oder 6-gliedrigen carbocyclischen oder heterocyclischen Ring.

Zde‘ﬂnhmathmmmtdeoh]mﬂoﬁnﬁmm,mdm

gie gebunden sind, fiir ¢ gegebenenfalls einfach, zweifach oder dreifach durch
Methyl substituierten 5- oder 6-gliedrigen carbocyclischen Ring.

Bcvom:gt sind solche Verbindungen der Formel (I), in welcher alle Reste ]cwe:l'ls d:e oben
gmm’wn bevormgm Bedeutungen haben,

Besonders bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (), in welcher nl]eResteJewei]s
d:eobengmmﬂenbesondeubmmgtmmdeuhmgmhnbm

Bevorzugt sind auBerdem Verbindungen der Formel (Ic)

g R
- R‘ (Ic)'

-l
Iz

in welcher
G', G} G°, n, R}, R; R, R* und Z' die oben angegebenen Bedeutungen haben.

J0
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Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ic), in welcher G' fiir Trifluormethryl
steht. .

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ic), in welcher G' fiir Diftuormethyl
steht '

Besonders bevorzgt sind Verbindungen der Formel (Ic), in welcher R', R?, R® md R’
jeweils fir Wasserstoff stehen.

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ic), in welcher n fitr 0 steht.

Bevorzugt sind auBerdem Verbindungen der Formel (Id)
R?
@ R i
A5, . - .ad,
peeas
G~ o7 @' z 2
in welcher

G', G, G* n, R, R% R®, R* und 72 die oben angegebénen Bedeutungen haben.

: BuwmdnsbewmngtﬁmiYﬂbmﬁn@m1¢rFuumqOHLhmwdder'ﬂkTﬁﬂmnmmhﬂ

steht.

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Id), in welcher G* fir Difluormethyl
Btﬁht. .

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), in welcher R!, R? R’ und R*
jeweils fir Wasserstoff stehen. _

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Id), in welcher n fiir 0 steht.

" Bevorzgt sind auBerdem Verbindungen der Formel (Ic)

RZ
R! R

(ﬂ)..
3
pee ol
1 z '
G (o) G
in welcher

G', G* G°,n, R, %, R, R* und Z* die oben angegebenen Bedeutungen haben.
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Besoriders bev}orzugt sind Verbindungen der Formel (Ic), in welcher G' fitr Trifluormethy!
steht. :

Besonders bevorzugt sind Ve.rbmdlmgen der Formel (Ie), in welcher G' for Dxﬂuo:mthyl
sm .

Besonders bevorzugt sind Vexbindungen der Formel (Te), in welcher R', B2 R wnd R*
jeweils fiir Wasserstoff stéhen.

Besonders bevorzugt sind Verbindingen der Formel (Ie), in welcher n fiir 0 steht.

_ Bevorzugt sind auBerd.m Verbindungen der Formel (If)

. Rz
R} R
: (ﬁ)'n ‘ (- b
¢ S N R . ).
| Ho s _

G o~ 6’ '
in welcher
@, G, &, n, R, R, R, R mnd Z* die oben angegebenen Bedeutmgen haben.

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1f), in welcher G* fir Triffuormethyl
Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (If), in welcher-G' fir Difluormethyl

steht. ' .

Begonders bevorzugt sind Verbindmgen der Formel (If), in welcher R', R% R® und R*

jeweils fiir Wassexstoff stehen. - {0

. andmbevm:gtmndebmdmgmderFormel(ﬂ),mwelchcrnﬁnOmhL

Bevorzugt amd auBerdem Vcrbmdmgen der Formel (Ig)

ﬁq‘ (Ig)l
. R5-1

G
in welcher
G', G% G* o, R, R% R R*, R*' und Z die oben angegebenen Bedeytmgen haben.
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steht bevorzugt fir .C,-Cs-Alkyl, C;-Cs-Alkylsulfinyl, C,-Cs-Alkylsulfonyl, C;-Cy-
Alkoxy-C,-Cy-alkyl, Cs-Ce-Cycloalkyl; C,-Ci-Halogenalkyl, C,-Cy-Halogenalkyl-
thio, C,-C,-Halogenalkylsulfinyl, C;-Cy-Halogenslkylsulfonyl, Halogen-C,-Cs-alk-
qxy-C,-Cy-alkyl, C;-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/
oder Bromatomen, Formyl-Cy-Cy-alkyl, (C,-Cs-AlkyDcarbonyl-C,-Cs-alkyl,"(C-Cy-
Alkoxy)carbonyl-C,-Cs-alkyl; (C,-Cs-Halogenalkyl)carbonyl-C,-Cs-alkyl, (Ci-Cy-
Halogenalkoxy)carbonyl-C)-C,-alkyl mit jeweils 1 bis 7 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen, (C,-C-Alkyl)carbonyl-C,-C;-halogenalkyl, (C,-Cs-Alkoxy)carbonyl-
C,-C;-hilogenalkyl mit jeweils 1 bis 6 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, (C,-Cs-

 Halogenalkyloarbonyl-C;-Cy-halogenalkyl, (C,-Cy-Halogenalkuxy)carbonyl-Cr-Cs-

halogenalkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -CORS,
-CONRR" oder -CH,NR’R".
steht begonders bevorzugt fitr Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, isc;-, sec- oder-

" tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder iso-Propylsulfi-

nyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder iso-
Propylsulfomyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butylsulfonyl, Methoxymetbyl, Methaxyethy],
Ethoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifluormethyl,
Trichlormethyl, Trifluorethyl, Difluormethylthio, Difluorchlormethyithio, Trifluor-
methylthio, Trifluormethylsulfiny], Trifluormethylsulfonyl, Trifluormethoxymethyl,

-CH,-CHO, -CH;CH,-CHO, -CHy-CO-CHj, -CHy-CO-CH;CH, -CH,-CO-CH(CHy),,

. ~CH,CH,~-CO-CHs, -CH,CH;-CO-CH,CHj, -CH2CH;-CO-CH(CH),,

-CHz-C(O)OCH,, -CH;-C(0)OCH;CHj, ~CH,-C(O)OCH(CH;),,
-CH,CH,-C(0)OCH,, -CH;CB;-C(O)OCH;CH;, -CH;CHz-C(0)OCH(CHs)z,
~CH;z-CO-CF,, ~CHy-CO-CCl,, -CH,-CO-CH,CFs, -CH-CO-CH,CCls,
-CH,;CH;-CO-CH;CFs, -CH;CH;-CO-CH;CCls, -CH-C(OYOCH,CF;,
-CH;C(O)OCF;CFs, -CHz-C(OYOCH;CCl, -CH,-C(0)OCCLCC,
-CH,CH;-C(0)YOCH;CF;, -CH;CH;-C(Q)OCF,CF;, CH,CH-C(O)OCH,CCl,,
~CH,CH,-C(0)0-CCLCCl,; -COR’, -CONR'R" oder -CH,NR'R ™.

steht ganz besopders bovorzugt fir Methyl, Methoxymethyl, -CHCHO,
-CH;CH,-CHO, -CH-CO-CH,, -CH;yCO-CH;CH;, -CH,CO-CH(CH,). oder
-CORS. °

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ig), in welcher G' fir Trifluormethyl

steht.

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ig), in welcher G' fitr Diffuormethyl
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Besonders bevorzugt sind Verbindumgen der Formel (Ig), in welcher R, R2, R wnd R*
jeweils fitr Wasserstoff stchen.
Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (Ig), in welcher n fiir 0 steht.

Geslittigte oder ungesaitigte l;{ohlmwassastof&esu wie Alkyl oder Alkemyl kﬁnnen, auch in
Verbindung mit Hetm:atomm wie z.B. in Alkoxy, soweit mﬁghch. jeweils geradkettig oder

verzweigt scin.

Die Definition C,-Cyo-Alkyl umfasst den groBten hierin definierten Bereich filr einen

) Alkylrest. Im Binzelnen umifasst diese Defmition die Bedeuhmgen Methyl,-Ethyl, n-, iso-

Propyl, n-, iso-, sec-, tert-Butyl, sowie jeweils alle jsdmeren Pentyle, - Hexyle, Heptyle,
Octyle, Nonyle, Decyle, Undetyle, Dodecyle, Tridecyle, Tetradecyle, Pentadecyle,
Hexadecyle, Beptadecyle, Octadecyle, Nonadecyle und Eicosyle. '

Die Definition Cy-Cpo-Alkenyl umfasst den grdSten hierin definicrten Bereich fitr einen
Alkenylrest Im Binzelnen umfasst dicse Definition die Bedeutungen Etheny, n-, iso-Prope-

nyl, n-, iso-, sec-, tert-Butenyl, sowie jeweils alle isomeren Pentenyle, Hexenyle, Heptenyle,
Octenyle, Nonenyle, Decmylc, Undeeenyle, Dodecenyle, Tridecenyle, Tetndeemyle,

_ Pentadecenyle, Hexadecmyle. Heptadecenyle, Octadecenyle, Nonadecenyle und Eicosenyle:

Die Definition C-Cy-Alkiny] umfasst den groBten hierin definierten Bereich fir einen
Alkinylrest. Im Binzéhnen umfasst diese Definition dic Bedeutungen Ethinyl, n-, iso-Propi-
nyl, n-, iso-, sec-, tert-Butinyl, sowie jeweils alle isomeren Pentinyle, Hexinyle, Heptinyle,
Octinyle, Nominyle, Decinyle, Undecinyle, Dodecinyle, Tridecinyle, Tetradecinyle,
Pentadecinyle, Hexadecinyle, Heptadecinyle, Octadecinyle, Nonadecinyle und Eioosinyle. *

Gegebenenfalls substituierte Reste kdnnen einfach oder mehrfach substituiert sein, wobei
bei Mehrfachsubstifutionen die Substituenten gleich oder verschieden sein kinnen.

Durch Halogen substituierte Reste, wie z.B. Halogenalkyl, sind einfach oder mehrfach halo-
geniert. Bei mehrfacher Halogenienmg kinnen die Halogenatome gleich oder verschieden
sein. Halogen steht dabei filr Fluor, Chlor, Brom und Iod, insbesondere fir Fluor, Chlor und

Brom.

Die oben aufgefiihrten allgememen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten Restedefinitio-
nen bzw. Erliuterungen kénnen zwischen den jeweiligen Bereichen und Vorzugsbereichen

3¢/
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beliebig kombiniert werden. Sie gelten fir die Endprodukte sowie fir die Vor- und

Zwischenprodukte entsprechend.

Erliuterunpen der Verfahren und Zwischenprodukte:

Verfah;en (2) _
Veawendet man 6-Trifluormethryl-2,3-dihrydro-1,4-oxathiin-5-carbonsiurechlorid und 4'-

" Chlar-2'-flucr-1,1"-biphenyl-2-min als Ansgangsstoffe, 80 kann der Verlsuf des erfindungs-
gemiiBen Verfahrens (a) durch das folgende Formelschema veranschanlicht werden.

K H,N- | s-ﬁx,;'

Die zur Durchfithrung des e:ﬁndmgsgmﬂBm-Vu-fahrms (a) als Ausgangssioffe bmﬂﬁghm-
Oxathiincarbonsiure-Derivate sind durch dic Formel () allgemein definiert. In dieser
Formel (IT) haben G', G*, G* md n bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders be-
vorzugt dicjenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der

. erfmdungsgemifien Verbindthgen der Formel (1) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw.

ganz besonders bevorzugt fir G, G%, G* und n angegeben wurden. X! steht bevorzugt fir
Chior oder Hydroxy. )

Die Alisgangsstoffe der Forme] (II) sind groBtenteils bekannt und/oder kénnen nach be-
karmten Verfahren hergestellt werden (vgl. Hen'guk Nonghwa Hakhoei:him_ig,_ 191-

196). Neue Verbindungen der Formel (II) sowie Verfahren zu deren Herstellung sind dem .

Herstellungabeispiclen zu entnehmen.

Verbindungen der Formel (II), in welcher n filr 1 oder 2 sicht, werden sus den entspre-
chenden Verbindungen, in welchen n fir 0 steht, durch fbliche Methoden der Oxidation
erhalten, beispielsweise durch Umsetzmg mit Wasserstoffperoxid (B;0;) in Gegenwart von
Ameisensiure und einem Verdimnunggmittel (zB. 4-Methyl-2-pentanon). Der Grad der
Oxidation Jasst sich jeweils durch die Reaktionsbedingungen stevern.

Auf die gleiche Weise ist es auch mBglich, Verbindungen der Formel (1), in welcher n fir 0

35
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steht, zu oxidieren und 5o Verbindungen der Formél (I) zu erhalten, in welcher n fir 1 oder
2 steht Der Grad der Oxidation 1&sst sich jeweils durch die-Rcakﬁunshedingmgm steuermn

) Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemifen Verfahrens () weiterhin als Ausgangsstoffe
5 benStigten Anilin-Dexivate sind durch die Pormel () aligemein definiert. In dieser Formel
() kaben R', R?, R’, R', R md Z bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders
. bevorzugt dicjenigen Bedeutungen, die bersits im Zusammenhang mit der Beschreibung der
exfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw.
ganz besonders bevarzugt filr diese Reste angegeben wurden.
10 _ ' _
Die Ausgangastoffe der Formel () sind groftenteils bekannt und/oder kdnnen nach be-
kannten Verfahren hergestellt werden (vgl. zB. Bull. Korean Chem. Soc. 2000, 21, 165-166; -
Chem. Pharm. Bull. 199, 40, 240-244; Heterocycles 1989, 29, 1013-1016; J. Med. Chem.
1996, 39, 892-903; Synthesis 1995, 713-16; Synth. Cormmnun. 1994, 24, 267-272; Synthesis
15 1994, 142-144; DE-A 27 27 416; BP-A 0824 099; WO 93/11117, EP-A 0 545 099, EP-A
0 589 301, EP-A 0 589 313 und WO 02/38542).

Es ist auch mbglich, zanAchst Anilin-Derivate der Formel (T, in welcher R® fir Wasserstoff
steht, herzugtelien und die so erhaltenen Verbindungen anschlieBend nach fiblichen Methoden
20 zu derivatisieren [zB. snalog zum erfindungsgemiBen Verfahren (i)].

Neue Verbindungen der Formel (1T sowie Verfahren m deren Herstellang sind den Herstel-
lungsbeispielen zn entnehmen. ; ( "

25 Verfahrea (b)
Verwendet man N-(2-Bromphenyl)-6-trifinormethyl-2,3-dikrydro-1,4-oxathiin-5-carboxamid
" und 4-Chlor-2-fluorphenylboronsiure als Ansgangsstoffe sowie einen Katalysator, so kann
der Verlauf des erfmdungegemiifien Verfahrens (b) durch das folgende Formelschema versn-
schaulicht werden.

HO..__OH
B .
- <A
o A OO
- H ) Katalysator . F
; o CF, Br ——— (8 CF, O
Cl )
_ Cl
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Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe benbtigten

Halogenoxathiincarboxamide sind durch die Forme] (IV) allgemein definiert. In dieser

Formel (IV) haben G*, G*, G*, n, R, R?, R?, R* und R? bevorzugt, besonders bevorzugt bzw.

ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der

5 Beschreibung der erfindungsgemiBen Verbindungen der Formel (1) als bevorzugt, besonders

" bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt filr diese Keste bzw. diesen Index angegeben wr-
den. X? stcht fiir Brom oder Tod.

_ Die Halogenoxathiincarboxamide dec Formel (IV) sind noch nicht bekamnt. Sie sind ls nene
10 chemische Verbindungen chenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung. Sic werden
erhalten, indem man ]

)] Oxathiincarbonssure-Derivate der Formel (I
DG G
¢ o7 @'
15 in welcher
G', G*, G’ und n die oben angegebenen Bedeutungen haben und

X'  foir Halogen oder Hydroxy steht,

mit Halogenanilinen der Formel (XIV),

R2
R R
eav)
HN R’
20 LI

in welcher
R, R? R®, R* R® und X? die oben angegebenen Bedeuhmgen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart cines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart
25 Kondensationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart cines Saurebindemittels und
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdimmmegsmitiels, umsetzt
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Verfahren (j) .

Verwendet man 6-Trifluormethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbansaurechlorid wnd 2-
Bromanilin als Ausgangsstoffe, so kann der Verlauf des erfindungsgemiifen Verfahrens ()
durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden.

S c\.c‘ . . S C.
I + ———— N
- H,N I H Br
0~ "CF, z L 0" “CcF, -

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (j) als Ansgangsstoffe benbtigten
Oxathiincarbonsfiure-Halogide der Formel (II) sind bereits weiter oben im Zusammenhang
mit dem erfindungsgemffien Verfahren (a) beschricben worden.

Die zur Durchfthrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (j) weiterhin als Ausgangsstoffe
bendtigten Halogenaniline sind durch dic Formel (XIV) allgemein definiert, In dieser
Formel (XIV) haben R', R?, R, R*, R® und X? bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz

- besonders bevorzugt diejenipen Bedeutungen, die bereits im Zusarmmenhang mit der Be-

schreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (), bzw. dic Vorprodukte der
Formel (III) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. genz besonders bevorzugt fiir diese
Reste angegeben wurden. )

Die Halogenaniline der Formel (XIV) sind handelsibliche Synthescchemikalien oder
kdnnen nach bekannten Verfahren erhalten werden, Im Fall, dass R® nicht fiir Wasserstoff
steht, Jarm der Rest R® auf der Stufe der Verbindungen der Formel (XIV) durch tibliche
Derivatisienmgsmethoden eingefiihrt werden. Es ist auch mdglich, zumachst Verbindungen
der Formel (IV), in denen R’ fiir Wasserstoff steht, herzustellen und die erhaltenen Produkte
anschlieBend durch fibliche Methoden zu derivatisieren [vgl. das erfindungsgemaBe Verfah-

ten (i)].

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemiien Veriahrens (b) weiterhin als Ausgangsstoffe
benbtigten Boronsiure-Derivate sind durch die Formel (V) allgemein definiert. In dieser
Formel (V) bat Z! bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejeni-
gen Bedeuhmgen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgema-
Ben Verbindungen der Formel (1) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders
bevorzugt fir Z' angegeben wurden. A' und A? stehen jeweils fir Wasserstoff oder

(1 - ﬁh' Tmcthy‘ethy‘.

Bl
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Die Boronsaure-Derivate der Formel (V) sind bekannt und/oder lassen sich nach bekannten
Verfalren herstelien (vgl. zB. WO 01/90084 und US 5,633,218).

Verfahren c)
Verwendet man 2-{[6-(Trifluormethyl)-2,3-dilrydro-1,4-oxathiin-5-ylJcarbonylamino} phemryl-
boronsfure und 1-Brom-4-chlor-2-fluorbenzol als Ansgangsstoffe sowic einen Katalysator, so
kann der Verlauf des erfindungsgemiBen Verfahrens (c) durch das folgende Formelscherma
veranschaulicht werden. '

Seas &y EIE;

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (c) als Ausgangsstoffe benitigten

Oxathiincarboxamid-Boronsiure-Derivate sind durch die Formél (VI) allgemein definiert. In

dieser Formel (VI) hsben G', G*, G*, n, R', R?, R’, R* und R’ bevorzugt,” besonders
bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zu-
gammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (1) als
bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir diese Reste bzw. diesen
Index angegeben wurden. A’ und A* stehen jeweils fir Wasserstoff oder zusammen fiir
Tetramethylethylen.

| Die Oxathiincarboxanrid-Boronsiiure-Derivate der Formel (VI) sind noch nicht bekamnt. Sie

sind neue chemische Verbindungen und ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung.
Sie werden erhalten, indem man

k) ein Oxathiincarbonsiurederivat der Forme] (II)

(e
S

in weloher |
G', G, G* und n die oben angegebenen Bedeutungen haben und
X'  fir Halogen oder Hydroxy steht,

39
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mit einem Anilinboronsfurederivat der Formel (XV)

R
R! R
HN R*
Lo &xv)
A’-o’B‘o-A‘
in welcher

R, R:L, R, RY RS, A® und A* die oben angegebenen Bedeutimgen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart cines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Kondensationsmittels, gegebenentalls in Gegenwart cines _Sim'ebindnnithcls uvnd
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinmungsmittels, umsetzt.

Verfabren (k)
Verwendet man 6—Tnﬂummetbyl-2,3-d1hydro-1 4-oxathiin-5-carbonsaurechlorid und 2-
Aminophenylboronsiiure als Ausgangsstoffe, so kann der Verlauf des erfindimgsgemiien
Verfehrens (k) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden.

(Ic“‘“ J@—+ O @

/B\

CFy HO

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (k) als Ausgengsstoffe benStigten
Onathiincarbonsiurederivate der Formel (I) sind bereits weiter oben im Zusammenhang mit
dem aﬁndlmgs_gemlﬁcn Verfahren (a) beschricben worden.

Die weiterhin zar Durchfihrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (k) als Ansgangsstoffe
bendtigten Am'linborpnsnmedm%vate sind durch die Formel (XV) allgemein definiest. In
dieser Formel (XV) haben' R, R?, R®, R* und R* bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz
besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhsng mit der Be-
schreibung der erfindungsgemiBen Verbindungen der Formel (I) als bevorzugt, besonders
bevarzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir diese Reste angegeben wurden. A und A*
stehen jeweils fiir Wasserstoff oder gemeinsam fitr Tetramethylethylen.

Die Anilinboronsurederivate der Formel (XV) smd belmmte Synthesechemikelien oder
kiénnen nach bekannten Verfalwen erhalten werden. Im Fall dasu RS nicht fir Wasserstoff

&0
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steht, kann der Rest R’ auf der Stufe der Verbindungen der Formel (XV) durch fibliche
Derivatisiermnggmethoden eingefithrt werden. Es ist auch moglich, zunachst Verbindungen
der Formel (VI), in denen R® fiir Wasserstoff steht, herzustellen und die erhaltenen Produkte
anschlieBend durch tibliche Methoden zu derivatisicren [vel. das erfindungsgemaBe Verfah-

ren (3)). o

Die zur Durchfiihnng des erfindungsgemiiBen Verfahrens (¢) weiterhin als Ausgangsstoffe
bendtigten Phenyl-Derivate sind durch die Formel (VII) allgemein definiert. In dieser
Formel (VII) hat Z' bevarzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt dicjeni-

" gen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemi-

BenVubindmgmderFonml@alsbwmuﬁgg_bqsoqdmbemgtbzw.gmzbumdm
bevorzugt fiir Z' angegeben wurden. X® steht fiir Chlor, Brom, Jod oder Trifluormethy)-
sulfonat '

Die Phenyl-Derivate der Formel (VII) sind bekannte Synthesechemikalien.

Verfahren d)

Verwendet man N<(2-Bromphenyl)-6-trifiuormethyl-2, 3-diltydro-1,4-oxathiin-5-carboxamid
und 1-Brooe-4-chlor-2-fluorbenzol als Ausgangsstoffe sowie cinen Katalysator und
4,4.4'4'5,5,5',5'-Octamethyl-2,2 bis-1,3,2-dioxaborolan; 5o kaom der Verleuf des erfin-
dungsgemaBen Verfahrens (d) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden.

P

Die zux Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfabrens (d) als Ausgangestoffe bendtigten
Halogenoxathiincarboxamide der Formel (IV), sowie die Phenyl-Derivate der Formel (VID)
sind bereits weiter oben im Zugsmmenhang mit den erfindingsgemiifien Verfahren (b) und
(c) bescliricben worden. )

Das weiterhin zur Durchfihnmg des erfindungsgemifien Verfahrens (d) bendtigte
4,4,4'4'5,5,5 5'-Octamethyl-2,2"bis-1,3,2-dioxsborolan ist eine handelsibliche Synthese-
chemikalie.

7
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Verfahren e)

Hydriert msn beispielsweiss N-[2-(1,3-Dimethylbut-1-enyl)phenylJ[6-(trifluormethyl)(2,3-
dﬂ:ydm-l JA-oxathiin-5-yl)jcarboxamid, so kann der Verlauf des erfindungsgemiiBen
Verﬁlms (e)dmnhdasfo]gendaFormclschmn veranschaulicht werden.

(f%——» EI&%

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemfBen Verfahrens (¢) als Ausgangsstoffe bendtigten

Oxathiincarboxamide sind durch diec Formel (Iz) allgemein deﬁmert. In dieser Formel (Ia)
baben G', G*, G°, n, R', R? R® und R* bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders

. bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibumg der

aﬁndl.mgsgmﬂﬂm Verbindungen der Formel (1) als bevmzugt, besonders bevorzugt bzw.
ganzbesondusbevmgtﬂlr&esekestebzw dwsanlndmungcgebenwmdm

X'  steht bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder
verschieden durch Fiuor, Chlor, Brom, Jod und/oder C;-C¢-Cycloalkyl substituiertes
Cy-Cao-Alkeny oder Ca-Car-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gege-
benenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor, Chlor, Brom,
Tod, C,-Cs-Alky! und/oder C,-C,-Halogenalkyl substituiert sein karm.

X'  stcht besonders bevarmgt fitr C,-Cag-Alkenyl oder Cy-Cpo-Alkinyl.

Die Verbindungen der Forrel (Ia) sind erfindungsgemife Verbindungen und kinnen nach
den Verfaliren (a), (), (g) oder (k) hergestellt werden. p

Verfahren (f) .

Dehydratisiert man  beispielsweise N-[2-(1-Hydroxy-1,3-dimethylbutyf)phexryl]{6-(trifluor-
methyl)(2,3-diydro-1,4-oxathfin-5-yl)Jcarboxarmid, so kerm der Verlauf des erfindingsgemiiBen
Yerfalwens (f) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden.

- /l
S N N
N
EI H OH _—Hz‘g?"' [l H :
0~ CF, 07 eF, .

N

& 2.
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Die 2ur Durchfiihrung des erfmdungsgemiBen Verfahrens (f) als Ausgangsstoffe bendtigten
Hydroxyalkyloxathiincarboxamide sind durch die Formel (VII) allgemein definiert. In
dieser Formel (VI baben G', G*, G*, n, R', R? R’, R* und R® bevorzugt, besonders
bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzmgt diejenigen Bedeutmgen, die bereits im Zi-
sammenhang it der Beschreibung der erfindimgsgemfiBen Verbindungen der Formel (f) als
bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besanders bevorzugt fiir diese Reste bzw. dicsen
Index angegeben wurdcn

- X*  steht bevorzugt fir gegebenenfalls zusiitslich einfach bis vierfach, gleich oder
' verschieden durch Chlor, Fluor, Brom und/oder Cy-Cs-Cycloalkyl sibstituiertes Cy-
Cir Hydroxyalkyl, wobei der Cyoloalkylteil scincrseits gegebenenfalls durch

Halogen und/oder C;-Cy-Alkyl substituiert sein kann.

X*  steht besonders bevorzuet fitr gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Cyclopropyl, Difluarcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl
und/oder Cyclohexyl substitujertes, jeweils gmd_httigea oder verzweigtes, jeweils

_ &n beliebiger Stelle verimfipftes Hydroxyethyl, Hydroxypropyl, Hydraxybutyl,
Hydroxypentyl, Hydroxyhexyl, Hydroxyheptyl, Hydroxyoctyl, Hydroxynomyl oder
Hydroxydecyl. )

Die Verbindungen der Formel (VII) sind noch nicht bekennt und als neue Verbindungen
ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung. '

Es wurde auci: gefunden, dass die Hydroxyalkylpyrazolylcarboxamide der Formel (VIID)
schr gute mikrobizide Bigenschaften besitzen und zur Bekimpfing unerwilnschter Mikroor-
ganismen sowohl im Pflanzenschutz als auch im Materialschutz eingesett werden knnen.
Die Hydroxyalkylpyrazolylcarboxamide der Formel (VIII) werden erhalten, indem man

)] Oxathiincarbonshurederivete der Formel (11))

(0),
G2 g '
X J\j &
G o” @' .

in welcher
G, G, G’ und n die oben aggegebenen Bedeutungen haben und

X' furHalogen oder Hydroxy steht,
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mit einem Hydroxyalkylanilinderivat der Formel (XVT)

R?
R'1 : R
HN™ Rt &V
R® X

in welcher
R, R:L R, RY, R® und X° die oben angegebenen Bedeutmgen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart cines
Kondensstiongmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Sfurebindemittels und
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinmungsmntiels, umsetzt.

Verfahren )
Verwendet man be:sp:e.lswme 6-Tnﬂuormcthy]-2 3-dihydro-1 4-oxathim-5-carbonsiure-

chlorid und 2(2-Aminopheuyl)-2-heptanol als Ausgangsstoffe, 50 kann der Verlauf des

erfindungsgemiiBen Verfalwens® (I) durch das folgende Formelschema versnschaulicht
werden:

S C\Cl
R e
0~ “CF, ..

OH .
Die zir Durchftilirarg des erfincungsgemiiBen Verfahrens (1) als Ausgangsstoffe benbtigten
Oxathiincarbonsfiurederivate der Formel (IT) sind bereits weiter oben im Zusammenhang mit

OH

_ dem erfindungsgemiBen Verfahren (2) beschrieben worden.

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemiifen Verfahrens (1) als Ansgangastoffe weiterhin be-
ndtigten Hydroxyalkylanilinderivate sind durch die Formel (XVI) allgemein definiert. In dieser
Formel (XVI) heben R’, R, R, RY, R’ und X* bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz
besonders bevorzugt diejenigen Bedeutumgen, die bereits im Zussmmenhang mit der Beschrei-
bung der erfindungsgemBen Verbindungen der Formeln (I) bzw. (VI) als’ bevoragt,
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt filr diese Reste angegeben wurden.

DleHydmxyaﬂgrhnﬂmdmtedﬂ'le(XVDandbehmtundlodukﬂmmmch
belmmthe&mdmethahmwetdm(vgl zj3 USB917,5920&&EP—A0824099) Im Fall,

4
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dass R’ nicht fir Wasserstoff steht, kann der Rest R auf der Stufe der Verbindungen der
Formel (XVI) -durch fibliche Derivatisierungsmethoden eingefibrt werden, Bs ist auch
mbglich, zmichst Verbindungen der Formel (VII), in dencn R® fir Wasserstoff steht,

herzustellen und die chaltenen Produkte anschlieBend durch fibliche Methoden zu

derivatisieren [vgl. das erfindungsgemii8e Verfahren (i)].

Verfahren (g)
Verwendet man beispielsweise N-(2-Bromphenyl)-6-triffuormettryl-2,3-dibydro-1,4-oxathi-
in-5-carboxamid und 1-Hexin als Ausgangsstoffe sowie Katalysator, 80 kaon der Ver-

" lauf des erfindungsgemiiBen Verfahrens (g) durch das folgende Formelschema veranschau-

licht werden. . i
AT g

E ) H Br ° - =HBr [ | ﬁ .
(@] CFS - . 0 -CFS II

Die zur Durchfithrnung des erﬁndumgsgunlﬂmV:r&hrms(g)ahAnsMﬂ'ebmﬁﬁgtm
Halogenoxathiincarboxanride der Formel (IV) sind bereits weiter oben im Zusammenhang
mit dem erfindimgzgemiBen Verfahrens (c) beschrieben worden

Die zur Durchfthrung des erﬁndtmgsguniﬂcn-\’erfa.hrms (g) weiterhin als Ausgangsstoffe
bendtigten Alkine sind durch die Formel (IX) allgemein definiert.

A? steht bevarzugt fir gegebenenfalls cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden

durch Fluor, Chlor, Brom und/oder Cy-Cs-Cycloalkyl substituiertes Cr-Cio-Alkyl,

wobei der Cycloalkylteil scinerseits gegebenenfills durch Halogen und/oder C;-Co-
Alkyl substitniert sein kann.

A*  steht besonders bevorzupt for gegebenenfulls einfach bis vierfach, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Cyclopropyl, Difluarcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl
und/oder Cyclohexy] substituiertes, jeweils geradkettiges oder verzweigtes, jeweils
an beliebiger Stelle verknOpftes Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl, Hexyl, Heptyl oder

- Octyl. '

Die Alkine der Formel (VI) sind bekannte Synthesechemilalien.

oy
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Die zur Durchfithrung des aﬁndimgsgemlﬂm Verfahrens (g) weiterkin alternativ als Aus-
gangsstoffe bendtigten Alkene sind durch die Formei (X) allgemein deffmiert.

A% A" und A" stehen unabhingig voneinander bevorzugt jeweils fiir Wasserstoff oder gege-
benenfalls cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor, Chior, Brom
und/oder Cy-Cs-Cycloalky] substituiertes Alkyl, wabei der Cycloalkyteil seinerseits
gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-C,-Alky] substituiert sein karm und die
Gesamizshl der Kohlenstoffatome des offenkettigen Molekflteils die Zahl 12 nicht

AS, A7 und A® gtehen umabhiingig voneinander besonders bevorzugt jeweils filr Wasserstoff
oder gegebenenfalls enfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor,
Cyclopropyl, Difluorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl und/ oder Cyclohexyl
substituiertes, jeweils geradkettiges oder verzweigtes, joweils an beliebiger Stelle
verin{ipftes Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl, Hexyl, Heptyl oder Octyl, wobei die
Gesamtzshi der Kohlenstoffatome des offenkettigen Molekilteils die Zahl 12 nicht
fibersteigt.

Die Alkene der Formel (VII) sind bekaxmte Synthesechemikalien.

Verfahren (h)

Verwendet man N—(Z-Acelylphmyl)[s-(mﬂuormeﬂlyl)(z,S-dﬂ:ydro-l 4—oxaﬂnm-5-y1)]-.

carboxamid vnd Butyl(tnphmyl)—phoq:hnmmn—m&d als Ausgangsstoffe, so kanm der Verlanf
des erfindungsgemafien Verfahrens (h) durch das folgende Formelschema vmsuhauhcht

s + ./\/\I L
[ N K 1~Céls - P-OXCeHg)
0" cF, © CH, -H

Die zur Durchfihnmg des erfindungsgemifien Verfabrens (h) als Ansgangsstoffe bendtigten
Ketone sirid durch die Forms] (XI) allgemein definiert. In dieser Formel haben G, G*, G, n,
R, R% B3, R* und R’ bevormgpt, besonders bevorzngt bzw. ganz besonders bevorzugt diejeni-
gen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgerniiien
Veabindungen der Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzngt bzw. ganz besonders
bevarzgt fiir dicse Reste bzw. diesen Index angegeben wurden.

7
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steht bevorzupt fir gegebenenfalls einfach bis viérfanh, gleich. oder verschieden

- durch Fluor, Chlor, Brom und/oder Cy-Cs-Cycloalkyl substituiertes Ca-Cio-Alkyl,
wobei de.r Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-Cy-

Alkyl substituiert sein lamm.
steht besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Cyclopropyl, Difluorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl
und/oder Cyclohexyl substitujertes, jeweils geradkettiges oder verzweigtes, jeweils
an belicbiger Stelle verkufipfies Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl, Hexyl, Heptyl oder
Octyl. '

Verbindurigen ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung. Sie werden erbalten,
indem man

m)

Oxsathiincarbonsiurederivate der Formel (1)

(ﬁ)..
G _S . :
I Iﬁ\x &
¢ o7 6!

in welcher .
G, G*, G’ und n die oben angegebenen Bedeutumgen haben und
X!  fur Halogen oder Hydroxy steht,:

mit Ketoanilinen der Formel (XVH)

R, R% R* R* R®und A’ die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Kondensationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels und
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiirmungemittels, umsetzt.

e?
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Verfahren (m)

Verwendet man 6-Trifluormethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbonsurechlorid vnd 1-(2-
Aminophenym)ethanon als Ansgangsstoffe, so kann der Verlauf des erfindungsgemfiBen
Verfabrens (m) durch das folgende Formelschema versnschaulicht werden:

E I o ¢+ . 5y
. 07 ~CF, he -Hd E I ;
. s . 0" “CFy, 07 “cH,

0” CH,
Die zur Durchithning des exfindungsgemiiBen Verfahrens (m) als Ausgangsstoffe benbtig-

. ten Oxathiincarbons#urederivate der Formel (If) sind bereits weiter oben im Zusammenhang

mit dem erfindungsgemiBen Verfahrens a) beschrieben worden.

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemBBen Verfahrens (m) weiterhin als Ausgangsstoffe
benbtigten Ketoaniline sind durch die Formel (XVII) allgemein definiert. In dieser Formel
(XVI) haben RY, R% RS, RY, R® und A? bevormgt, besonders bevoraugt bzw. ganz besondsrs
bevorzgt diejenigen Bedeutungen, die beceits im Zusammenhang mit der Beschreibung der
crfindungsgemiiBen Verbindungen der Formeln (I) bzw. (XI) als bevorzugt, besonders
bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir diese Reste angegeben wurden,

Die Ketoaniline der Formel (XII) sind allgemein @bliche Synthesechemikalien (vgl. z.B. J.
Am. Chem. Soc. 1978, 100, 4842-4857 oder US 4,032,573). Im Fall, dass R® nicht fiir Was-
serstoff steht, kann der Rest R® auf. der Stufe der Verbindungen der Formel (XVII) durch

fibliche Derivatisienmgsmethoden emgefiibrt werden, Es ist auch mdglich, zunichst Verbin-_

dmgmdm-mel(}ﬂ),indmmR’ﬂrWamﬁoﬂ'sthhﬂnmﬂmmddieahﬂtmm
Produkte anschlieBend durch fibliche Methoden zu derivatisieren [vgl. das erfindungsgemiBe
Verfehren (i)].

Die zr Durchfshnmg des erfindungsgemBen Verfahrens (h) weiterhin als Ausgangsstoffe
benBtigten Phosphorverbindungen sind durch die Formel (XTI) allgemein definiert.

A"  steht bevorzupt fiir gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden

durch Chlor, Fluor, Brom und/oder Cs-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cr-Cio-Alkyl,
wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-C,-
Alkyl substituiert sein kann. :

o9
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A"  gteht hesonder bevorzupt fiir gegebencnfalls einfach bis vierfach, gleich oder ver-
" schieden durch Fluor, Cyclopropyl, Difluorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl
und/oder Cyclohexyl substituiertes, jeweils geradkettiges oder verzweigtes, jeweils
an belichiger Stelle verkniipfies Ethyl, Propyl, Butyl, Pentyl, Hexyl, Heptyl oder
 Octyl .
Px.  steht bevorzgt fir cine Gruppienug -P*(CeHy)s CT, -F*(CéHah Br, -P*(CéHss T,
-P(=0)(OCHs); oder -P(=O)}(OC;Hs)s-

Die Phosphorverbindungen der Formel (XII) ;hdbchmtmdlodaknnnmnachbehnnmn )
" Verfahren hergestellt werden (vgl. zB. Justus Licbigs Ann. Chem 1953, 580, 44-57 oder

Pure Appl. Chem. 1964, 9, 307-335).

Verfahren (i) _
Verwendet man N-[2-(1,3-Dimethylbutyl)phenyl}-2-(trifluormethyl)-5,6-dibydro-1,4-oxathi-
in-3-carboxsmid und Acetylchlorid als Ansgangsstoffe, 5o kam der Verlauf des erfindungs-
gemBen Verfabrens (i) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden:

o .
S
N
O
0~ CF,

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemiifien Verfahrens (i) als Ausgangsstoffe bmﬁﬁgtnn-

Iodpyrazolylcarboxanilide sind durch die Formel (Ib) allgemein definiert. In dieser Formel
() haben G', G%, G*, o, R', R, R', R* und Z bevorzgt, besonders bevorzugt bzw. ganz be-

* sonders bevorzigt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zngammenhang mit der Beschrei-

bungder erﬁﬁdtmgugr.mlﬂ:ﬁ Verbindungen der Formel (I} als bevorzugt, besonders bevor-
zugt bzw. ganz besonders bevormgt fiir diese Reste bzw. diesen Index angegeben wurden.

Die Verbindungen der Formel (Ib) sind erfindungsgemaBe Verbindungen und kdnnen nach
den Verfahren (a) bis (h) hergeatellt werden. _

Die zur Durchfithrung des erfndungsgemifen Verfahrens (i) weiterhin als Ausgangsstoffe
bendtigten Halogenide sind durch die Formel (XIIT) allgemein defmiert. In dieser Formel
({I) steht R*! bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt flir dicjeni-

gen Bedeutungen, die bereits oben in Zusammenhang mit der Beschreibung der Verbindun- -

“q
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gmdchmmelag)ﬂsbemgtbe&ondasbmgtbzw.gmzbmmdu:sbevmgtﬁ:
diese Reste angegeben wurden. X° steht fiir Chlor, Brom oder Iod.

Halogenide der Formel (XII)) sind bekannt.

Reaktionsbedingnngen

Als Verdiinnungsmittel zur Durchfihnng der erfindungsgemiBen Verfahren (a), G ® O
und (m) kommen alle inerter organischen LSsungsmiitel in Betracht. Hierzu gehdren vor-
zugsweise aliphatische, alicyclische oder aromatische Koblenwasserstoffe, wie beispiels-

" weise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol

oder Decalin; halogenierte Koblenwasserstoffe, wie beispiclsweise Chlorbenzol, Dichlor-
benzol, chhlonnem Chldroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorefhan;
Ether, wie Dlet]:yleﬂm' Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Methyl-t-Amylether, Di-
oxan, Tetrahydrofuran, 1,2- 'Dlmeﬂ:oxyeﬂ:\m, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Ketone, wie
Aceton, Butanon, Methyl-iscbutylketon oder Cyclohexanon; Nitrile, wie Acetonitril, Propio-
nitril, n- oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-
Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hmmethylphmhnr-

'l!m'etrmrmd deren Geroische mit Wasser oder reines Wasser.

Die erfindungsgemifen Verfahren (a), (j), (k), (1) und (m) werden gegebenenfalls in Gegen-

., ‘wart eines gcagneten Saurcakzeptors durchgeftthrt. Als solche kormmen alle tiblichen anor-

ganischen oder organiechen Basen infrage. Hierzu gehdren vorzugsweise Erdalkalimetall-
oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -smide, -alloholate, -acetate, -carbonate oder -hydro-
gencarbonate, wie beispielsweise Natriumhydrid, Natriumamid, Lithivmdiisopropylemid,
Natrium-methylat, Natriom-ethylat, Kalinn-tert.-butylat, Natriumbydroxid, Kalivmhy-
droxid, Natriumacetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Kaliumlrydrogencarbonat, Natri-
umhydrogencarbonat oder Ammoniumcarbonat, sowic tertifire Amine, wic Trimethylamin,
Triethylamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-
Methylpiperidin, N-Methytmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan
(DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diszabicycloundecen (DBU).

Die erfindungsgemiBen Ver.fah'en (a), G), (), @) und (m) werden gegebenenfalls in .

Gegenwart cines geeigneten Kondensationsmittels durchgefiihrt. Als solche kommen alle

dblicherweise fiir derartige Amidienmgsreaktionen verwendbaren Kondensatiomsmittel .

infrage. Beispiclhaft genamt seien S§urchalogenidbildner wie Phosgen, Phosphortribromid,
Phosphortrichlorid, Phosphorpentachlorid, Phosphoroxychlorid oder 'I'hicnylchiorid; Anhy-
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dridbildner wie ChlorameisensBureethylester, Chlorameisensfiuremethylester, Chlor-
ameisensiiureisopropylester, Chlorameisensiureisobutylester oder Methansulforrylchlorid;
Carbodiimide, wie N,N'-Dicyclohexylcarbodiimid (DCC) oder andere fibliche Kondensa-

tionsmittel, wie Phosphorpentoxid, Polyphosphorssure, N,N'-Carbonyldiimidazol, 2-Bthoxy- .

N-cthoxycarbonyl-1,2-dihydrochinolin (EEDQ), Triphenylphosphin/Tetrachlorkohlenstoff
oder Brom-tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphat.

Die erfmdungsgemifen Verfahren (2), (j), (), () und (m) werden gegebenenfalls in’

Gegenwart eines Katalysators durchgefihrt Beispielsweise genamnt seien 4-Dimethyl-

" aminopyridin, 1-HBydroxy-benzotriezol oder Dimethylformamid.

Die Reakhonstmnpmmrm kfnnen bei der Durchfiihrung der erfindungsgemiiien Verfahren
(@), G), &), () und (m) in einem groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet
man_bei Temperaturen von 0°C bis 150°C; vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis
80°C. '

Zur Durchftihrung desn:ﬁndmg:guniﬂm Verfalrens (a)mHastnﬂmgdaVerbindmgt:'n
der Formel (I) setzt man pro Mol des Oxathiincarbonsiurederivates der Formel (II) im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mo), vorzugsweise 0,8 bis 8 Mo] ap Anilin-Derivat der Formel (II)

Zur Durchfihrung des erfindungsgerofien Verfahrens (j) zur Herstellng der Verbindungen
der Formel (IV) setzt man pro Mol des OxathiincarbonsBurederivates der Formel (II) im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Halogenaniline der Formel
(XIV) ein. .

Zur Durchfibrung des erfindungsgemifien Verfahrens (k) zur Herstellung der Verbindungen
der Formel (VI) setzt man pro Mol des Oxathiincarbonséurederivates der Formel (I im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Anilinboronsfurederivat der
Formel (XV) ein.

Zur Durchfiihrung des exfindungsgemaBen Verfahrens (I) zur Herstellung der Verbindungen
der Formel (VIII) setzt man pro Mol des Oxathiincarbonsfurederivates der Formel (1) im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Hydroxyalkylanilinderivat der
Formel (XVI) ein.

Y
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Zur Durchfithnung des erfindimpgsgem#iBen Verfahrens (m) zur Herstellung der Verbindun-
gen der Forme! (IX) setzt man pro Moi des Oxsthimearbonsiurederivates der Formel (II) im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Ketoanilin der Formel (XVID)

em.

Als Verditrmunggmitie] z;n'Dmnhfﬁhnmg der erfindungsgemfiBen Verfahren (b), () und (d)
kommen elle inerten organischen Lsumgsmittel in Betracht. Hierzn gehdren vorzugsweise ali-
phahache.almychmheodamhschexohlmwamstoﬂ:‘e,wﬂ Petrolether, Hexan,
Heplln,Cyclohexm,Meﬂ:ylcynlohﬂ:an,qul Toluol, Xylol oder Decalin; Ether, wie

" Diethylether, Diisopropylether, Methyl-+-butylether, Methyl-+-Amylether, Dioxan, Tetrahydro-

furan, 1,2-Dimethoxyethen, 1,2-Dicthoxycthan oder Anisol; Nitrile, wie Acctonitril, Propio-

* . nitril, n- oder i-Butyronitril' oder Benzonitifl; Anside, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-

Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorssure-
triamid; Ester wie Essigeuremethylester oder Essigsiurecthylester; Sulfoxide, wie Dimethyl-
sulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan; A]]ml?ole, wie Mcthanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, n-, i-,
sek- oder tert-Butenol, Bthandio], Propan-1,2-diol, Ethoxyethanbl, Methoxyethanol, Dietiylen-
glykolmonometirylether, Diethylenglykolmonoethylether, deren Gemische mit Wasser oder

reines Wasser.

Die Reaktionstemperaturen kmmen bei der Durchfiihnmg der erfindungsgeméBen Verfahren
(b), (c) und (d) in emem groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei
Temperaturen von 0°C bis 180°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 150°C.

Die der erfincungsgemiBen Verfahren (b), (c) und (d) werden gegebenenfulls in Gegenwart
cines gesigneten Stureskzeptors durchgefihrt Als solche kommen alle iiblichen anorgani-
schen oder organischen Basen infiage. Hicrzu gehdren vormugsweise Erdalkalimetall- oder Al-
XelimetalThydride, -bydroxide, -amide, -alkobolste, -acetate, fluoride, phosphate, -carbonate
oder -hydrogeacarbonate, wie beispiclsweise Natriumshydrid, Netriumamid, Lithiumdiisopro-
pylamid, Natrium-metirylat, Natrium-etirylat, Kalium-tert -butylat, Natrumhydroxid, Kalivm-
hydroxid, Natriumscetat, Natrivmphosphat, Kalivmphosphat, Kaliumfiuorid, Cisiumfluarid,
Natriumearbonat, Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencarbonat, Natrivmhydrogencarbonat oder
Césiumcarbonat, sowie tertiire Amine, wie Trimethylarmin, Triethylamin, Tributylamin, N)N-

Dimethylanitin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methyimarpholin, .

NN Dnneﬂ:ylmmopyndm. Dlanblcyclooclan (DABCQ), Diazbicyclonopen (DBN) oder
Diazabicycloundecen (DBU). :

52
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Die der erfindungsgemfifen Verfahren (b), (¢) und (d) werden in Gegenwart eines Kata-
lysators, wie beispielsweise cines Palladivmsalzes oder -komplexes, durchgeflibrt. Hierzu
kommen vorzugsweise Palladiumchiorid, Palladiumacetat, Tetrakis-(triphenylphosphin)-
Palladium, Bis-(triphenylphosphin)-Palladivmdichlorid oder (1,1-Bis(diphenylphosphino)-
Es karm auch ein Palladinmkomplex in der Reaktionsmischung erzeugt werden, wenn man ein
Palladiumeslz und ein Komplexligand, wie z8. Triethyiphosphan, Tri-tert-butylphosphan, Tri-
cyclohexylphosphan, 2-(Dicyclohexylphosphan)-biphextyl, 2-(Di-tert-butylphosphen)-biphenyl,

* 2+(Dicyclohexyiphosphan)-2'-(N,N-dimethylamino)-biphenyl, Triphenylphosphan, Tris{o-to-

Iyl}-phosphan, Natrium 3-Dipheaylphosphino)benzolsulfonat, Tris-2-(Methoxyphenyl)-phos-
phan, 2,2-Bis-(diphenylphoepbian)-1,1"binaphthy], 1.4-Bis-(dipheylphospban)-butan, 1,2-Bis-
(diphenyiphosphan)-cthan, 1,4-Bis-(dicyclohexylphosphan)-butan, 1,2-Bis-{dicyclohexylphos-
phan)-ethan, 2-(Dicyclohexylphosphan)-2'-(N,N-dimetlrylamino)-biphenyl, Bis(dipherylphos-
phino)ferrocen oder Tris-(2,4-tert-butylphenyl)-phosphit getrennt zur Reaktion zugibt.

Zur Durchfthrung des erfindungsgemifen Verfahrens (b) zur Herstelhmg der Verbindungen
dchmnéI(I)selztmanproMol_duHalogmomtbﬁnwbonnﬂdadﬂ'meel V) im
Allgemeinen 1 bis 15 Mol, vorzugsweise 2 bis 8 Mol an Boronsfurederivat der Formel (V)
ein.

Zur Durchfibrung des urﬁndm-gsgemlﬁm Verfahrens (c) zur Herstelhmg der Verbindungen

der Farmel (f) setzt man pro Mol des Oxathiincarboxamid-Boronsure-Derivate der Formel

(VD) im Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Phenyl-Derivat dex
Formei (VII) ein.

Zur Durchflihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (d) zur Herstellung der Verbindungen
der Formel (I) sctzt man pro Mol des Halogenoxsthiincarboxamides der Formel (IV) im
Allgemeinen 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an Phenyl-Derivat der Formel

. (VID) und 0,8 bis 15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol an 4,4,4'4'5,5,5', 5" Octamethyl-2,2"-

bis-1,3,2-dioxaborolan ein.

Alz Verdinnungsmittel zur Durchfithrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (e) kommen
glle inerten organischen Lismmgsmittel in Betracht Hierzu gehdren vorzugsweise aliphati-
sche oder alicyclische Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweige Petrolether, Hexan, Heptan,
Cyclohexan, Methylcyclohexan oder Decalin; Ether, wie -Dicthylether, Diisopropylether,
Methyl-t-butylether, Methyl-t-Amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2- Dimethoxyethan
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oder 1,2-Diethoxyethan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, n-, i-, sek-
oder tert-Butenol, Ethandiol, Propen-1,2-diol, ‘Bthoxyethanol, Methoxyethanol, Diethylen-
glykokmonometirylether, Diethyienglykolmonoethylether, deren Gemische mit Wasser oder
rees Wasser.

Das erfindungsgemiifie (¢) Verfahren wird in Gegenwart eines Katalysators durchgefiihrt.
Alg solche kommen alle Katalysatoren infrage, die fir Hydrienmgen wblicherweise
yu'wendét werden. Beispielhaft seien genannt: Raney-Nickel, Palladium-oder Platin, gege-
benenfalls auf einem Trigermaterial, wic beispiclsweise Aktiviohle.

Die Reaktionstemperatiren kinmen bei der Durchftthrung des erfindungsgemaBen Verfah-
rens () in einem groBeren Bereich variiert werden. Im ullgémeinen arbeitet man bei Tempe-
raturen von 0°C bis 150°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 100°C.

Als Verditnmmeggmittel zur Durchflilmung des erfindungsgemiBen Verfahrens (D) kommen alle
incrten organischen Lommgsmitie] in Betracht Hierzu gehSren vorzugsweise aliphatische,

alicyclische oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Petrolether, Hexan,

Heptan, Cyvlobexan, Mefityicyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte
Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloro-
form, Tetrachlormethm, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie Dicthylether,
Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Methyl-t-Amylether, Dioxan, Tetrshydrofivan, 1,2-
Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Kebome, wie Aceton, Butenon, Meftryl-
isobutylketon oder Cyclobexamon; Nitrile, wie Acetonitril; Propionitril, n- oder i-Butyronitril
oder Benzomitril; Amide, wie NN-Dimethylformemid, N,N-Diniethylscetamid, N-Methyl-
formanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsiuretriamid; Rster wie Essigsure-
methylester oder Essigsiecthylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sulfme, wie
Sulfolan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propenol, n-, i-, sek- oder tert-Butanol,
Ethandiol, Propan-1,2-diol, Ethaxyethahol, Mefhoxyethamol, Diethylenglykolmonornefixyl-
ether, Diethylenglyknlmonoetiylether, deren Gemmische nit Wasser oder reines Wasser.

Das erfindungsgemiBe Verfihren (f) wird gegebenenfalls in Gegenwart einer Siure durch-
gefthrt. Als solche kommen alle anorganischen und organischen Protonen- wie auch Lewis-
siuren, sowie auch alle polymeren Sturen infrage. Hierzu gehfiren beispielsweise Chlorwas-
serstoff, Schwefelsiure, Phosphorsiure, Ameisenshiure, Bssigsiure, Trifluoressigsiure, Me-
thansulfonsiure, Trifluormetheniulfonsiure,. Toluolsulfonsdure, Bortrifluorid (auch als
Etherat), Bortribromid, Aluminjumtrichlorid, Titantetrachlorid, Tetrbutylorthotitanat, Zink-
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chiorid, Eisen-II-chlorid, Antimonpentachlorid, saure Ionenaustauscher, saure Tonerden
und saures Kieselgel.

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchflthnung des erfindimgsgemiBen Verfah-
rens (f) i einem grdBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempe-
raturen von 0°C bis 150°C, varzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 100°C.

Als Verdtinmmgsmittel zur Durchfiihrung des exffmdungsgemiifien Verfahrens (g) kommen
alle inerten organischen Lbsungsmittel in Betracht Hierzu gehdren vorzugsweise Niirile,

" wie Acetonitril, Pm;_)ionit:il, n- oder i-Butyronitril oder Benzonitril oder Amide, wie N,N-

Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon odex
Hexamethylphosphorsiiuretriamid. ’

Das erfindungsgemiBe Verfahren (g) wird gegebenenfalls in Gegenwart einea geeigneten
Saurealzeptors durchgefithet. Als solche kommen alle fiblichen anorganischen oder organi-

_ schen Basen infrage. Hle.rzu gehoren vorzugsweise Erdalkalimetall- oder Allalimetalllrydri-

de, -hydroxide, -a.nnde., -alkoholate, -acetate, -carbonate oder -hydrogencarbanate, wie bei-
-spielswe:ise Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-ethylat, Kalivm-tert.-

.butylat, _Nntriumhydrﬁxid, Knlimﬁhydroxid, Ammoniumhydroxid, Natriumacetat, Kalium-

acetat, Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Katiumbydro-
gencarbonat, Natijumhydrogencarbonat oder Ammoniumcarbonat, sowie. tertifire Amine,

“wie Trimethylamin, Triethylamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-Dimethyl-ben-

zylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin, Di-
azabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU).

Dum-ﬁnqugsgemlﬂe-\fﬂfahm(g)wkdh&gmwmdnesodamehmhhlyum
durchgefiibt, ]

Dazu eignen sich besonders Palladiumsalze oder -komplexe. Hierzu kommen vorzugsweise
Palladiumchlorid, Palladiumacetst, Tetrakis-(iriphenylphosphin)Palladium oder Bis-
(triphenylphosphin)-Palladiumdichlorid infrage. Bs karm auch ein Palladiumkomplex in der
Reaktionsmischung erzeugt werden, wenn man ein Palladiumsalz und ein Komplexligand
getrennt zur Reaktion zugibt.

Als Liganden lmmmen vorzugsweise Organophosphorverbindungen infrage. Beispiclhaft

. - seien genamnt Triphenylphosphin, tri-o-Tolylphosphin, 2,2-Bis(diphenylphosphino)-1,1'-
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binephthyl, Dicyclohexylphosphinebiphenyl, 1,4-Bis(diphenylphosphino)buti, Bisdiphe-
nylphosphinoferrocen, Di(tert.-butylphosphino)biphenyl, Di(cyclohexylphosphina)biphemyl,
2-Dicyclohexylphosphino-2*-N,N-dimethylaminobipheuyl, tricyclobexylphosphine, tri-tert.-
butylphosphine. Es kanm aber auch auf Liganden verzichtet werden. -

Des erfindungagemife Verfahren (g) wird ferner gegebenenfalls in Gegenwart” eines
weiteren Metrllsalzes, wie Kupfersalzen, beispielsweise Kupfer-(I)-iodid durchgefithrt.

. Die Reaktionstemnperaturen kisnnen bei der Durchfihrung des exfindungsgemifien Verfahrens
" (g) in einem grdBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet men bei Temperaturen

von 20°C bis 180°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 50°C bis 150°C.

Zur Durchfihrong des erfindimgsgemiifen Verfihrens (g) zur Herstellung der Verbindungen
der Formel (I) sotzt man pro mol des Halogenoxathiincarboxamides der Formel (IV) im
Allgemeinen 1 bis 5 mol, vorzugsweise 1 bis 2 mol an Alkin der Formel (IX) oder Alken der
Formel () ein.

Als Verdiinnungemittel zar Durchfithrung des erfindungsgemfifien Verfahrens (h) konmmen
alle inerten organischen Losimgsmittel in Betracht Hierzu gehdren vorzugsweise aliphati-
sche, alicyclische oder aromatische Kohlmwmerstoﬂ'e, wie beispiclsweise Petrolether,
Hexan, Heptan, Cyclobexan, Methylcyclobéxan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin;
halogenierte Kohlenwnsserstoffe, .wie zB. Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan,
Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Bther, wic Diethylether,
Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Methyl-t-Amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-
Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n-
oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N;N-Dimethyl-
soetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphospharsiuretriarmid;
Ester wie Essigshuremethylester oder Bssigsiurecttylester; Sulfoxide, wie Dimethyl-
sulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan; Alkohole, wie Methanol, Efhanol, n- oder i-Propanol, n-, i-,
sek- oder teri-Butanol, Ethandiol, Propan-1,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Dietiry-
lenglykntmonomsthylether, Diethylenglykolmonoethylether. '

Das erfindungsgemife Verfahren (h) wird gegebenenfalls in Gegenwart eines geeigneten
Saurcalezeptors curchgeflitnt. Als solche kormmen alle Oblichen starken Basen infrage.
Hierzu pgehbren vorzugsweise FErdalkelimetall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide,
-amide, -alkoholate oder Alkalimétall-Kohlenwasserstoffverbinidungen, wie. beispielsweize
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Natriumhydrid, Natriumhydroxid, Kalivmhydroxid, Natiumamid, Litrmdiisopropylamid,
Natrium-methylat, Natrium-ethylat; Kalium-tert.-butylat, Methylitim, Phenyllitiom oder

Butyllitium

Die Resktionstempératuren kfimen bei der Durchfitnmg des e fndungsgemaBen Verfahrens

- (h) in cinem gréBeren Bereicki variiert werden. Im allgemeinen srbeitet man bei Temperaturen

von -80°C bis 150°C, vorzugsweise bei Tempezraturen von -30°C bis 80°C.

Zxur Durchfilbhrung des exfindungsgemBiSen Verfahrens (h) zur Herstelhng der Verbindungen

" der Formel (I) setzt man pro mol des Ketons der Formel (XI) im Allgemeinen 1 bis 5 mol,

vorzugsweise 1 bis 2 mol an Phosphorverbindung der Formel (XII) ein.

Als Verdimmungsmittel zar Durchfiihnmg des erfindungsgemifen Verfahrens (i) loommen
alle inerten organischen Losungsmittel in Betracht. Hierzu gehfren vorzugsweise aliphati-
sche, alicyclische oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Petrolether,

. Hexan, Heptan, Cyclohexan; Methylcyclohexan, -Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin;

halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlor-
methan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie
Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-Amylether, Dioxan,

Tetrahydrofuran, 1,2- Dimethoxyethan, 1,2-Dicthoxyethan oder Anisol oder Amide, wie

N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacctanid, N-Methylformanilid, N—Methylpynoliddn
oder Hexamethylphosphorsiuretriamid.

Das erfindungsgemiiBe Verfahren (3) wird in Gegenwart einer Base durchgefiihnt. Als'solche

. kommen alle Gblichen ancrganischen oder organischen Basen infrage. Hierm gehfren var-

zugsweise Erdslkalimetall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate,
-acetate, carbonate oder ~hydrogencarbonate;, wie beispiclsweise Natriumhydrid, Natrium-
amid, Natrium-methylat, Natrium-cthylat, Kalium-test. butylst, Natrinmhydroxid, Kalkium-
hydroxid, Ammoniumhrydroxid, Natrivmacetat, Kaliumacetat, Calchumacetat, Amnmum—
acetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencarbomat, Natriumhydrogencar-
bonat oder Caesitmcarbonat, sowie tertifire Amine, wie Trimethylamin, Triethylanin, Tri-
butylamin, N,N-Dimetirylanilin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-

Methylmorpholin, N;N-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Diazsbicyclo- -

nonen (DBN) oder Diszabicycloundecen (DBU).
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Die Rm]:honm:pcmmmn kmmen bei der Durchfihrung des erfindungsgemiafen Verfah-
rens (i) in einem proBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempe-

raturen von 0°C bis 150°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 110°C.

Zur Durchfthrung des erfichmgsgemiBen Verfahrens (f) zur Herstellung der Verbindungen

der Formel (I) setzt fien pro Mol des Oxathiincarboxamids der Formel (Ib) im Allgemeinen
0,2 bis 5 Mo, varzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Forme] (XIII) ein..

Alile erfindungsgemiien Verfahren werden mm Allgemeinen unter Normaldruck durchge-
fohrt, Es ist jedoch auch mbglich, unter erthShtem oder vermindertem Druck — im
Allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10 bar — zu arbeiten.

Die erfindungsgemfiBeri Stoffe weisen eine sterke mikrobizide Wirkimg auf und kisrmen zur

Bekimpfing von unerwinschten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im
Pﬂanmnschuizmdenﬁ:nalschn’lzenmehtwmﬂm

Fmgiﬁdelamgichrﬂmmchltszdﬁmpﬁmnghmdiophmmymms,
Oomyeetes. Chytridiontycetes, Zygomycetes;, Ascomycetes, Basidiomycetes und

Bakierizide lsssen sich im Pflanzenschutz zr Bekfmpfimg von Pseudomonadacese,
Rhizobiaceae, Enterobasteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae emsetzen.

Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Erreger von pilzlichen und bakieriellen
Erkrankungen, die unter die oben aufgezihlten Oberbegriffo fallen, genannt: '
Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise Xanthomonas campestris pv. oryzae;
Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora;

- Pythium-Arten, wie beispiclsweise Pythium ultimum;

Phytophthara-Arten, wie beispiclsweise Phytophthora infestans;
Psendoperonospora-Arten, wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli oder
Pseudoperonospora cubensis; '

Plasmopara-Arten, wie beispiclsweise Plasmopara viticola;

Bremia-Arten, wie beispielsweise Bremia lactucae;

Peronospore-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae;

"Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis;

Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphacrotheca fuliginea;

2%
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Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphsera lencotricha;
Venturis-Arten, wie beispielsweise Venturia inaequalis;
Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P. graminea

" (Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);

Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus
(Komidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);
Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatns;
Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita;

Sclerotinia-Arten, wie beispiclsweise Sclerotinia sclerotiorum;
" Tilletia~Arten, wie beispielsweise Tilletia caries;

Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder-Ustilago avenae;

. Pellicularia-Arten, wie beispiclsweise Pellicularia sasakii;

Pyricularia-Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae;

Fusarjum-Arten, wie beispiclsweise Fusarium culmorum;

Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea;

Septoria-Arten, wie beispielsweise Septoria nodorum;

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

Alternariz-Arten, wie beispiclsweise Alternaria brassicae;
Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocercosporella herpotrichoides.

Die erfinduingsgem#fBen Wirkstoffe weisen auch eine starke stirkende Wirkung in Pflanzen .
auf. Sie cignen sich daber zur Mobilisierung pflanzeneigener Abwehrkriifie gegen Befall
durch unerwiinschte Mikrocrganismen.

Unter pflanzenstiirkenden (resistenzinduzierenden) Stoffen sind im- vorlitgenden Zu-
sammenhang solche Subsianzen zu verstehen, die in der Lage sind, das Abwehrsystem von
Pflanzen so zu stimmlieren, dass die behandelten Pflanzen bei nachfolgender Inokulation mit
unerwinschten Mikroorganismen weitgehende Resistenz gegen diese Mikroorganismen
entfalten. A )

Unter unerwiinschten Mikroorganismen gind im vorliegenden Fall phytopathogene Pilze,
Bakterien und Viren z1 verstehen. Die erfindungsgemiBen Stoffe kinnen also cingesetzt
werden, um Pflanzen innerhalb eines gewissen Zeitraumes nach der Behandhung gegen den

" Befall durch die genannten Schaderreger zu schiltzen. Der Zeitraum, innerhalb dessen

Schutz herbeigefithrt wird, erstreckt sich im Allgemeirien von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1
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bis 7 Tage nack der Behandlung der Pflanzen mit den Wirkstoffen.

Die giite Planzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekfimpfing von Pflangenkrank-

heiten notwendigen Konzmin_ﬁonm' erlaubt eine Behandling von ' oberirdischen
Pflanzenteilen, von Pflanz- und Sasigut, und des Bodens,

Dabei lassen sich die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe mit besonders gutem Erfolg zur Be-
kimpfing von Getreidekrankbeiten, wie beispiclsweise gegen Puccinia-Arten und von
Krenkheiten im Wein-, Obst- und Gemfiseanbau, wie beispielsweise gegen Botrytis-,

" Venturia- oder Alternaria-Arten, einsetzen.

Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe eignen sich anch zur Steigenmg des Emteertrages. Sie

"sind auBerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertriglichkeit auf.

Die erfindiumgsgemafien Wirkstoffe kénnen pge'benfnlls in bestimmten Konzentrationen
und Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Becinflussung des Pflanzenwachstums, sowie

‘zur Bekfmpfing von tierischen Schidlingen verwendet werden. Sie lassen sich

gegebenenfalls auch als Zwischen- und Vorprodukte fir dic Syntbese weiterer Wirkstoffe
- ) I N -

ErfindungsgemiB kinnen alle Pflanzen und: Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen
werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und
unerwilnschte Wildpflanzen oder Kulh.lrpﬂm (einschlieSlich natprl.ich vorkommender
Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kmmen Pflanzen sein, die durch konventionelle Zachtongs-
und Optimienmgsmethoden oder durch bioteckmologische und gentechnologische Methoden

oder Kombinationen dieser ‘Methoden erhaiten werden kinnen, einachlieSlich der

transgenen Pflanzen und einschlieBlich der durch Sortenschutzrechte schittzbaren oder nicht
schﬁum Pflanzensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und
unterirdischen Teile und Organe der Pflanzen, wie Spross, Blatt,- Bltte vnd Wurzel
verstsnden werden, wobei beispiclhaft Blitter, Nadeln, Stingel, Stimme, Blaten,
Fruchtkbrper, Frochte und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome sufgefiihrt werden.
Zu den Pflanzenteilen gehdrt auch Emtegut sowie vegetatives und generatives Vermeh-
nungsmaterial, beispielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Dic erfindimgsgemiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen

-... erfolgt direkt oder durch Einwirlamg auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lageraum

60O
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nach den Oblichen Behandlungsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen, Verdampfen,

" Vemebeln, Streuen, Anfstreichen und bei Vermelmmgzmaterial, insbesondere bei Samen,
" weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhallen.

Im Materialschutz lassen sich die erfimdungsgemffien Stoffe zum Schutz von techmischen

Materialien gegen Befall und Zerstdrung durch inerwimschite Mikroorganismen einsetzen,

. Unter technischen Matezialien sind im vorliegenden Zusapnmenhang nichtlebende Materialien

mvmhhmdieﬁiréﬁeVnwmdtmghdaTwhﬂkmbademdmdndBdspidswdn

" kbnmen technische Materialien, die durch erfindungsgemiific Wirkstoffe vor mikrobieller

Veriinderung oder Zerstinng geschiltzt werden sollen, Klebstoffe, Leime, Papier und Karton,
Textilien, Leder, Holz, Anstrichmitte] und Kunststoffartikel, Kaihlschmierstoffe und andere
Materialien sein, die von Mikroorganismen befillen oder zersetzt werden kiimen. Fm Rahmen
der 2u schiitzenden Materialien seien auch Teile von Produktionsanlagen, beispielsweise Kithl-
wasserkreisliufe, gensnnt; die durch Vermehrung von Mikroorganismen beeintrichtigt werden
konnen. Im Rahmen der vorliegenden Erfindung seien als technische Materialien vorzugsweise
Klebstoffe, Leime; Papiere und Kartone, Leder, Holz, Anstrichmitte], K{ihlschmiermittel und
Wihrmenibertragungsflfissipkeiten genannt, besonders bevorzugt Holz.

Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Verinderung der technischen Materialien
bewirken kbSmmen, seien beispiclsweise Bakierien, Pilze, Hefen, Algen und

Schleimorganismen genannt. Vorzugsweise wirken die erfindingsgemifien Wirkstoffe

gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holzverfirbende und holzzerstbrende Pilze
(Basidiomyceten) sowie gegen Schleimorganismen und Algen.

Es seien beispielsweise Mlhoargnmm der folgenden Gathmgen ganamt.
Alternaria, wie Alternaria tcmns,

Aspergillus, wie Aspergillus niger,

Chaetomium, wie Chaetomium globosum,

Coniophara, wie Coniophora puetana,

Lentinus, wie Lentinus tigrinus,

Penicillium, wie Pmnci]]:um glaucum,

Polyporus, wie Polyporus versicolor, -

Aureobasidium, wic Aureobasidium pullulans,

Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophjla,

Trichoderina, wie Trichoderma viride, - * - - pBEE RAREL
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Escherichia, wie Escherichia coli,
Pseudomonss, wie Pseudomonas aeruginosa,
Staphylococcus, wie Staphylococcus aurens.

Die Wirkstoffe kénnen in AbhEngigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder

chemischen Eigenschaften in die fiblichen Formulierungen Oberfilhrt werden, wie Lisungen,
Fmulsionen, Suspensionen, Pulver, Schiume, Pasten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapse-
hmgen in polymeren Stoffen und in Hillmassen fir Sastgut, sowie ULV-Kalt- und
Wearmnebel-Formulienmgen.

Diese Fomnilimmgen werden in bekannter Weise hm‘g.el;t;:llt, zB. durch Vermischen der
Wirkstoffe mit Streckmitieln, also flissigen L3sungsmitiein, unter Druck stehenden verfliis-

k gsigten Gasen und/oder futcnIMgu-smﬂ:'m. gegebenenfalls unter Verwendung von oberfla-

chenaktiven Mitteln, slso Emulgicrmitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schavmer-
zeugenden Mitteln. Fm Falle der Benutzamg von Wasser als Streclanitte]l kisnnen zB. auch
orgenigche Lostmgstpittel als Hilfsidsungsmitte]l verwendet werden. Als fiflasige Losungs-
mittel kommen jm Wesentlichen infrage: Aromaten, wie Xylol, Toluol oder Alkyhaph-
fhaline, chlarierte Aromaten oder ohloricrte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Chlorben-
zole, Chlarethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wic Cyclo-
hexan oder Paraffine, z.B. ErdSlfmktionen, Alkohole, wie Butanol oder Giycol sowie deren
Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclo-
hexanon, stark polare Lssungsmittel, wic- Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie
Wasser. Mit verflissigten gasfSrmigen Streckmitteln oder Trigerstoffen sind_ solche Flissig-
keiten gemeint, welche bei normaler Temperatur und vnter Normaldruck gasformig sind,

2.B. Acrogol-Treibgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan, Stickstoff -

und Kohlendioxid. Als feste Trigerstoffe kommen infrage: zB. natfirliche Gesteinsmehle,
wig Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Distomeen-
erde und synthetische Gesteinsmehle, 'wie hochdisperse Kieselsiure, Aluminiumoxidl und
Silikate. Als feste Triigerstoffe fir Granulate kommen infrage: zB. gebrochene und fraktio-
nierte natlirliche Gesteine wie Calcit, Bims, Marmor, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische
Gramilate aug anorganischen und organischen Mchlen sowie Granulate aus organischem
Material wie Sagemehl, Kokosnussschalen, Maiskolbei und Tabakstingel. Als Bamlgier
und/oder schaumerzeugende Mittel kommen infrage: 2.B. nichtionogene und anionische
Enmigatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiureester, Polyoxyethylen-Fettalkoholether, zB.
Alkylarylpolyglycolether, Alkylsulfunate, Alkylsulfate, Arylsulfonste sowie EiweiSydroly-
sate. Als Dispergiermittel kommen infrage: z.B. Lignin-Sulfitablauvgen und Methylcellulose.

6 Z



10

15

20

25

30

35

WO 2004/072023 . PCT/EP2004/001053

-49 -

Es knnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natirliche und
synthetische pulverige, kBmige oder latexfirmige Polymere verweadet werden, wie Gurmmi-
arabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natlitiche Phospholipide, wie Kephaline
und Lecithine, und synthetische Phospholipide. Weitere Additive kfirmen mineralische und

" vegetabile Ole sein.

Es knnen Farbstoffe wie snorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau
und organische Farbstoffe, wie Alizerin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und
Spurennihrsioffe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdiin und Zink

" verwendet werden.

Die Formulienmgen enthalten im Allgenteinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent
Wirkstoff, vorzugeweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe kinnen als solche oder in thren Foromlierungen such in
Mischung mit bekannten Punpiziden, Bakderiziden, Akariziden, Nematiziden oder Insekti-
ziden verwendet werden, um so zB. das Wirkungsspekirum zn verbreitem oder Resistenz-
entwickiungen vorzubeugen. In vielen Fillen erhilt man dabei synergistische Effekte, d.h.
die Wirksamkeit der Misehung ist groBer els die Wirksamkeit der Binzelkomponenten,

Msmmwmnmdfomvmm{
Fungizide: ' . .
2-Phenylphenol; 8-Hydroxychinolinsulfat; Acibenzolar-S-methyl; Aldimorph; Amidoflumet;

Amgropylfos; Ampropylfos-potassium; Andoprim; Anilazine; Azaconazole; Azoxystrobin;

Benalaxyl; Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl; Benzamacril; Benzamacril-iso-
butyl; Bilanafos; Binspacryl; Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate;
Buthiobate; Butylamin; Calcium polysulfide; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim;
Carboxin; Cerpropamid; Carvone; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; Chlaro-
neb; Chlorothalonil; Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid; Cymoxamil; Cy-
proconazole; Cyprodinil; Cyprofuram; Degger G; Debacarh; Dichlofluanid; Dichlone;
Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole; Diflu-
metorim; Dimethirimol; Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Dimiconazole-M;
Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon; Edifen-
phos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone;. Fenamidone; Fenapa-
nil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxenil; Fenpiclonil;
Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxanil; Flumetover;
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Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin; Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flu-

- sulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fasetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl;

Fursmetpyr; Furcarbanil; Fumecyclox; Guazstine; Hexachlorobenzene; Hexaconazole;
Bymexazol; Imazalil; Imibenconazole; Iminoctadine trincetate; Jminoctadine tris(albesil;
Jodooarty; Jpconazole; Jprobenfos; Tprodione; Jprovalicarb; Irumamycin; Jsoprothiolanc; Iso-
valedione; Kasugamycin; Kregaxim-methyl; Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim;
Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M:: Metconazole; Methasuifocarb; Methfuroxam; Metiram;

" Metominostrobin; Metsulfovax; Mildiormyein; Myclobutanil; Myclozolin; Nateraycin, Nicobi-

fen; Nitrothal-isopropyl; Noviflumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic

" aeid; Oxpoconazole; Oxycarboxin; Oxyfenthiin; Paclobutrazol;- Pefurazoate; Penconazole;

Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxarim; Pro?:en—
azole; Prochloraz; Pmcymldone, Propamocarb; Prupmoame—no&tm, Propiconazole; Propineb;
Proquinazid; Prothioconazole; Pyraclostrobin; PyrnmPhos; Pyrifenox; Pymwﬂmul, Pyroqui-

lon; Pyroxyfir; Pyrrolnitrine; Quinsonazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeoonazole; Spiroxa-

mine; Sulfir; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiaben-
dazole; Thicyofen; Thiftuzamide; Thiophanate-meshyl; Thiram; Tioxymid; Tolclofos-mefiryl;
Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole;
Tridemorph; Trifioxystrobio; Triffumizole; Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Vaidamy-
ein A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide; (25)-N-[2-[4-[[3-(4-Chlorphenyl)-2-propimyl}-
oxy]-3-methoxyphenyl]etiryT)-3-methyl-2-[(methylsulfonyl)amino]-butanamid; 1-(1-Naphthale-
nyl)}-1H-pyrrol-2,5-dion; 2,3,5,6-Tetrachlor-4-{methylsulforryl)-pyridin; 2-Amino-4-methyl-N-
phenyl-5-thiszolcarboxamid; 2-Chilor-N-(2,3-dthydro-1,1,3-trimethyl- 1H-inden-4-y1)-3-pyridin-
carboxamide; 3,4,5-Trichlor-2,6-pyridindicarbomitril; Actinovate; cis-1<4-Chlorphenryl)-2-
(18-1,2,4-trizzol-1-yT)-cyclobeptanol; Methyl 1-(2,3-dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-yl)- 1 H-
jmmidazol-S-carboxylat; Monokeliumcarbanat; N-(6-Methoory-3-pyridinyl)-cyclopropancarbos-
amid; N-Butyl-81,1-dimethylefhyl)-1-oxaspiro[4.5]decan-3-amin; Natriumtetrathiocarbanat;
gowie Kupfersalze und -zubereitnngen, wie Bordesux mixture; Kupferhydroxid; Kupferaph-
thenst; Kupferoxychlorid; Kupfersulfut; Cufraneb; Kupferoxid; Mancopper; Oxine-coppes.

Bakterizide: . .
Bronopol, Dichlorophen, Nitrepyrin, Nickel-dimethyldithiocarbemat, Kasugaztycin, Oc-
thilinon, Furancerbonsiire, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,
Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen. -

Imsektizide / Akarizide / Nematizide:
Abamectin, ABG-9008; Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrinathrin, AKD-
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1022, AKD-3059, AKD-3088, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allefhrin, Allethrin 1R~
1somers, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrim), Amidoffumet, Aminocarb, Amitraz, Avermec-
tin, AZ-60541, Azadirachtin, Azemethiphos, Azinphos-methyl, Aziuphos-cthyl, Azocyclotin,
Bacillus popiltiae, Bacillus sphacicus, Bacillus subtilis, Bacillus huringiensis, Bacillus thurin-

- giensis strain EG-2348, Bacillus thuringiensis strain GC-91, Bacillug thurmgiensis strain

NCTC-11821, Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfiracarb,
Bensultep, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cyperinethrin, Bifenszate, Bifenthrin, Bina-

ShY

pacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-cyclopentyl-isomer, Bioethanomethrin, Biopermethrin, .

Bion;umethrin, Bistrifluron, BPMC, Brofenprox, Bromophos-etiryl, Bromopropylate, Bromfen-

" vinfos (-methyl); BTG-504, BTG-505,. Bufencarb, Bujwrofezin, Butathiofos, Butocarbaxim,

Butoxycarboxim, Butylpyridaben, Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofiran, Carbo-
phenothion, Carbosulfan, Cartap, OGA-50439, Chinomethionat, Chlordane, Chlordimeformm,
Chilocthocarb, Chlorethoxyfos, Chlarfenapyr, Chlorfevinphos, Chlorflustaron, Chlormephos,
Chlarobeazilate, Chloropicrin, Chlorproxyfen, Chilorpyrifos-mefhyl, Chlarpyrifos (-ctiyD),
Chlovaporthrin; Chromafenozide, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-Permettwin, Clo-
cythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Clothianidin, Clothiazoben, Codlemone, Coumaphos,

thrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyphenothrin (1R-trans-isomer), Cyromazine, DDT, Delta-

methrin, Demeton-S-methyl, Demeton-S-methylsulphon, Diafenthiuron, Dislifos, Diazinon,
Dichlofenthion, Dichlorves, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil, Diflubenzuron, Dimethoate, Di-
Dofenapyn, DOWCO-439, Eflusilanate, Emsmectin, Emamectin-benzoste, Empenthrin (1R-
iSomer), Endosulfim; Entomopthora'spp., EPN, Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion,
Ethopropbos, wamprm Eloxamle, Etrimfos, Famphr, Fenannphna Fenazaquin, Fenbutatin
oxide, Fenfluthrin, Fenitrothion, Fenobucarb, Fenothiocarb, Fenoxlmm. Fenoxycarb, Fen-
propathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfothion, Fenthion, Fentrifanil, Fen-
valerate, Fipronil, Flonicamid, Fluacrypyrim, Fluazuron, Flubenzimine, Flubrocythrinate, Flu-
cycloxuron, Flucythrinate, Flufenérim, Flufenoxuron, Flufenprox, Flumethrin, Flupyrazofos,
Flutenzin (Flufenzine), Fluvalinate, Fonofos, Formetanate, Formothion, Fosmethilan, Fos-
thiazate, Fubfenprox (Fluproxyfen), Furathiocarb, Gamma-HCH, Gossyplure, Grandiure,
Granuloseviren, Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heptenophos, Hexaflurmuron,
Hexythiazox, Hydrainethylnone, Hydroprene, IKA-2002, Imidacloprid, Jmiprothrin, Indoxa-
carb, Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos, Isoprocarh, Isoxathion, Ivermectin,
Japonilure, Kadethrin, Kempolyederviren, Kinoprene, Lambda-Cyhalothrin, Lindane,
Lufenuron, Malathion, Mecarbam, Mesulfenfos, Meteldehyd, Metam-sodium, Methacrifos,
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carb, 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, Niclosamde, Nicotine, Niten-
pyram, Nithiazing, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, Noyaluron, Noviftmmron,
OK-SIOI,' OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoate, Oxantyl, Oxy-
demeton-methyl, Paecilomyces fimnosoroscus, Parathion-metiryl, Parathion (-ethyl), Perme-
thrin (cis-, trans-), Petroleum, PH-6045, Phenothrin (1R-trans isomer), Phenthoate, Phorate,
Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarh, Phoxim, Fiperony! butoxide, Pirimicarh,
Pirimiphos-methyl, Pirimiphos-ethyl, Prallethrin, Profenofos, Promecarb, Propaphos, Pro-

" pargite, Propetamphos, Proposarr, Prothiofos, Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine, Pyraclo-

fos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridabein, Pyridalyl, Pyridaphenthion, Pyridathion, Pyrimidi-
fen, Pyriproxyfen, Quinalphos, Resmethrin, RH-5849, Ribavirin, RU-12457, RU-15525, S-
421, S-1833, Salithion, Sebufos, S1-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen, Spiromesifen,
Sulfluramid, Sulfotep, Sulprofos, SZI-121, Tav-Fluvalinate, Tebufenczide, Tebufenpyrad,
Tebupirirfos, Teflubenzura, Tefhfhrin, Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetra-
chlorvinphos, Tetradifon, Tetramethrin, Tetramethrin (1R-isomer), Tetrasul, Theta-Cyper-
mefhrin, Thiscloprid, Thismethoxam, Thisproni], Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen axalate,
Thiodicarb, Thiofinax, Thiometon, Thiosultep-sodium, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralo-
cyfirin, Tralomethrin, Transflufhrin, Triarathene, Triazamate, Triszophos, Triszuron, Trichlo-
phenidine, Trichlorfon, Trifhmuron, Trimethacarb, Vamidothion, Veniliprole, “Verbutin,
Vegticillium lecanii, WL-108477, WL-40027, YI-5201, YI-5301, YI-5302, XMC, Xylylcarb,
ZA-3274, Zeta-Cypérmethrin, Zolaprofos, ZXI-8901, die Verbindung 3-Methyl-phenyl-propyl-
carbamat (Tsumacide Z), die Verbindumg 3-(5-Chlor-3-pyridinyl)-8-(2;2,2-trifluorethyl)-8-aza-
bicyclo[3.2.1joctan-3-carbonitril (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-3) und das emtsprechende 3-endo-
Isomere (CAS-Reg-Nr. 185984-60-5) (vel. WO-96/37494, WO-98/25923),

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

enthaiten.

Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wic Herbiziden oder mit
Dtingemitteln und Wachshrmaregulatoren, Safener bzw. Semiochenticals ist moglich.

Darfiber hinaus weisen die erfindungsgemfilen Verbindungen der Formel () auch sehr gute
antimykotische Wirlamgen auf. Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungs-
spektrum, insbesondere gegen Dermatophyten und Sprosspilze, Schimme] und diphagische
Pilze (zB. gegen Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata) sowie Epider-
mophyton floécosumn;* Aspergillus-Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus fmniga?.ls,

6

¢

L



..10

15

20

30

35

WO 2004/072023 PCT/EP2004/001053

-53-

Trichophyton-Spezies wie Trichophyton mentagrophytes, Microsporon-Spezies wie Micro-
sporon canis vnd audouinii. Die Aufzdhlung dieser Pilze stellt kemesfalls eine Beschrin-
lamg des erfassbaren mykotischen Spekirums dar, sondern hat nur erliutemden Charakter.

Die Wirkstoffe kbnnen als solche, in Form ihrer Forrmlierungen oder den daraus bereiteten
Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige L8sungen, Suspensionen, Spritzpulver, Pasten,
16sliche Pulver, Staubemitte] und Granulate angewendet werden. Die Anwendung geschicht

&7

m fiblicher Weise, z.B. durch GieBen, Verspritzen, Verspriihen, Verstreuen, Verstiuben,

Verschiumen, Bestreichen usw. Es ist ferner mbglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-
Volume-Verfahren auszubringen oder die Wirkstoffeubereitung oder den Wirkstoff selbst in
den Boden zu injizieren. Es kann auch das Seatgut der Pflanzen behandelt werden.

Beim Einsatz der erfindungagemaBen Wirkstoffe als Fungizide kbmen die Aufwandmengen

je nach Applikationsart innerhalb eines groBeren Berciches variiert werden. Bei der Behand-
lung von Pflanzenteilen liegen die Aufwendmengen an Wirkstoff im Allgemeinen zwischen
0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha. Bei der Saatgutbehandlung
liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im Allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro
Kilogramm Saatgut, vorzugsweise zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogrammm Saatgut Bei der
Behandlung des Bodens licgen dic Aufwandmengen an Wirkstoff im Allgemeinen zwischen
0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 1 und 5.000 g/ha.

‘Wie bereits oben erwihnt, konnen u:fmdlmgsgl:mlﬂ alle Pflanzen und deren Teile behandelt
werden, o einer bevorzugten Ausfihrungsform werden wild vorkormende oder durch
konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzng oder Protoplastenfusion
erhaltencn Pflanzensrten und Pflanzensorten sowie deren Teile behandelt In einer weiteren
bevorzugten Ausfillmmgsform werden transgene Pflanzen und Pflanzensorten, diedqrch
gentechnologische Methoden gegebenenfalls in Kombination mit kenventionellen Methoden
erhalten wurden (Genetically Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begriff
nTeile" bzw. ,Teile von Pllanzen” oder ,Pflanzenteile* wurde oben erliutert.

Besonders bevorzgt werden erfindungsgema8 Pflanzen der jeweils handelstiblichen oder in
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflatzensorten versteht man
Pflanzen mit neuen Eigenschaften (,,Traits™), die sowohl durch konventionelle Zichtung,
durch Mutagenese oder durch rekombinante DNA-Techniken gezfichtet worden sind. Dies
kbénnen Sorten, Rassen, Bic- und Genotypen sein.
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Je nach Pllanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen
(Bdden, Klima, Vegetationsperiode, Ermfihrung) kfmmen durch die u’ﬁndmgsgmnlﬁe

Behandlung auch iberadditive (.synergistische™) Effekie aufireten. So sind beispielsweise -

cmniedrigte Aufwandmengen und/oder Brweiterungen des Wirlamgsspekinums und/oder eine

Verstirkung der Wirkung der efindimgsgemaB verwendbaren Stoffe und Mitte], besseres
Pflanzenwachstum, erhShte Toleranz gegenfiber hohen oder niedrigen 'Tmpemtmm, _

erhShte Toleranz ‘gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhShte
Blohleishmg, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hohere Emteertriige, hdhere
Qualitdt-.und/oder hBherer . Emfltrungswert der Erteprocukte, hohere LagerfShigkeit
und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukte mbglich, die ber die eigentlich zu erwartenden
Effekie hinausgehen.

Zu den bevorzugten erfindungsgemdB zn behaadelnden transgenen (gentechnologisch er-
haltenen) Pflapzen bzw. Pﬂmz:nlorl:engchormallel’ﬂmm d:edm-chd:egmtech-
nologische Modifikation genetisches Material erhielten, welches diesen Pflanzen besondere
vorteilhafte wertvolle Eigenschaften (,,Traits*) verleiht. Beispiclé fixr solche E1g=nsch;|ﬂ=n

_sind besseres Pflanzenwachstum, erhdhte Toleranz gegenfiber hoben oder niedrigen

Temperstwen, ehébte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw.
Bodensalzgehalt, echhte Blithleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hohere
Emteertrige, hobere Qualitit und/oder htherer Emshrungswert der Emteprodukte, hohere
Lagerfihigkeit und/oder Bearbeifbarkeit der Brofeprodukte. Weitere und besonders
hervorgehobeae Beispicle fiir solche Eigenschaften sind eine erhthte Abwehr der Pflanzen
gegen fierische und . milvobielle Schidlinge, wie gegenfiber Insekten, Milben,
pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien und/oder Viren sowie eine erhShie Toleranz der
Pfianzen gegen bestimmie hecbizide Wirkstoffe. Als Beispicle transgener Pflanzen werden
die wichtigen Kulturpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel,
Baumwolle, Tabak, -Raps sowie Obstpflanzen "(mit den Frachten Apfel, Bimen,
Zitrusfrlichten und Weintrauben) erwihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Tabak
und Raps besonders hervorgehoben werden. Als Eigenschaften (,,Traits*) werden besonders
hervorgehoben dic ethfhte Abwehr der Pflanzen gegen Insekien, Spimnentiere, Namatoden
und Schnecken durch in den Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch
das genetische Material sus Bacillus Thuringiensis (zB. durch die Geae CrylA(a),
CryIA(b), CrylA(c), CryllA, CryllIA, CryIlliB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CrylF sowie
deren Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden "Bt Pflanzen”). Als
Pigenichafien (, Traits“) werden such besonders hervorgehoben, die erhShte Abwelr von
Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR),

&9
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Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Reégistenzgene und entsprechend exprimierte
Protcne und Toxine. Als BEigenschaften (,Traits') werden weiterhin besonders
bervorgehoben die erhGhte Toleranz der Pflanzen gegenfiber bestimmien herbiziden

Wirkstoffen, zB. Imidazolinonen, Sulfonylhamstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin

(zB. "PAT"-Gen). Die jeweils die gewitnschten Eigenschaften (,Traits*) verleihenden Gene
kbrmen auch in Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen vorkommen. Als
Beispicle fir "Bt Panzen® scien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten md Kartof-
felsorten gensont, dic unter den Hendelsbezeichmungen YIELD GARD® (zB. Mais,
Baumwolle, Soja), KnockOuw® (zB. Mais), SterLink® (zB. Mais), Bollgard®

" (Bammwolle), Nucoton® (Baumwolls) und NewLeaf® (Kartoffel) vertricben werden. Als

Beispiele fiir Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baurmwollsorten und Sojasorten
genannt, die wnter den Handelsbezeichmungen Roundup Ready® (Toleranz gegen
Glyphosate zB. Mais, Baurwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin,

" z.B. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS® (Toleranz gegen Sulfonyl-

harnstoffe zB. Mais) vertricben werden. Als Herbizid tesistente (konventionell auf
Herbizid-Toleranz gezfichtete) Pflanzen anch die unter der Bezeickmmg Clearfield®
vertricbenen Sorten (z.B. Mais) erwilmt. Selbstverstindlich gelten diese Aussagen auch fitr
in der Zukunft enfwickelte bzw. zukfinftig auf den Markt komimende Pflanzensorten mit
diesen oder zukinftig extwickelten genctischen Bigenschaften (. Traits").

Dic sufsefibrten Panzen kimen besanders voreilbaft crfindungagemiB wmit den
Verbindungen der allgemeinen Formel () bzw. den erfindungsgeméBien Wirkstoffmi-
schungen behandelt werden. Die bed den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen
Vorzugsbexeiche gelten auch fiir die Behandlung dieser Pflanzen. Besonders hervargehoben
sei die Pflanzenbchandlung mit den im vorliegenden Text spezicll aufgefithrien
Verbindungen bzw. Mischungen. -

Die Herstellung md die. Verwendung der erfindungsgemffen Wirkstoffe geht aus den
folgenden Beispielen hervor.
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erstell beispiel¢

Bizgic] 1
. O ' )
_ SN .
: E W
' 0~ CF, _
| NZ -
_ - , |-|,,c’0
Vuﬁlmma.)

Eine Mischung sus 6 ml Dichlormethan, 100 mg (0,467 minol) 6-Trifluormethyl-2,3-di-
hydro-1,4-oxathiin-5-carbonsiure, 88 mg (0,389 mmol) 2"-Amino-bipheinyl-4-carbeldelryd
O-methyl-oxim, 100,6 mg (0,778 mmol) N,N-Diisopropylethylamin und 272 mg (0,584
mmol) Brom-tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphat wird 2 Tage bei Raumtempe-
matur gerithrt. AnschlieBend wird das Reaktionsgemisch mit 10 ml Wasser versetzt, die
orgamische Phase sbgetrennt und merst mit 10 ml gesdttigher Ammoniumchloridlosung,
danach mit 10 ml Wasser gewaschen, iber Natriumsulfat getrocknet und eingedampft. Das

Robprodukt wird mittels pripérativer HPLC (reversed phase Kieaelgel (Cyy), Laufimittel:

‘Wasser/Acetonitril 34:66) gereinigt.

Man erhilt 35 mg (21 % der Theorie) 6-Trifluormethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-car-
bopsfure [4'-(methoxyimino-methyl)-biphenyl-2-yl]-amid mit dem logP (pH 2.3) =3.51.

Beigpiel 2 ' . d
N
cesd
_ 0 CRH,C - CH,
Verfahren a)

300mg (1.7 mmol) 6-Trifluarmethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbonsiurechlorid und
220 mg (1.1 mmol) 2«1,3,3-Trimethyl-butyl)-phenylamin werden in 5 m] Acetonitril 4 Tage
bei Raumtemperatur im abgeschlossenen Gefa§ gerithrt. AnschlieBend wird das Reaktions-

)
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gemisch mit 10 ml Wasser vergetzt, die organische Phase abgetrennt und zuerst mit 10 ml
gesittigter Ammoniumchlorididsung, danach mit 10 ml Wasser gewaschen, fiber Natrium-
sulfat getrocknet und eingedamipft. Das Rohprodukt wird mittels pripamativer HPLC (re-
vu-medphase Kieselgel (Cy4), Laufmittel: 2%ige Essigafiure/Acetonitril 25:75) gereinigt.

Man erhilt: 200 mg (37 % der Theerie) 6-Trifluormethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbon-
shure [2-(1,3,3-trimethy}-butyl)-pheny!]-amid mit demn logP (pH 2.3) =4.18.

Analog Beispiel 1 und 2, sowie entsprechend den Angaben in der allgemeinen Beschreibung
der erfindungsgemiifien Herstellverfahren (a) bis (b) wurden such die in der nachstehenden
Tabelle 1 genannten Verbindungen der Formel (1) erhalten:

Tabelle 1
R2
R3
R’ o,
4
Nr. z RIR[R|R'| R® [n| 6|6 ]| & '°ng
3t 1,3Dimethykbutyy |[H|H|H|H| H |o| H |CHs| CFs | 4.24
4 133-Trimethyrbutyt |H-[H|[H|H] H .|o| H [cHs| cFs | 453
5| 4-Fluor-3-methylphenyl | H |H|H|H] H Jo| H [cHs| cFs | 3,98
6l 34-Dichlophenyl |H|H|H|H] H [o] H |CHs| CFs | 4.28
7| +-Chlor-3-trifliormethyk- | o\ (i1l W [o] H |cHs| CFs | 4,30
phenyl
| 4-Isopropoximinomethyl-
8 oheny H[H|H|H| H |o| H [CH| CFy | 457
9| 4-Trifluormethylpheny!l [ H [H [H{H |- H |of H |CHs[ CFs | 4,06
10|  cycioheptyy - |H|H|H|H|[ H |o| H| H |cF |137°C
11 Cyclopentyt H|H|H|H] H o] H | H |CFs |159°C
12| -CH(CHs}CHrC(CHy)r |H|H|H]| H |0l H | H | CF; |165°C
13 Cyclohexyl HIF|H|H| H 0] H| H |CF 22050"'.0
14 Cyclohexyl Hlc|u|H| H lo|H | n|cr |1
y 3 1171°C
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Nr. z R'|R[RIR'| R [n| 6|6 & ['29P
. P-
15| Bicycdlo[2.2.1Jhept-2¢1 {HIH|H|H| H |o|'H | H | CF;s |149°C
18 Cyclooctyl H{H|HIH| H |o| H | H | cR |102°C
17| 3.4-Dichlorphenyi |H|F|H|{H]| H |o| H]| H | CR|385
18|  1,3-Dimethylbutyl |H|[H|H|H| H [0] H | H | CFR [392
18]  34-Dichlorphenyt |H|H|[H|H| H [0] H | H | CF; | 3,91
20| 4-Trifluormethylphenyl [H [H[(H{H| H Jo| H [ H | CF: | 373
4-lsopropoximinomethyl- .
21 oheny] H|H H- H! H {ol|H|H]CF|422
22| 4-Propoxyiminomethyl |H|H|{H|{H| H |o| H | H | CF; | 4,25
.23| - 4-Chlor-3-fluorphenyl |H|[H[H|H| H [0l H| H | CR.| 3,62
24| 3-Chior-4-fluorphenyl |HJH[H{H| H 0] H | H | CFs | 360
3-Fluor-4-propoxyimino- :
25 methy-phenyl HIH|H[H| H [0] H | H |CF:|442
26| 4-Chlor-2-methylphenyl | H|[H|H|H| H |of H [ H | CF: | 4,00
27 4Bromphenyl - |H|H|H|H| H |o| H | H|CFR|370
28| Cyclohexyl - - HIH|H|H| H Jo|'H | H | CFs|369
s . : 3,75
20| 3“:'“""““"1’;““‘;"’"““"‘3’" HiH[H|R| H |o]H | H |cR|114
P , : 116°C
4-Chlor-3-trifluormethyl-
30| phenyl H|H|H|H| H o} H | H |CF [403
' (2-Cyclohexyl)- '
31 I methylethy! HiH[H[H[ H [of H | H|CF|471
. s 3,35
32| 35Difluorphenyi |HIH[H(H| H fo| H | H [CFR {0,
a3 4-lodphenyl H|H|H|H{.H |ol| H]| H|CF]385
34| 1-Methyl3-butenyl |H|H|H|H] H |0l H | B | CF:| 333
35| 4-Fluor-3-methylphenyl | H[H|H|H| 'H .|0| H | H | CFa | 3,65
36] 3-Fluor4-methylphenyl ([H|[H|H[H| H Jo[ H | H | CFs | 362
| ~ (2-Cyclopentyl)- - .
37 t-metiyl-ethyl - HIH[HI[H| H |o| H | H | CFs | 4,38
38{ 3-Chlor-4-methylphenyl | H|H|H|H| H 0| H | H | CFy | 3,89
39|  1-Methyl-butyl HIH|H|[H| H ol H | H |CF]|363
' 3,76
4-(1-(3-Proplnyloxy- :
40 rinoyetnyiyphenyi | B |H|H|H| H o] H | H |CR 11227.5-0
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Nr. oz R'|R|R?(R'| R* [n|G%|@G*| G ",’:f"’
4-(1-Amino-1-methoxy- . .
41| i inomethylyphenyt | H{H [H{H| H 0| H | H | CF |19
42 1-Methyl-nonyl H{H|H|{H| H.lo| H| H |CF|548
43| 4-Brom-2-fluorphenyl | H|H [H| H H Ol H H | CFR | 3,57
44| - 3-Chior-5-fluor-phenyl |H|H|H|H|{ H |o| H | H [ CFs | 360 {
3-Chlor-4-(1-methoxy- .
45| iminoethylyphenyt | |[H{HIH| H [of H [ H |CF:[345
3-Fluor-4-(1-methoxy-
48| “\rinoethy)phenyi | H[H{H|H| H |0 H [ H | CFs |38
47| Bicydo[2.2.1}hept-2-yi |H{H|H|H| H [0 H | H | CFs (4,32
" 48 1-Methyl-hexyl H{H|H|H}] H [0l H| H | CFs|434
49| 1Cyclohexylethyl |H|H[H|H| H |0| H | H [ CFs | 431
50, 1,3Dimethyrbutyl |H|F|H{H| H Jo] H | H | CF | 394
51 1-Ethyl-propyl HIH|H|{H] H. |o|- H | H | CFa 3,62
52 - 1-Methyl-butyi HIF|H|H} H |o| H ]| H | CF;s {367
. ' 3,98
53 3’°h'°"4‘;’:";‘|’"“e“_“’" H{H|H|H| H Jo/H | H]cR |00
phen . 102°C
54| 1,3-Dimethyl-pentyl |H|H|H|H| H- |0| H | H | CFa|425
2-(2,2-Dichlorcycio- ;
55| propy)i-methyietnyt | F | |H[H| W [o] H | B | CFs|382
4-(1-Methoxyimino-" |, | | ! '
56 oropyl)-phenyi H{H|H|H| H |o| H| H | CFs|408
57| 4-Brom-3-fluor-phenyl | H| H{H| H H (0| H| H|CFsy|369
58 1,3,3-Trimethylpentyl |H|H{H|H| H [0 H | H | CF; 448
. 59| Bicyclof2.2,1lhept-2yl |[H|H|H[{H| H |0|CHaj H | CFs | 5,36
60| -CH(CHs}CHzC(CHs)> |H.|H|H| H |o| H | H. | CFs | 4,18
61| 4-Trifiuormethyiphenyl- | H|{H [H|H| H |o|CHs| H | CF, | 4,08
g2| 4-Methaxyiminomethd- | i Tyl | K |o|cHs| H | cFs | 381
phenyl -
63| 1,3-Dimethyl-butl |H|H|H|H| H |0{CHs| H | CFs | 4,27
ga sopropoximinomethyk-f ) |y )yl W fo|cHs| H | CFs [ 456
phenyl
65| 3.4-Dichiorphenyy |H|H|H|H| H .|0|CHs|{ H | CFs | 4,27
66 1,3,3-Trmethylbutl [H|H|H|H| H |0]CHs H | CFs | 4,51
67| 34Dichlorphenyy |H|F[H]H| H. |o|CHs| H | CFs [4,32

[
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Nr. z rR|rR|R|R'| R®* [n]6* || @ ';ﬂp
3-Fluor-4-propoxyimino- - '
68 methyiphenyl HiH|H|{H| H |o|lcHs| H | CRs | 477
69| 3-Fluor4-methylphenyl [ H | H |H| H H '|0|CHs| H | CFs | 3.99
70| 4-Fluor-3-methyiphenyl |H |H |H|H | H |o]|cHs| H | cFs | 3,99
74| SFor-4-trifluomethyl- | | iyl il H |olcHs| H | cFs | 408
phenyl _
2-Chlor-4-methoxylmino- ' :
72 ohenyl HIH|[H|H| H |ojH | H|cFR|381
73 35Difluopheryt |H|F|H|[H| H ol H | H | cFy | 3,48
74] 35-Difivorphenyt |H|H|H|[F|] H |o| H | H | cFR |320
75| 3,8Difluorphenyl. |H|H|F|H| H [0o] H | H]CFs|370
76 n-Hexy! HTH|H{H| H loJ]H | H|cR|425]
7 1-Ethy-butyl H{H{HIH| H [ofH | H|CF |407
78 4-Cyanophenyl H{H[H|H H 0l H H | CF | 2,87
79| 24Dichiophenyl |H|HIH}{H| H ol H | H | CFs | 3,82
. . Cyclo-
. 34 i |H[H H{ H H|H 3,
80]- 3,4-Dichlorpheny H 0 oropyl| 3+53
81l 1,3.3Trimethyrbutyi |H|H|H|H| H o] H | H |CHF.[ 4,29
82| 1,3Dimethy-butyt |H|H|H|H| H o] H | H [CHF:| 4,03
83| -CH(CHs}CHzC(CHa)}r |H|H|H| H |o] H. | H |CHF:| 4.00
"84 34-Dichlophenyt |[H|{H[H|H| M [0/'H | H |{CHF,| 3.92
| 3-Fluor-4-propoxyimino- ) '
85 T ethyl phunyl H|H|H|H|]. H (0] H | H |[CHF.| 452
el 4-Methoxyiminomethyl-
86| phenyl HIHIHIH[ H 0] H | H |CHF,
87| 3-Methyl-1-propytbutyt | H |H |H| H H |0] H| H | CFy|465
88| 3-Methyl-1-ethylbuiyl (H|H|H[{H| H o] H | H | cFs [ 430
89| .1,3-Dimethyt-1-butenyt [H [H|H|H| H [o| H | H | CFs | 4,32
g0 1,3-Dimethykbutyl [(H|H[H[H|. H [2| H | H | cF: | 353
91 4-Bromphenyl H{H|H|H| H |2l H{ H | CF |335
92| 4-Chlor-2-methyiphenyl | H[H|H|H |  H [2| H | H | CF; | 3,66
93| - 34-Dichlophenyl (H[(H|H{H| H [2| H { H | CFs | 357
‘94l 1,2-Dimethyl-butyl |H|H|H[H| H |o|H | H | CF |388
g5 4-Chlor-3-fluorphenyt |H|H|H|H| H |[2{ H | H | CF: {328
(2-Cyclopropyfl)- : ]
% methyieiy Hi{H|H|/H| H Jo| H-] H | CFs | 372
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Nr. z R'|RIRR'| R [n|&*|G']| & "”:g"

97| 3,3-Dimethy-1-butingt | H{H|H|{H| H |0] H | H | CFs | 4,42

98} 4-Brom-3-methyiphenyl | H |H [H}H| H 0] H | H | CFs | 4,06

99| 1,3-Dimethy-butyd | H |H |H|H |-CcOCHs|0| H | H | CF, | 4,56
4-(2,2,2-Trifluor-N-meth- " '

1oo| oxyethanimidoylphenyl | H | H|[H[H[ H "[o| H [ H | CFa [253
2,2-Dichlor-1-methyk- | ., '

101 H H|H o| H CF; | 3.

102 3-Methylbutyt H{H{H|H| H jo| H| H | CFR |3.72

103| . 3,3-Dimethyibutyt |H{H|H{H| H |o| H | H | CF | 3.98

Herstellung der Vorstnfeén der Formel (1)

Beispiel (.1

Erste Stufe (0-1a):

[Sem
HO~ 0 “CF,

Zu einer Lasung von 20,0 g (0,092 mol) Ethyl-2-chior-3-keto-4,4,4-trifluorbutyrat i 100 ml
Toluol tropft man bei ca. 5°C 10,17 g (0,09 Mol Triethylanyin, Danach wird innerhalb von
1 Stunde eine Losung von 7,0 g (0,09 Mol) 2-Mercaptoethanol in 5 ml Toluol zugetropft
und 2 Stunden bei ca. 5°C uachgerfihrt, Die Suspension wird abfiltriert und mit wenig
Toluol nachgewaschen. Das Filtrat wird zuerst mit 50 ml 1N Salzsiure, deon zweimal mit
50 ml gesittigter Natrivmhydrogencarbonatldsung, zuletzt mit 50 ml Wasser gewaschen,

fiber Magnesiumsulfat getrocknet und eingedampft.

el (IT- ) _
s
o
0" “cF, -

Man erhBlt: 18,8g (62% der Theorie) 4,4,4-Trifluor-2-(2-hydroxy-ethylsulfanyl)-3-oxo-

butterstureethylester (vgl. Heterocycles, 1998, 48, 2253-2262).
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Zweite Stufe (II-1b):

ite -1b):
S\ CH, .
o~ O ®
: | _
' 0~ "CF, . '

. Zu einer Losung von 18,7g (0,071 mol) 4,4,4-Trifluor-2-(2-bydroxy-ethylsulfmyT)-3-oxo-

buttersburcethylester (I-1a) in 60 ml Toluol gibt man zuerst 6,253 (0,079Mol) Pyridin und
tropft danach innerhalb von 30 Mimuten bei 20°C 4 g (0,079Mol) Thionylchlorid zn. Auf-
mddamthmkeakﬁmnﬁmdieTmpmurduRmkﬁoﬁmﬁschmgﬁtEim

- gekilhit werden. Nach Ende der heftigen Reaktion wird nock 5 Stunden bei Raumtemperatur

geriirt. Die Miscinng wird filtriert und der Riickstand mit 10 ml Toluol gewaschen. Zum.
Filtrat wird bei ca. 10°C innerhalb von 1 Stunde 10,9 g (0,108 Mol) Triethylamin getropft
md fir 16 Shmden bei Raumtemperatur gerfihrt Das Resktionsgemisch wird znerst
zweimal mit 50 ml 1N Salzséiure, dann zweimal mit 50 mi gesiittigter Natriumhydrogencar-
bonatldsung, zaletzt nrit 50 ml Wasser gewaschen, fiber Magnesiumsulfut getrocknet und
eingedampft. Der Rilckstand wird mit Petrolether/Bssigester (10:1 bis 1:1) an Kieselgel
chromatografiert. )

Man erbalt 12,6 g (594 % der Theorie) 6-Trifluormethyl-2,3-dikydro-1,4-axafhiin-5-
carbonsureethylester (vgl. Heterocycles 1998, 48, 2253-2267).

Dritte Stufe: ' -
S
: CH .
|
_ 0~ cF,

12,6 g (0,05 mol) 6-Triflucrmethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbonsaureethylester (-1b)
und 3,14 g (0,08 mol) Natriunihydroxid werden in 50 ml Wasser 1 Stunde unter Riickfluss
gekocht. Das Reaktionsgemmisch wird ebgekiihit und zweimal mit Dichlarmethan extrahiert.
Die wiissrige Phase wird mit 6 N Salzsiure auf pH 2 angesfuert, dann 5 mal mit Diethyl-
ether extrahiert. Die vereinigtén organischen Extrakte werden iber Natriumsulfat getrocknet

.und eingedampft.

Man ebilt 9.2 g (82 % der Theorie) 6-Triftuormethyl-2,3-dikydro-1,4-oxathiin-5-car-
bonsiure.
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Analog Beispiel (II-1) wurden auich die in nachstehend genanmten Vr.r'bmdlmgm der Formel

wﬁ

HPLC: logP = 1,69 .
R DleseVabmdungxstneumdebm:&nsGegmsmddermhegmdmAmddmg

Beispiel (11-3)
,EI&
HC™ ~0” “CF,

HPLC: logP =1,72 _
Diese Verbindung ist neu und ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung.

ol

Dicse Verbindung ist nen und ebenfalls Gegenstand der vorlisgenden Anmeldung.

Ef

20 4.5 g (21 mmol) 6-Trifluormethyl-2,3-dibydro-1,4-oxathiin-5-carbonsfure (II-1) und 21 g
Thionylchlorid werden in 10 ml Toluol 4 Stunden bei 80°C gexlibrt. Das Ende der Reaktion
wird festgestellt, indem aus der Reaktionsldeung regelmiBig Proben entnommen und mit

Beispie] (I1-2)

10

Beispiel (11-4)

15

Beispiel (1I-5)

Methsnol versetzt werden, wovon dann Dirmschichichromatogramme angefertigt werden.
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Nach Ende der Reaktion werden fliichtige Bestandteile abdestilliert Der Riickstand wird
dréimal mit jeweils 20 ml Dichlormethan verrithrt und wieder eingedampft.

Man erhillt 4,5 g (80 % der Theorie) 6-Trifluormethyl-2,3-dihydro-1,4-oxathiin-5-carbon-
sdurechlorid. Das Produkt wurde charakterisiert, indem eine Probe davon 2 Stunden mit

Methanol gekocht wurde und der so erhaltene &Tﬁﬂumnethyldﬁ-dihydro—l,‘l—mﬂﬁ_in-s-
carbonsiuremethylester mittels GC/MS nnchgemesen wurde,

Herstellnn de.rVorstufeq der Formel
Beispi =1

~-CH,

NH, CH,

Ecste Stufe (I-1a)
| CH:,-l Hy
. N H

- Zu einer LOsung von 15 g (124 mmol) 2-Bihylanilin, 25 g (248 mMoly Triethylamia in 150
ml Dichlormethan tropft man bei 0° C das 15 g (124 mmol) Pivalinsiurechlorid und rithrt 2
Stunden bei 0°C und anachlieBend ohne weitere Kithlung fiir 16 Shinden. Das Gemisch wird
mit Dichlormethan verdinnt, zuerst mit Wasser dann mit *Ammoniumchlorid-Lsung

- . gewaschen, die organische Fhase abgetrennt, Gibex Natriumsulfat getrocknet und eingeengt.

Men ezhillt 25 g (98 % der Thearie) N-(2-Ethyi-phenyl)-2,2-dimetiryl-propionamid.

Zweite Stufe (TT-11)

te Stufe (TT-
H . CH.
2\ ! :I Ha
c|-ﬁ3

7 &
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Zuo emer L5sung ans §,6 g (0,0275 Mol) N-(2-Ethyl-phenyl)-2,2-dimethyl-propionamid (I-
1a) in 150 ml n-Pentan/Methryl-t-butylether (1:1) gibt man unter Argon bei 25 °C zuerst 3,7

g (0,03 Mol) Diazabicyclo[2.2.2]Joctan (DABCO) dann 44,5ml (0,058 mol) sec- .

Butyllithium-L8gung (1,3 moler in Hexsn) und rit weitere 2 Stunden bei der gleichen
Temperatur. Nun wird das Gemisch auf —78 °C geknhit, 3,33 g-(0,0275 Mol) Altylbromid
zugetropft ind 60 Mimiten bej —60 bis —78 °C gerilhrt. Reste von sec-Butyllithium werden

77

durch Zugabe von 30 ml Methanol zersetzt Dag Gemisch wird -auf Raumtemperatur |

erwlrmt, mit 50 ml 5%iger Phosphorsdure geschittelt Die orgenische Phase wird
abgetrermt, -Gber Kieselgel filtriert und mittels pritparativer HPL.C (reversed phase Kiegelgel

" (Cis), Laufmittel: Wasser/Acetonitril 38:62) gereinigt.

Man erbiilt 1,8 g (26 % dex Me) 2,2-Dimcthyi—]\f—[2—(l-methyl-but-3lmyl)-phcnyl]-
propionarmid. - '

Dritte Stufe (TT1-1

NH, CH,
1,58 (6,1 mmol) 2,2-Dimethyl-N-[2-(1-methyl-but-3-enyl)-phenyl]-propionamid (II-16) und

1,2 g (12,2 mmol) konzentrierter Salzsfure werden in 24,5 ml Dioxan 12 Stmden bei 80 °C -

gerfibrt. Das Reaktionsgentisch wird mit 10 ml Wasser versetzt und mit verdinntet
orgenischen Extrakte werden Qber Natriumsulfat getrocknet und eingedsmpft, fber
Kieselgel filtriert (Essigester/Methanol 5:1) und mittels priparativer HPLC (reversed phasc
Kiesclgel (Cyq), Laufinittel: 2%ige Essigsture/Acetoniril 70:30) gereinigt

Man exhilt 0,3 g (30 % der Theoric) 2-(1-Methyl-but-3-caryl)-phenylamin.

Anslog Beispiel (I-1) wurden suth die in nachstchend genannten Verbindungen der
Formel (III) erhaiten:

. Natronlauge alkalisch gestellt und 5 mal mit Essigslirecthylester extrahiert. Dic vereinigten, *
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Beispiel (I11-2
H,N H,
=
H, CH,
HPLC: logP = 1,19

Diese Verbindung ist neu und ebenfalls éegmstmd der vorliegenden Anmelding,

-

CH
H,C 3

"HPLC: logP =23

24(3-Chlor-1-methylpentyl)phesrylamin (III-3) wird erbhalten,.indem roan zumiichst N-[2-(2-
Cyclopropyl-isopropyl)phenyl]-2,2-dimethylpropanamid analog den Beispiclen (III-1a) und
(II-1b) herstellt. In der dritten Stufe wird mit Salzsiure umgesetzt, wobci neben 22~
Cyclopropyl-isopropyl)phenylamin auch die Verbindung (III-3) erhalten wird.

Zu einer Losung von 2,2-Dimettyl-N-[2-(1-methyl-but-3-enyl)-phenyl}-propionamid (UI-1b)
900 mg (3,7 mmol) in 5 ml Chloroform/Wasser (1:1) gibt man nachemander bei
Raumtemperatur 100 mg Benzyltriethylammoniumchlorid und 1 ml 50%ige Natronlauge
tnd riihrt 5 Tage. Das Reaktionsgemisch wird mit 20 m] Chloroform weiter verdiinnt, mit 50
ml Natriumchlorid-Lsung gewnschen, die organische Phase abgetrennt, fiber Netriumsulfat
getrocknet und eingeengt.
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Mm exhlt 800 mg (37 % der Theorie) N-{2-[2-(2,2-Dichlorcyclopropyl)-1-methylethyl}-

phenyl}-2,2-dimethyl-propionamid mit dem logP (pH 2,3) = 3,77.

Diese Verbindung ist neu und ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung.

Zweite Stufe (I1-4b)
' . CH,

Cl
Cl

NH,

800 mg (1,34 mmol) N-{2-{2-(2,2-Dichloroyclopropyl)-1-methylethyl]-pheayl}-2,2-
dimethyl-propiotiamid (ITI-4a) werdeii'in 25 m! Dioxsh gel6st und mit 0,1 ml konzentrierter
Salzsiure versetzt, 72 Stunden bei Raumtemperatur und 24 Stunden bei 80°C gerfibut. Das
Gemisch wird mit Eiswasser verdiinnt, mit kanzentrierter Natranlauge alkslisch gestellt und
mit 50 ml Essigaurcethylester extrahiest. Die organische Phase wird dber Natriumsulfat
getrocknet und bei vermindertem Druck cingeengt. Der Riickstand wird Ober Kieselgel mit
Methanol filtriert -und mittels préperativer HPLC (coversed phase Kicsclgel (Cu),
Laufmittel- 2%ige Posphorsiure/Acetonitril 52:48) gereinigt S

Man erhillt 0,8 g (60 % der Thearie) 2-[2—(2,2-Dich1mcycloprupyl)-1-mcthyleﬂ:3;l]-
phenylamin mit dem logP (pH 2,3) =2,52.

Diese Verbindung ist neu und ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Anmeldung

Die Bestimmung der angegebenen logP-Werte exrfolgte pemiB EEC-Directive 79/831 Armnex
VA8 durch HPLC (High Performsnce Liquid Chromstography) mn einer Phasen-
umkehrsfiule (C 18). Temperatur: 43°C. )

Eluenten fir die Beatimmmg im sauren Bereich GH 2,3); 0,1 % witssrige Phosphorsire,

- Acetonitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acetonitril.

Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffatomen),
deren LogP-Werte bekennt sind (Bestimmung der LogP-Werte anhand der Retentionszeiten
durch lineare Interpolation zwischen zwei anfeinanderfolgenden Alkanonen).

Die lambda-max-Werte wurden en Hand der UV-Spekiren von 200 mm bis 400 nm in den
Maxima der chromatographischen Signale ermittelt.

g/
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Venturis - Test (Apfel) / prnteh‘h-r

Lmttcl : 24,5 Gewichtsteile Aceton
245 Gew:chtsteﬂe Dimethylacetamid
Emulgator : -1 QGewichisteil AIkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Hemstellung einer zwechnl.ﬁigcn Wirkstoﬂ'zu'badtmg vexmischt man 1 Gewichisteil .
Whhhﬁ'.nﬁtdmmgegeb_mmMmgepMsunMRddenulgamrmdmdmmt das -
Konzentrat mit Wasser auf dis gewlinschie Konzentration.

.. Zar Pritfung suf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der WirkstofEzuberei-

tung in dér angegebenen Aufwandmenge besprilht. Nach Antrocknen des Spritzbelages
werden die Pflanzen mit einer wiisarigen Konidiensuspension des Apfelschorferregers Ven-
turia inasqualis inokuliert und verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 100 % relativer Luft-

feuchtipkeit in einer Inknbationgkabine.

Die Pflanzen werden dann im Gewtichshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luftfeuch-
tigkeit von ca. 90 % sufgestellt. '
10 Tage mch der Tnokulation erfolgt die Answurhmg. Dabei bedeutet 0% ein Wirlamgsgrad,

derdem;mgendcr]lonho]lemtqmc}n,wihrmdmanhmgsgmdm 100 % bedeutet,
dushmBeﬁ]lbeobachmtwud.

. Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen aus der folgenden Tabelle

&2

-
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Tabelle A:
Ventiria - Test (Apfel) / protektiv
' . Aufwandmenge an
Bsp._' ) Wirkstoff Wirkstoff in g/ha % Wirkungsgrad
3
12 N 00 100
0" “CFy ng
. @ F
[ [ H ' 100 100
.
S §
s @ '
N
EI&H - |
20 0~ cF, O 100 88
CF3
s
N
18 E]:ﬂ\“ 100 100
0~ TCFHC . .
H,C CH,
[ I ﬂ 100 100
ihade
c
cl

Y3
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Tabelle A:
Venturia - Test (Apfel) / protektiv
. Aufwandmenge an .
Bsp. Wirkstoff Wirkstoff in g/ha % Wirkungsgrad
CIL¥T
0~ CF, O
21 -100 100
T/
H,C\ﬁo
. Oy _
| H
T
22 100 100
N/.
P
H:‘:J, _
S
2 l: Iﬂ\u : 100 98
| To”7 TCcR e CH,

e cH,

&
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Botrytis - Test (l.loilme) / protektiv
Lasungsmittel : 24.5 Gmchtstmle Aceton

24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid
Boulgator: | 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstofizibersitung vermischt man 1 Gewichtsteil
" Wirkstoff mit den engegebenen Mengen LOsungsmittel und Emulgater uod verdfimt das

KonmhntmitWamquufdiegcwﬂnmthonmtnﬁon.

Zur Prifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffmberei-
tung in der angegebenen’ Aufwandmenge bespritht. Nach Antrocknen des Spritzbelages
werden auf jedes Blatt 2 Kleine mit Botrytis cinerea bewachsene Agarstiickchen aufgelegt

"Die inckulierten Pflanzen werden in einer abgedimkeiten Kammer bei ca. 20°C und 100 %

relativer Luftfenchtigieit anfgestellt.

2 Tage nach der Inolaulation wird dic GroBe der Befullsflecken suf den Bifittern susgewertet,
Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend

ciz Wirkungagrad van 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.

'Wirl:s'toﬁ'e, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen auns dﬂ'folgmdm Tabelle
hervor.

es
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Tabelle B:
Botrytis - Test {Bohne) / protektlv
* | Bsp. Wirkstoff mntg?ﬂgleh:ﬁ % Wirkungsgrad
N 500
o CF, HC"
@ F-
N )
A0
17 0~ “CF, g 500 - 86
cl
a .
i
A0
20 [ NoNer, @ 500, 100
&,
: X
18 ETEH 500 100
0~ “CF,H,C
H,C™ "CH,
18 0~ CF, g ' 500 100
Cl
a

b
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Tabelle B:
Botrytis - Test (Bohne) / protektiv *
Bsp. Wirkstoff Amm;h:“ % Wirkunigsgrad
ca
oy 500 100
T/
HC\ O
CH,-
ses:
= )
22 500 100
N
J "’
H,C
. .
2 [ | H 500 - 100
0~ “CF,H,C o
HC” “CH,

¥F
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Beispiel C
Alternaria-Test (Tomate) / protektiv

Losmgemiticl: 49 Gewichsteile N;N-Dimethylformamid
Exmulgator: 1 Gewichisteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Hérsl:llmg. zweckmilBigen Wirkstoffzobereitng vermischt man 1 Gewichtsteil
WﬁhbﬂmitdmmgegebmmMmgu;IbnmgmﬁtﬁelmﬂEnmlgabrmdvq‘dﬁmtdu

" Konzentrat mit Wasser auf die gewinschte Konzentration.

Zur Prifing suf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzen mit der
Wirkstoffzubereitmg in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandiung
werden die Pflanzen mit einer Sporensuspension von Alternaria solani inckuliert und stehen

" danm 24 h bei 100 % relativer Feachte und 20°C. AnschlieBend stehen die Pflanzen bei 96 %

relativer Luftfeuchtigkeit und einer Températur van 20°C.

7 Tage pach der Inoknlstion erfolgt dit’ Answertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad,
der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend 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 C: _ -
ternaria-Test (Tomata) / pioi:ektlv )
Bsp. Wirkstoff Avm‘m“g;;“ % Wirkungsgrad
28 E QL ' - '
0™ cr, O H, 750 100
Cl
’ :
2 | *© 750 100
19 750 100
21 @ . 750 . 100
N -
HC O
CH,

&7
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Beiagiel I
Puccinia-Test (Weizen) / protektiv

Losungsmittel: - N;N-Dimethylacetarnid
Emmlgator: Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung ciner zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Enmlgator und verdfinnt das

" Konzeatrat mit Wasser auf die gewdinschte Konzentration.

Zur Prifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffmberei-
tung in der mmgegebenen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages

werden die Pflanzen mit ciner Konidiensuspension von Puccinia recondifs bespritht. Die
"Pflanzen verbleiben 48 Stunden bei 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer

Die Pflanzen werden dann in einem Gewichshaus bei einer Temperatur von ca. 20°C und
einer relativen Luftfeuchtigkeit von 80 % aufgestellt, um dic Entwicklung von Rostpusheln
o begiinstigen.

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

" Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von

lOO%bednﬂzt,dmhinBeﬁl]beo'bnchMWird.

Wuhlnﬂ'e,Atd‘wmdmngm,Lbsmgmltthmgm, Emuﬂgahnmmgmundechmgeb—
nisse gehen aus der folgenden Tabelle hervor.
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Tabelle D;
Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
- Aufwandmenge - % Gewichisteile
Bsp. Wirkstoff an Wirkstoff in ) LSsungsmittel/
VR g/ha Wirkungsgrad Emuigator
18 500 100 25/0.6
17 500 86 25/0.6
L I
35 Efﬂ < 00 88 25/0.6
35 0~ “CF, @ | 5 A
F . _ )
oy | '
19 0~ CF, | O . 500 100 25/0.6
) - - - q- . -
i _ &
2 [Tlu 500 100 25/0.6
0~ “CF,H,C cH,
BT
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Tabelle D:
Puccinia-Test (Weizen) / protektlv
Aufwandmenge % Gewichisielle
Bsp. |. Wirkstoff an Wirkstoff in |,, . Lésungsmiitel/
. ' gha Wirkungsgrad Emuigator
ey
. 24 o~ CF, @ 500 100 25/0.8
F
" 38 500 88 25/0.6
37 500 93 25/0.6
36 500 100 25/0.6
1 56 500 88 25/0.6
s
|
O
H,C

72
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ITabeIIe D:
Pucclinia-Test (Welzen) / protektiv .
‘| Aufwandmenge % Gewichtsteile
Bsp. Wirkstoff an Wirkstoff in Lésungsmittel/
gha Wirkungsgrad Emulgstor
57 E ! ﬁ
o™ cF, 500 88 25/0.6
F
) . Br
( -
N .
54 [ | H 500 100 50/1.0
.07 TCFHC
H,C CH,
[ T VY.
29 0~ “CF, O 500 94 50/1.0
) -
CF,
. S
A0
53 0~ “cF, O 500 100 -50/1.0
(o
: CF,
[SI[LH c : 50 86 50/1.0
79 o “CF, @ 0 .
Cl
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Tabelle D:
Puccinla-Test (Welzen) / protektiv -
. . _ |Aufwandmenge o Gewichisteile
Bsp. Wirkstoff an Wirkstoff in |, .| LBsungsmittel/
. gha erkl_mgsgra?d Emuigator
23 500 89 50/1.0
27 500 88 50/1.0
82 500 100 50/1.0

et
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Patentanspriiche
1. Oxathiincarboxarmide der Formel (T)
@,
5 in welcher _
G for Halogen, Triflvormefhyl, Diflucrmethyl oder Cyclopropyl steht,

10

15

20

30

G’undG’mnbhhgigvmsina_ndaﬂh'Wmstoﬁ'odeerhylsmbm, '

o

fiir 0,1 oder 2 stekht,

R, R R® und R* unabhingig vencinander fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl,

RS

R‘

iso-Propyl oder Methylthia stehen,
filr Wasserstoff, C:-CrAlkyl CrCrAJkylﬂllﬁnYl C-CeAlkylsulfonyl, C,-
Co-Allooxy-Cr-Cesllyl, Cs-Cy-Cycloalkyl; C;-CHalogenalkyl, C,-Cy-Halo-
smtﬂ:yltho; C:-Q-Hﬂosmﬂkylﬂulﬁnyl C;-C-Halogenzlkylsulfonyl, Ha-
-C.-nlknwy-C:-Q-nlkyl, Cs-Cy-Halogenoycloslkyl mit jeweils 1 bis
9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, Formyl-C;-Cy-alky), (Ci-Cr-Alkyl)-
carbonyl-C;-Cs-alkyl, (Cy-Cs-Alkeney)carbanyl-Cy-Cs-alkyl; (C;-Cs-Halogen- -
alicyl)carbonyl-Cy-Cy-alkyl, (C;-Cs-Halogenalkoxy)oarbonyl-C,-Cs-alky} mit
jeweils 1 bis 7 Fluar-, Chler- und/oder Bromatomen, (C,-Cs-Alkyl)carbonyl-
C1-Cs-halogmalkyl, (Cy-Cr-Alkcoxy)carbonyl-Cy-Cs-halogenalicyl mit jeweils
1 bis 6 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, (C,-Cy-Halogenalkylcarboryl-
C;-Cy-halogenalkyl, (C;-C;-Halogenalkoxy)carbonyl-C,-Cy-halogenalicyl mit
jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; -con' -oom’n'
odammmt"’mm. '
fiir Wasserstoff, CrCrAIkyl Cy-Cr-Alkoxy, C:-CrAlhmY-C:-Co-lﬂryl Cy-

" CeCycloalkyl; C,-Cs-Halogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-Cy-Cy-

alkoxy-C;-Cy-alkyl, C;—C'—Halogmqycloa]kﬁ mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen; -COR" steht,

R"und R® vnabhiingig voncinander fir Wasserstof, C,-Cy-Alkyl, Cy-Co-Alkaxy-C;-

Cyalkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Halogen-C;-Cy-alkoxy-Ci-
Cetlkyl, Cy-CrHslogencycloalkyl mit jeweils 1° bis 9 Fluor-, Chlor-
und/oder Bromatomen stehen, ;
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R’de'auBuﬂmgundnmnﬁtdeﬁcbloﬂ'atom.mdudegeﬂmdmdnd,

«inen gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C;-Ci-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 bis 8

_ Ringatomen bilden, wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benach-

berte Heteroatome aus der Reihe Saverstoff, Schwefel oder NR™ enthalten
kamm, .

R° tnd R™ unabhfingig voneinander fir Wasserstoff, Cy-Cy-Alkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl;

c,-c.-HnJogmlkyL Cs-Cr-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,

or- und/oder Bromatomen stehen,

R’de“nuBudmgcmcmmnnntdemShcksmﬂiwm,mdumgebmdmsmd,

R“

cinen gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch
Halogen oder C;-Cy-Alkyl substituierten geskttigten 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
fiir Wasserstoff, C,-Cs-Alkyl, C,-Ce-Alkoxy, C,-Cy-Alkoxy-Cy-Cy-alkyl, Cs-
CsCycloalkyi; C,-Cs-Halogenslkyl, C,-C¢-Halogenaikexy, Halogen-Ci-Cy-
alkoxy-C,-Cealkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit’ jeweils 1 bis 9 Fluor-
Chlor- und/oder Bromatomen steht,

. filr Wasserstoff oder Cy-Ce-Alkyl stelt, -
; fir Z¥, 7%, 7% oder Z* steht, worin

fir gégebencénfalls einfach bis finffach, gleich oder verschieden substi-
'tmedes thyl steht, .

for gegebe.nmfa]]s einfach od:r mehrfaoh, gle:ch oder vuschledm sub-
stituicites Cycloalkyl oder Bicycloalky! steht,

" fitr unsubstitiertes Cr-Ca-Alkyl oder fir einfach oder mebrfach, gleich

oder, verschieden durch Halogen ‘vnd/oder Cy-Co-Cyclolkyl substituiertes
C,-Car-Alkyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls ein-
fach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen und/oder C;-Ce-
Alkyl substituiezt sein kenn,

ﬁlrjcwu'ls gegebenenfalls emfnchodu'mdn-fnch, gleich oder verschieden
‘durch Halogen und/oder Cy-Ce-Cycloslkyl substituiertes Cp-Cag-Alkenyl

oder C-Cyo-Alkiny] steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenen-
falls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen
und/oder C,-C,-Alkyl substituiert sein kann,

76
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R, R? und R® unabhiingig voneinander for Wasssrstoff oder Fluor stehen und

Z wnd R’ gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden gind, einen
gegebenenfalls substituierten 5- oder 6-glledng=n carbocyclischen oder
hetn'ocychmhmkmgbﬂdm.

Oxathiincarboxamide der Formel (T) gem&8 Anspruch 1, in welcher

@'  fir Fluor, Chlor, Brom, lod, Trifluormethyl, Diftuormethyl oder
Cyclopropy),

G* und G* unabhiingig voneinander flir Wasserstoff oder Mettryl stehen,

n fiir 0 oder 2 steht. .

Oxsthiinéarboxamide der Formel (T) gemaB Anspruch 1, in welcher
R®  fiir Wasserstoff steht.

Oxathiincarboxantide der Formel () gerniB Anspruch 1, in welcher
R'  fir Wasserstoff, Fluar, Chlor oder Methy steht,

R* - -filr Wasserstoff, Fluor, Chlar, iso-Propyl oder Methylthio steht,

R fir Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Methyl steht,

'R*  filr Wasserstoff, Fluor, Chlor oder Methyl steht.

Ontlﬁincarbmnddedm'Formd(I)ngBAnspmchl,inwelchu".
Z  firZ'steht, .
_Z1 fir pgegebenenfalls einfach bis finffach, gleich oder verschieden

substituiertes Phenyl, wobei die Substituenten aus der Liste W' ausgewXhit

gind,

W'  fiir Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl,
Thiocarbamayl;
joweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Hydroxyalkyl, Oxoalkyl,
Alloxy, Alkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, Dialkoxyulkyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfiny] oder Alkylsulfonryl mit jeweils 1 bis 8 Kohlenstoffatomen;
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl Odﬂ' Alltenryloxy mit jeweils
2 bis 6 Kohlenstoffatomen;
jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkyl, Halogenalkoxy, Halo-

genelkylthio, Halogenalkylsuifinyl oder Halogenalkylsulfory! mit jeweils 1.

bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 13 gleichen oder verschiedenen Halogen-
atomen;
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jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halogen-
alkenyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 11 gleichen
oder verschiedenen Halogenatomen;

jewels geradkrttiges oder verzweigtes Alkylamino, Dislkylamino, Alkylcar-
bonyl, Alkylcarbonyloxy, Albxycn'bony] Alkylaminocarbonyl, Dialkyl-
aminocarbonyl, Arylilkylaminocarbony], Dialkylaminocarbonyloxy mit 1
bis 6 Kohlenstoffatomen in den jeweiligen Kohlenwasserstoffketten, Alke-
nylcarbonyl oder Alkinylcarbanyl, mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den
jeweiligen Kohlenwasserstoffketien;

Cycloalkyl oder Cycloalkyloxy-mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen;
jeweils gegebencnfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch

Flisor, Chlor, Oxo, Methyl, Trifluormethyl oder Ethyl substituiertes, jeweils

zweifach verknfipftes Alkylen mit 3 oder 4 Koblenstoffatomen, Oxyalkylen

mit 2 oder 3 Kohlenstoffatomen oder Dicxyalkylen mit 1 oder 2 Kohlen-

stoffatomen;
Q‘l
o

Q' fir Wasserstoff, Hydroxy oder Alkyl imit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen,
Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kobilenstoffatomen uad 1 bis 9 Fluo-,
"Chlor- und/oder Bromatomen oder Cycloalkyl mit 1 bis 6
Kohlenstoffatomen steht und.

Q*  fir Hydroxy, Amino, Methylimirio, Pheny), Benzyl oder fir jeweils
gegebenenfalls durch Cyspo, Hydroxy, Alkoxy, Alkylthio, Alkyi-
amino, Dialkylamino oder Pherryl substituiertes Alkyl oder Alkaxy
mit 1 bis 4 Kohlenstoffastomen, oder fir Alkemyloxy oder
Allimyloxy it jeweils 2 bis 4 Kohlénstoffstomen steht,

mmejewelhgegebmmﬁﬂsmkmgmlmnﬂchblsdrmﬁnhdmh

Halogen, lmdlodergm:ﬂmﬂ:gesodermmgtes Alkylodn‘Alknxymlt 1

bis 4 Kohlenstoffatomen substituiertes Phenyl, Phenoxy, Phemyllihio,

Benzoyl, Benzoylethenyl, Cinnamoyl, Heterocyclyl oder Phenylalkyl,

Phenylalkyloxy, Phenylalkylthio, oder Heterocyclylatkyl, mit jeweils 1 bis 3

Kohlenstoffatoren in den jeweiligen Alkylteilen, steht.

6. Oxaﬂnmm-boxa:mdeda-Fozmcl(l)gmﬂAnmuchl in welcher

Z

for 72 steht,

99
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fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden
durch Halogen und/oder C-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl oder Bi-
cycloalkyl mit jeweils 3 bis 10 Kohlenstoffatomen steht.

7. Oxathiincarboxamide der Formiel () gemi8 Anspruch 1, in welcher

Z
Z!

fir Z* steht,

fitr unsubstituiertes Cr-Ca-Alkyl oder fir einfach oder mehrfach, gleich
oder verschieden durch Fluor, Chlor, Brom, Iod und/oder Cy-C¢-Cycloalkyl
substituiertes C;-Cao-Alkyl steht, wobei der Cycloalkylieil scinerseits gege-
benenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor, Chler,

- Brom, Iod, C;-C-Atkyl imd/oder 'Cy-Cy-Halogenalkyl substituicrt sein kann,

steht,

8.  Oxathiincarboxamide der Formel (I) gem#f Anspruch 1, in welcher

z
z

fir Z* steht, .
filr jeweils gegebenenfalls cinfach oder mehrfach, gleich oder verschieden

durch Fluor, Chlor, Brom, Iod und/oder C;-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cy- -

79

Car-Alkeny]l oder C;-Cy-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil mn:rlell: )

gegebenenfalls einfach bis viexfach, gldchodﬁvuschiedendmchl'?luor,
C.l?]ur, Brom, Iod, C;-C,-Alkyl' und/oder C;-Cy-Halogenalkyl substituiert
sein kanm, steht '

9., Verfahren zum Herstellen der Oxathiincarboxamide der Formel - (1) “gemaB
Anspruahl.dadmclggnk;mmiuhne@.dnu

8)

Oxathiincarbonsiurederivate der Formel (II)

(ﬂ).,
Gi__S .
e -
GZ (o) G? .
in welcher

G', G*, G’ und  die in Anspruch 1 sngegebenen Bedeutungen haben,
X'  fir Halogen oder Hydroxy steht,

mit Anilin-Dexivaten der Formel (1II)
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RZ
R R
HN m
R Z
n welcher

R, R, R, R, R und Z die in Anspruch 1 angegebenen Bedeuhmagen haben,

gegebenenfalls in Gegenrwart eines Katalyssiors, gegebenenfalls in Gegen-
. wart cines Kondensationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Siure- -
. bindemitiels und gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdGommgemittels

umsetzt, oder

Halogenoxathimearboxamide dexr Formel (IV)

. R®
. R1 - R!
(ﬁ)..
Gi__S .
be e L.
& ~o” ¢! R X
in welcher
G, 6 G, n R, R R, R mnd ®° die in Anspruch1 angegcbenen

Bedeutungen haben,
x? fur Brom oder Iod steht,

mit Boronsfure-Derivaten der Formel (V)

A‘-o—l?—o-A’ ™
21

in welcher -

7' diein Anspruch 1 angegebenen Bedeutmgen hat und -

A' und A? jeweils fitr Wasserstoff oder zusammen fiir Tetramethylethylen
steben,

in Gegenwart cines Katalysators, gegebenenfalls im Gegenwart eines Sure-
bindemittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnmungsmittels
umsetzt, oder )

JOO
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Oxathtincarboxammid-B oromsfure-Derivate der Formel (VI)
R

‘=1

R
%I&“
GSIS
| - .
> o G‘Rs B oD

AL0" “o-At

in welcher )

&, & G’,.n, R, R, R, R* und R® dic in Anspruchl angegebenen
Bedeutungen haben, ' _

A’ und A* jeweils fitr Wassersioff oder zusanmmen fir Tetramethylethylen
stehen,

mit Phenyl-Detivaten der Formel (VID

b & AL

in welcher

Z! die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat tmd
X*  fir Chlor, Brom, Iod oder Triflubrmethylmlfonat stelt,

in Gegenwart ejnes Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines S#ure-
bindemittels ind gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinmmgsmittels
umsetzt, oder

Hslogenoxathiincarboxamide der Formel (IV)

in welcher

G, G G, n R, R, R, R und R° dic in Anspruch} angegebenen
Bedeutungen haben, '

X*  fir Brom oder Iod steht,

mit Phenyl-Derivaten der Formel (VII)

x—z' . (D
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in welcher

VA dieir-n Angpruch 1 angegebenen Bedeutungen hat und
X*  fir Chlor, Brom, Jod oder Trifluormethylsulfonat steht,

in Gegenwart cines Palladium- oder Nickel-Katalysators und in Gegenwart
von 4,4.4'4' 55,5 5Octamethyl-2,2"-bis-1,3,2-dioxaborolan, gegebenenfalls
in Gegenwarl eines Sfurcbindemittels und gegebenenfalls in Gegenwart
cines Verdimmmgamittely umsetzt, oder

GI | hll R‘ (I!):
; GF X

in welcher

G, @ @, o, R, R, B, R* und R’ dic in Anspruch1 angegebenen

- x fitr jeweils gegebenenfallz einfach oder mehlrfach, gleich oder ver-

schieden durch Halogen und/oder C;-Ci-Cycloalkyl substituiertes
Cy-Co-Alkeny] oder Cy-Cap-Alkiny] stehit, wobei der Cycloalkyhteil
seinerscits gegebenenfalls dirch Halogen und/oder Cy-Ce-Alkyl
. substituiert sein kann,

gegebmenfaﬂsinGegmw:_ﬂeinesVudﬂmnpgmﬁ&elsmdgegnbmmﬂﬂs
in Gegenwart eines Katalysators hydriert, oder

Hydroxyalkyloxathiincarboxamide der Formel (VII)

R!
, (ﬁ).. R R® _ :
R x*
G 0~ G

in welcher

jo2
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G, G G n, R, R% R’, R* und R® dic in Anspruch 1 angegebenen
Bedenhimgen haben,

X*  fur gegebenenfalls musdtzlich einfach oder mebrfach, gleich oder
verschieden durch Halogen iumd/oder C5-Cg-Cycloalkyl substituiertes
Cy-CarBydroxyalkyl stebt, wobei der- Cycloalkyleil seinerseits ge-
gebenenfalls durch Halogen und/oder C,-Ce-Alkyl substituiert sein
kann,

geéebmmfﬂlnin Gogenwart cines Verdtionungsmittels und gegebenenfalls
in Gegenwart einer Sure dehydratisiert, oder

Halogenoxathiincarboxamide. der Formel (IV)

R?
1 R
@ 8 Y

G’IS ot

) I )
e o R‘ x
in welcher
G, G, G n R, R, R, R"de’dlemAnsptunhlmgcgebcnm

" Bedeutungen haben,

x? filr Brom oder Iod stebt,

mit einem Alkin der Forme] (IX)
HC=—A’ (0
_ in welcher

A®  fiw jeweils gepebenenfalls cinfach oder mehrfach, gleich oder ver-
schieden durch Halogen und/oder Cy-Co-Cycloalkyl substitiiertes
- CrCas-Alkyl steht, wobei der Cycloalkyiteil seinerseits gegebenen-
falls durch Halogen und/oder C;-Co-Alkyl substitiert sein kemn,

oder einem Alken der Formel (X)
.7
A 0.

in welcher
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A®, A" und A" unabhiingig voncinander jeweils fiir Wesserstoff oder gegebe-
nenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halo-

gen und/oder C-Ce-Cycloalkyl substituiertes Alkyl stehen, wobei

der Cycloalkylteil scinerseits gegebenenfalls durch Halogen und/
oder Cy-Cy-Alkyl subatituiert sein kann umd . die Gesmmtzahl der
Kohlenstoffatome des offenkettigen Molekiilteils die Zshl 20 nicht
tbersteigt,

gqﬁtﬂumﬁﬂsh:unnwut:hﬂstﬂmmmnpmﬂmmggqphmuﬁﬁhin
Gegenwart eines Siurebindemittels tnd in Gegenwart eines oder mehrerer
Katalysatoren umsetzt, oder

Ketone der Formel (XT)-
@ o

GY g ¢D.

X

¢~ "o !

in welcher

G, G @ n R, R, R, R und R’ die in Anspruch 1 angegebenen
Bedeutungen haben, . .

A’  fir Wasserstoff oder gegebenenfalls einfach oder mehbrfach, gleich

oder verschieden durch Halogen und/oder Cs-C-Cycloalkyl substi-

tuiertes C-Cyy-Alkyl stebt, wobei der Cycloalkylteil semerseits ge-
gebenenfalls durch Halogen und/oder C;-Cy-Alkyl substituiert sein
karm,

mit einer Phosphorverbindung der allgemeinen Formel (XII)
Aw_-Px - (xn-)-

in welcher

- A®  fir gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden

durch Halogen und/oder Cs-CsCycloalkyl substituiertes Cy-Cig-
Alkyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls
durch Halogen und/oder C;-Cy-Alkyl substituiert sein karm,

/64
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fiir eine GTUPPim 'P+(CGH5)! CT, 'F(CGEl)! Br, o (C‘Hi)-‘ L,
“P(=0)(OCH:} oder -P(~O)OCHsh stelt,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinmungamittels umsetzt, oder

Oxaﬂ:iincnbonmidn der Formel (Ib)

-
@,

'.'I:—Z

G, G’G'n,R' R?, R’ R* und Z die in Anspruchl angegebenen

Bedenhmgen haben,

mit Hilogeniden der Formel (XII)

R cam

in welcher

Rs-l

fir C-Cs-Alkyl, Cr-Ce-Alkylsulfinyl, C;-Ce-Alkylsulfonyl, C,-Cs-
Alkoxy-Ci-Ce-alkyl, Cs-Cy-Cycloalkyl;. Ci-Ce-Halogenalkyl, C,-Cy-

Hﬂogr.m_]kylﬂ:io, C1-C-Halogenalkylsulfinyl, C,-Cy-Halogenalkyl- -

sulforyl, Halogen-C,-C,-alkoxy-C,-Cy-alkyl, C;-Cy-HalogenGycloal-
kyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen, For-

m)’]'crcrl]kyl- (Cx-C:-ARyl)wbonyl-C,-C,-alkﬁ, (C,-C,-Alk; .

axy)earbonyl-C;-Cy-alkyl;  (Ci-Cs-Halogenalkyl)oarbonyl-Cy-Cy-
alkyl, (C,-C;-Halogenalkoxy)carbonyl-C,-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis
7 Fluor-, Chior- und/oder Bromatomen, (Ci-Cy-Alkyl)carbanyl-C;-
Cy-balogenalkyl, (Cr-Cy-Alkoxy)carbonyl-Ci-Cyhalogenalkyl it
jeweils 1 bis 6 Fluor-, Chlot mdlodm‘Bromtnmm.(C.—C,—
Hﬂosmﬂkyl)eﬂbmvl-cz—crhﬂoxmnﬂ:rl, (C,-Cy-Halogenalkoxy)-
carbonyl-C,-C;-halogenalkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-,- Chlor-
und/oder Bromatomen; -COR®, -CONR'R® oder -CH.NR'R™ steht,

R% R, R, R’de'“d:emAnsprunhlmgegebmmBedeuﬂmgmhnbm,

x*

fitr Chlor, Brom odex Iod steht,

/05
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in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdinnungsmittels um-
seizt.

. 10.  Mittel Zp Beldimpfung umerwinschter Mikroorganismen, gekmmnchnet durch -
5 emmGehaltmmmdestmsOnﬂnmcnbunmddumeel(l)gemiBAn— '
spruch 1 nebea Streckmitteln und/oder oberflichensktiven Stoffen.

11.  Verwendmg von Oxathiincarboxamiden der Formel (T) gemiB Anspruch 1 zur Be-
kimpfimg unerwiinachter Mikroorganiamen.
10 - -
12.  Veafahren zur Bekimpfung uncrwiinschter Mikroorganismen, dadurch gekennzeich-
net, duge man Oxathiincerboxemide der Formel (T) gemiB Ansprush 1 euf die ¢
Mikroorganismen und/oder deren Lebensraum susbringt. '
15 13 Vefahren zur Herstelhng von Mitirh zur Bekimpfing unerwinschter Mikroorga-
nismen, dadurch gekennzeichmet, dass man Oxathimcarboxamide der Formel (I) ge-
mit Anspruch 1 nit Streckmitteln und/oder oberflichensktiven Stoffen vermischt.

14.  Halogenoxathiincarboxamide der Formel (V)

20

¢, G, G, n R, R R, R und R’ die.inAmpmh 1 augegebenen Bedeuhmgen
. . haben, und
X*  fir Brom oder Iod steht.
15.  Oxathimcarboxamid-Boronsilure-Derivate der Formel (V)
’:[& :

A-OO-A
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in welcher
G, @, G’ o, R, R, R’, R ind R die in Anspruch 1 angegebenen Bedsutungen
haben und

16.

10

15

17.

18.

20

A® und A* jeweils fiir Wasserstoff oder zussromen fir Tetramethylethylen stehen

Iﬂwﬁumynﬂqdaxtﬂﬂhm:uboxnnﬁdedhr!knnuﬂ(Vﬂﬂ)

Q)

ﬂItUi;E om,
in wel

G\ & G’,n,R‘ R’ R, R" und R’ dié in Anspruch 1 angegebenen Bedeuhrgen
haben und

X’  fir gegcbenenfalls zusitzich cinfach oder mehrfach, gleich oder ver-

' schieden durch Halogen und/oder Cy-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cr-Cao-
Hydroxyalkyl stcht, wobei der Cycloalkylteil scinerseits gegebenenfalls
durch Halogen und/oder C;-C,-Alkyl substituiert sein knan.

o o ok

Anilin-Derivaten der Forme] (1) ausgewihlt aus

HET NF cn; H,C CHy H,C c,é'
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OXATIINCARBOXAMIDAS.
Campo d¢ Ia invencién

La presente invenci6n se refiere a nuevas oxatiincarboxamidas, a varios
procedimientos para su obtencién y a su empleo para 1a lucha contra microorganismos
indeseados.

wm

Se sabe ya que un gran nimero de carboxamidas presenta propiedades
fungicidas (véanse, por ejemplo, las publicaciones EP-A 0 591 699, EP-A 0 545 099,
DE-OS 16 17 921, JP-A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A 8-176112, JP-A 53-
72823 y US 3,657,449).

De este modo, se han dado a conocer ya algunas 6-metil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-
S-carboxamidas. De manera ejemplificativa pueden citarse la N-(4'-flior-1,1'-bifenil-2-
il)-6-metil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxamida y la (6-metil(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
il))- N[2-(2-metilpropil)feniljcarboxamida por la publicacién EP-A 0 545 099, la (6-
metil(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il))-N-(2,4,6-trimetilfenil)carboxamida por la publicacién
DE-OS 16 17 921, Ia N{2<1,3-dimetilbutil)fenil](6-metil(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
il))carboxamida por la publicacién JP-A 10-251240 y la (6-metil(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-
5-il))-N-(2-metilfenil)carboxamida por la publicacién US 3,657,449. La actividad de
estos productos es buena pero, sin embargo, deja mucho que desear en algunos casos,
por ejemplo, con ocasién de cantidades bajas de aplicacitn.

Deacsipcitn detallada de Ia j i
Se han encontrado nuevas oxatiincarboxamidas de la férmula (I)

/log
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R2
R! R’
(ﬁ)..
3
GISI ? R‘ (I)v
G ~o” G’ Rz

en la que

GI

significa halégeno, triflGormetilo, difiiormetilo o ciclopropilo,

G? y G’ significan, independientemente entre sf, hidrégeno o metilo,

significa 0, 1 0 2,

R', R?, R' y R* significan, independientemente entre sf, hidrégeno, fldor, cloro,

RS

metilo, iso-propilo o metiltio,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alquilsulfinilocon 1 a
6 itomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 ftomos de carbono, alcoxi con 1
a 4 §tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 stomos de carbono, cicloalquilo con 3
a 8 itomos de carbono; halégencalquilo con 1 a 6 fitomos de carbono,
halégenoalquiltio con 1 a 4 fitomos de carbono, hal6genoalquilsulfinilo con 1 a
4 ftomos de carbono, hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 §tomos de carbono,
hal6geno-alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono, hal6genocicloalquilo con 3 a 8 dftomos de carbono com,
respectivamente, 1 hasta 9 ftomos de flGor, de cloro y/o de bromo, Formil-
alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 ftomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, (alcoxi con t a 3 dtomos
de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 fitomos de carbono; (halégenoalquilo con
1 a 3 &tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,
(haldgenoalcoxi con 1 a 3 tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 stomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 itomos de flGor, de cloro y/o de
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bromo, (alquilo con 1 a 3 Stomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a
3 ftomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-
hal6genoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 6
tomos de flfior, de cloro y/o de bromo, (hal6genoalquilo con 1 a 3 ftomos de
carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (hal6genoalcoxi
con 1 a 3 Atomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo 1 a 3 ftomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 dtomos de flGor, de cloro y/o de
bromo; -COR®, -CONR'R? o -CH,NR’R",

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 6 tomos de carbono, hal6genoalcoxi con 1 a 6 itomos de carbono,
hal6geno-alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de
carbono, halégenociclogiquilo con 3 a 8 #ftomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de flor, de cloro y/o de bromo; -COR",

R’ y R? significan, independientemente entre sf, hidrégeno, alquilo con 1 a 8 ftomos

de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono, cicloalquilo con 3 & 8 &tomoa de carbono; hal6genoalquilo con 1 2 8
ftomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1
a 4 itomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 fitomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 ftomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R’ y R® significan, ademés, junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estfn

enlazados, un heterociclo con 5 hasta 8 &tomos el anillo, saturado,
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

JLO
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contener el heterociclo 1 o 2 heteroftomos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre 0 NR,

R’ y R" significan, independientemente entre sf, hidrégeno, alquilo con 1 a 8 &tomos

de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 §tomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a
8 Atomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 ftomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R’ y R” significan, ademfs, junto con el ftomo de nitrégeno, con el que estéin

R"

R12

enlazados, un heterociclo con 5 hasta 8 &tomos el anillo, saturado,

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 heteroftomos més, no contiguos, de la serie

formada por oxigeno, azufre o NRY,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 8 fitomos de carbono, alcoxi con 1 a 8

ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4

dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 ftomos de carbono; halégenoalquilo

con 1 a 6 &tomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono,

halégeno-alcoxi con L a 4 stomos de carbono-alquilo con 1 a 4 §tomos de

carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 #tomos de carbono conm,

respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de flior, de cloro y/o de bromo,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono,

significa Z', 7%, Z* o Z*, donde

Z! significa fenilo substituido, en caso dado, de una hasta cinco veces, de
forma igual o de formas diferentes,

Z?  significa cicloalquilo o bicicloalquilo substituidos, en caso dado, wna o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes,
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significa alquilo con 2 a 20 §tomos de carbono, insubstituido, o significa
alquilo con 1 a 20 &tomos de carbono substituido una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo
con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo estar substituida la parte
cicloalquilo, por su lado, en caso dado una o varias veces, de forma
igual o de formas diferentes, por hal6geno y/o por alquilo con 1 a 4
&tomos de carbono,

significa alquenilo con 2 a 20 ftomos de carbono o alquinilo con 2 a 20
fitomos de carbono, substityidos respectivamente, en caso dado, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono pudiendo estar substituida
la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por alquilocon 1 a
4 ftomos de carbono,

R!, R? y R significan, independientemente entre sf, hidrégeno o flGor y

Z y R* forman, junto con los 4tomos de carbono, con los que estin enlazados, un
anillo carbociclico o heterociclico con 5 o 6 miembros, en caso dado
substituido.

Ademis, se ha encontrado, que se obtienen las oxatiincarboxamidas de la

formula (1), si
3)

se hacen reaccionar derivados del fcido oxatimcarboxflico de la férmula (IT)

(ﬁ)..
6l _S
X I& ™
¢ o~ G’

114



10

15

b)

-6-
la que

G', G%, G’ y n tienen los significados anteriormente indicados y
X significa halégeno o hidroxi,

con derivados de anilina de la férmula (III)

RI
HN R’ ()
S
la que

R, R, R, R*, R* y Z tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
agente de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de icido
Yy, en caso dado, en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar balégenooxatiincarboxamidas de la férmula (IV)

RI
R} R’
()
3
GIS G R ™
6™ ~o” ¢ KX
en la que
G, G, G, n, R, R, R, R'y R’ tiecnen los significados anteriormente
indicados,
X*  significa bromo o yodo,

con derivados del ficido borénico de 1a f6rmula (V)

1!\‘-o—|i|—o-4\z ™)
z1

] 13
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en la que

Z' tiene los significados anteriormente indicados y

A' y A? significan, respectivamente, hidrégeno o conjuntamente significan
tetrametiletileno,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de

icido y, en caso dado, en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar derivados de oxatiincarboxamida del écido bor6nico de la

f6rmula (VI)

R?
@ Rﬁw
G:\roﬂ‘\zs B ) D

A0" ‘oAt

en la que

G, G, G, n R, R, R, R' y R® tienen los significados anteriormente
indicados,

A’ y A* significan, respectivamente, hidrégeno o conjuntamente significan
tetrametiletileno,

con derivados de fenilo de la férmula (VII)
x—z (VI

en la que

Z'  tiene los significados anteriormente indicados y

X*  significa cloro, bromo, yodo o sulfonato de trifliormetilo,

en presencia d un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de
icido y, en caso dado, en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar halégenooxatiincarboxamidas de la férmula (IV)
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- Rz
R} R’
(D
e} @ .
| 'f R av)
¢ ~o” 6’ X
en la que
G, G, G, n, R, R, R, R'y R’ tienen los significados anteriormente
indicados,

X*  significa bromo o yodo,
con derivados de fenilo de 1a f6rmula (VII)
X~z (VID)
en la que
Z' tiene los significados anteriormente indicados y
X'  significa cloro, bromo, yodo o sulfonato de triflGormetilo,
en presencia de un catalizador de paladio o de niquel y en presencia de
444'4'5,5,5,5 octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano, caso dado en
presencia de un agente aceptor de fcido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente, o
se hacen reaccionar oxatiincarboxamidas de la férmula (Ia)

R!
R} R®
(Q),
G2 ﬁ nﬁa‘ (a),
I )
¢ o7 G
en la que

G, G, G, n, R, R}, R, R' y R’ tenen los significados anteriormente
m‘m. i ns'
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X'  significa alquenilo con 2 a 20 ftomos de carbono o alquinilo con 2 a 20
ftomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una ¢
varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 tomos de carbono, pudiendo estar substitnida
la parte cicloalquilo, por su lado, por halégeno y/o por alquilocon 1 2 4

itomos de carbono,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
catalizador, o
se deshidratan hidroxialquiloxatiincarboxamidas de la férmula (VIII)

R
R

G? r (VI),
la que
G, G, G, n, R, R, R, R' y R’ tienen los significados anteriormente

indicados,

X'  significa hidroxialquilo con 2 a 20 tomos de carbono substituido, en
caso dado, ademfis una o varias veces, de forma igual 0 de formas
diferentes, por haldgeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de
carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en
caso dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 étomos de carbono,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un

dcido, 0

se hacen reaccionar halégenooxatiincarboxamidas de la férmula (IV)

/16
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Rl
R’ R3
. (I )8
| av)
G’Iol G' R X
en la que
G', G, G n, R, R?, R}, R'y R® tienen los significados anteriormente
indicados,

X?  significa bromo o yodo,

con un alquino de la férmula (IX)
HC=—A’ @,
la que

A’  significa alquilo con 2 a 18 dtomos de carbono substituido
respectivamente, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de
formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 fitomos de
carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en
caso dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,

o con un alqueno de la férmula (X)
14
en la que

A%, A’y A* significan, independientemente entre sf, respectivamente,
hidrégeno o alquilo substituido, en caso dado, una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo
con 3 a 6 #tomos de carbono, pudiendo estar substituida la parte
cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégeno y/o por alquilo con

/17
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1 a 4 itomos de carbono y sin sobrepase de 20, el nimero total de los
tomos de carbono de la parte de 1a molécula de cadena abierta,

en caso dado en presencia de un diluyente, en caso dado en presencia de un

agente aceptor de cido y en presencia de uno o varios catalizadores, o

se hacen reaccionar cetonas de Ja férmula (XT)

RI
R! R’
ik (XD,
G1 ﬁ .
TXEL
6™ o~ “a' R 0P
en la que
G, G4 G n, R, R, R}, R*'y R’ tienen los significados anteriormente
indicados,

A’  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 18 &tomos de carbono substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes,
por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono,
pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso
dado por halégeno y/o por alquilo con ] a 4 stomos de carbono,

con un compuesto del fésforo de la férmula general (XII)

A'S—Px (xm),

la que

A" significa alquilo con 1 a 18 ftomos de carbono substituido, en caso
dado, una o varias veces, de froma igual o de formas diferentes, por
hal6geno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, pudiendo
estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por
halégeno y/o por aiquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,

/12
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significa un agrupamiento -P*(CH,), CI", -P*(CH,), Br, -P*(CH,), I',
-P(=0)OCHy), o -P(=0XOC,H,),,

en caso dado en presencia de un diluyente, o
se hacen reaccionar oxatiincarboxamidas de 1a férmmula (Ib)

Rl
R} R®

(),
G3 E . (Ib),
‘cepe
¢~ Yo Y " ¢

en la que
G, G, G, n R, R, R, R' y Z tienen los significados anteriormente

indicados,

con halogenuros de la férmula (XIII)

R¥L—x (XIII)

en la que

RH

significa alquilo con 1 a 8 ftomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6
ftomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 6
ftomos de carbono, halfgenoalquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono,
halégenoalquilsulfinilo comn 1 a 4 ftomos de carbono,
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halgeno-alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 & 4 dtomos de carbono,
hal6genocicloalquilo con 3 a 8 fitomos de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 &tomos de fltor, de cloro y/o de bromo, formil-alquilo con 1 a
3 étomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 tomos de carbono)carbonil-
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alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 étomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono; (hal6gencalquilo
con 1 a 3 fitomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de
carbono, (halégenoaicoxi con 1 a 3 4tomos de carbono)carbonil-alquilo
con 1 a 3 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 &tomos de
fliior, de cloro y/o de bromo, (alquilo con 1 a 3 itomos_ de
carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 étomos de carbono, (alcoxi
con | a 3 itomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 tomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 6 &tomos de flGor, de cloro
y/o de bromo, (halégenoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-
halégenocalquilo con 1 a 3 fitomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3
dtomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 &tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 &tomos de fitor, de cloro y/o
de bromo; -COR®, -CONR'R® o0 -CH,NR’R",

RS, R’, R%, R’ y R" tienen los significados anteriormente indicados,

X*  significa cloro, bromo o yodo,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

Finalmente, se ha encontrado que las nuevas oxatiincarboxamidas de la férmula
(I) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden ser empleadas para la
lucha contra los microorganismos indeseados tanto eén la proteccién de las plantas
como, también, en la proteccién de los materiales.

Sorprendentemente las oxatiincarboxamidas, segiin la invencién, de la férmula
(I) una actividad fungicida sensiblemente mejor que la de los compuestos, conocidos
con anterioridad, similares desde el punto de vista de su constitucién, con la misma
direccién de actividad.
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Los compuestos, seglin la invencién, pueden presentarse, en caso dado, como

mezclas de las diversas formas isémeras posibles, especialmente forma de los

estereoisdmeros, tales como, por ejemplo, los isémeros E y Z, treo y eritro, asf como
de los is6émeros Gpticos, en caso dado también en forma de los tautdmeros. Se
reivindican tanto los isémeros E como, también, los isémeros Z, asf como también los
isémeros treo y eritro, igual que los is6meros 6pticos, mezclas arbitrarias de estos
isébmeros, asi como las formas tautémeras posibles.

Las oxatiincarboxamidas, segin la invencifn, estin definidas, en general, por

medio de la férmula (I). A continuacién se dan las definiciones preferentes de los
restos de las formulas indicadas precedentemente y que se indicarin a continuacitn.
Estas definiciones son vélidas para los productos finales de la férmula (T) asf como, de
manera equivalente, para todos los productos intermedios.

Gl

Gl

G
G'
G'
G
G
¢
G

n

preferentemente significa fldor, cloro, bromo, yodo, triflGormetilo,
diflormetilo o ciclopropilo.

de mancra especialments proferente  significa cloro, bromo, yodo,
trifildormetilo, difldormetilo o ciclopropilo.

preferentemente significa hidrégeno.

también preferentemente significa metilo.

preferentemente significa hidrégeno.

también preferentemente significa metilo.

G’ y G’ de mapera especialmente preferente significan, simultineamente, hidrégeno.
preferentemente 0 o 2.
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preferentemente significa hidrégeno, flGor, cloro o metilo.

g significa hidrégeno, flGor o cloro.

dc manera muv especialmente preferents significa hidrégeno.

también de manera muy eapecialmente preferepts significa fltor.
preferentemente significa hidrégeno, flor, cloro, iso-propilo o metiltio.
preferente significa hidrégeno, flGor, iso-propilo o

preferentemente significa hidrégeno, flGor, cloro o metilo.

de manera especialmente preferente significa hidrégeno o flior.

preferente significa hidrégeno.

iambién de manera muv cspecialmente preferents significa fidor.

preferentemente significa hidrégeno, fltior, cloro o metilo.

de manera espccialmente preferente significa hidrégeno o metilo.
jalments preferepte significa hidrégeno.

también de mancra muv eipecialmente preferents significa metilo. -

R.R,RyR'  de mancm muv especialmente preferente  sigoifican,

R!

simultineamente, hidrégeno.

preferentemente significa hidrégeno; alquilo con 1 a 6 étomos de carbono,
alquilsulfinilo con 1 a 4 ftomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 §tomos de
carbono, alcoxi con | a 3 §tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 ftomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono; hal6genoalquilo con 1 a 4
ftomos de carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 #tomos de carbono,
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halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono, halégencalquilsulfonilo
con 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 dtomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de
bromo, Formil-alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 ftomos
de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3
itomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono;
(halégenoalquilo con 1 a 3 &tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3
itomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 &tomos de
flior, de cloro y/o de bromo, (alquilo con 1 a 3 4tornos de carbono)carbonil-
halégenoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 ftomos de
carbono)carbonil-halégencalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 6 ftomos de flGor, de cloro y/o de bromo,
(halégenoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a
3 tomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-
halégenoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13
4tomos de flGor, de cloro y/o de bromo; -COR®, -CONR'R" o -CH,NR’R".
de manera especialmente preferente 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,
diflGormetiltio, diflGorclorometiltio, triflGormetiltio, trifldormetilsulfinilo,
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trifliormetiisulfonilo, trifiliormetoximetilo,
-CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH,, -CH,-CO-CH,CH,, -CH,-CO-
CH(CH,),, -CH,CH,-CO-CH,, -CH,CH,-CO-CH,CH,, -CH,CH,-CO-
CH(CH,),, -CH,-C(O)OCH,, -CH,-C(0)OCH,CH,, -CH,-C(O)OCH(CHy),,
-CH,CH;-C(O)OCH,;, -CH,CH,-C(O)OCH,;CH,, -CH;CH,-C(O)OCH(CH,);,
-CH,-CO-CF,, -CH,-C0O-CCl,, -CH,-CO-CH,CF,, -CH,-CO-CH,CCl,,
-CH,CH,-CO-CH,CF,;, -CH,CH,-CO-CH,CCl,, -CH,-C(0)OCH,CF,,
-CH,-C(O)OCF,CF,, -CH,-C(O)OCH,CCl,, -CH,-C(0)OCCl,CCl,,
-CH,CH,-C(0)OCH,CF,, -CH,CH,-C(O)OCF,CF,, -CH,CH,-C(O)OCH,Ccl,,
-CH,CH,-C(0)O-CClL,CCl,; -COR®, -CONR'R" 0 -CH,NR’R".
significa hidrégeno; metilo,
metoximetilo, -CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH,, -CH,-CO-CH,CH,,
-CH,-CO-CH(CH,), o -COR®.
preferentemente significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquilo

con 1 a 3 fitomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono;
halégenoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 ftomos
de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3
ftomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 stomos de flGor, de cloro y/o de bromo, ~COR'.

de mancra especialmente preferente significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, iso-propoxi, terc.-butoxi, ciclopropilo;
trifiGormetilo, trifliormetoxi, -COR"'.

significa hidr6geno, -COCH,, -CHO,
-COCH,0CH,, -COCO,CH,, -COCO,CH,CH,.
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R’ y R® preferentemente significan, independientemente entre si, hidrdgeno, alquilo
con 1 a 6 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 ftomos de carbono-alquilo con 1
a 3 &tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono;
hal6genoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, hal6geno-alcoxi con 1 a 3 tomos
de carbono-alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6
ftomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 itomos de flior, de cloro
y/o de bromo.

R’ y R* forman, ademés, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin enlazados,
preferentemente un heterociclo connS a 8 ftomos den el anillo, saturado,
substituido en caso dado de una hasta cuatro veces, de froma igual o de formas
diferentes, por haldgeno o por alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroitomos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o0 NRZ.

R’ y R® de manera especialmente preferente significan independientemente entre sf
hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo; triflGormetilo, triclorometilo, triflioretilo, trifliormetoximetilo.

R’ y R® forman, adem4s, junto con el &tomo de nitrégeno, con el qtllceslin enlazados,

preferente un heterociclo saturado, substituido, en

caso dado, de una a cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por
fidor, por cloro, por bromo o por metilo, de la serie formada por morfolina,

tiomorfolina o piperazina, pudiendo estar substituido la piperazina sobre el
segundo itomo de nitrégeno por R™.

R’ y R" preferentemente significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo
con | a 6 ftomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono;
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halégenoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 6
fitomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 itomos de flGor, de cloro
y/o de bromo.
R’ y R'° forman, adems4s, junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estin enlazados,
preferentemente un heterociclo con 5 a 8 Atomos le anillo, saturado,

substituido en caso dado una o varias veces, de froma igual o de formas
diferentes, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 §tomos de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroftomos més, no contiguos, de la serie
formada por oxfgeno, azufre o NR'.

2 significan, independientemente entre si,
hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, trifldoretilo, trifliormetoximetilo.

R’ y R forman, ademés, junio con el itomo de nitrégeno, con el que estin enlazados,
de mapera especialmente preferente un heterociclo saturado, substituido,
caso dado, de una a cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por
fidor, por cloro, por bromo o por metilo, de la serie formada por morfolina,
tiomorfolina o piperazina, pudiendo esta substituida la piperazina sobre el
segundo &tomo de nitrégeno por R,

R"  preferentemente significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 étomos de carbomo,
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-alquilo
con 1 a 3 ftomos de carbono, ciclonlquilooon3n6.itomosdecarbono;
hal6genoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos
de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 3
ftomos de carbono, halégenocicloaiquilo con 3 a 6 itomos de carbono con,
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respectivamente, 1 hasta 9 étomos de flGor, de cloro y/o de bromo.

de mancma cspecialmente preferenig significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, iso-propoxi, terc.-butoxi, ciclopropilo;
triflGormetilo, triflGormetoxi.

preferentemente significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 itomos de carbono.

g preferente significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-

propilo, n-, is0-, sec.- o terc.-butilo.
preferentemente significa Z'.
preferentemente significa fenilo substituido, en caso dado, de una a cinco
veces, de froma igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes
entre la lista W',
de manera especialmente preferente significa fenilo monosubstituido,
eligiéndose los substituyentes entre la lista W'.

e _preferente significa fenilo substituido dos
veces, de froma igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes

entre la lista W'.
también de manera especialmente preferente significa fenilo substituido tres
veces, de froma igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes
entre la lista W',

ente preferente significa fenilo monosubstituido en la
posicion 4, eligiéndose los substituyentes entre 1a lista W'.
g preferente significa fenilo substituido dos veces,
de froma igual o de formas diferentes, la posicién 3,4, eligiéndose los

substituyentes entre la lista W',
£ DICICTENIC signiﬁca fenilo substituido dos VECEs,
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de froma igual o de formas diferentes, en la posicién 2,4, cligiéndose los
substituyentes entre la lista W',
scialmente preferente significa fenilo substituido dos veces,
de froma igual o de formas diferentes, en la posicién 3,5, eligiéndose los
substituyentes entre la lista W'.
ecialmente preferente significa fenilo substituido tres veces,

de froma igual o de formas diferentes, en Ia posicién 2,4,6, cligiéndose los
substituyentes entre la lista W',

significa halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, formilo, carboxi, carbamoilo,
tiocarbamoilo;

alquilo, hidroxialquilo, oxoalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,
dialcoxialquilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente de
cadena lineal o de cadena ramificada con, respectivamente, 1 hasta 8 dtomos de
carbono;

alquenilo ¢ alqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada
con, respectivamente, 2 hamn 6 itomos de carbono;

halégenoalquilo, halégenoalcoxi, halégenoalquiltio, halégenoalquilsulfinilo o
hal6genoalquilsulfonilo respectivamente de cadena lineal o de cadena
ramificada con, respectivamente, 1 hasta 6 §tomos de carbono y 1 hasta 13
ftomos de hal6égeno iguales o diferentes;

halégenocalquenilo o hal6genoalqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada con, respectivamente, 2 hasta 6 ftomos de carbono y 1 hasta
11 fitomos de halégeno iguales o diferentes;

alquilamino, dialquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo,
alquilaminocarbonilo,  dialquilaminocarbonilo,  arilalquilaminocarbonilo,
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dialquilaminocarboniloxi respectivamente de cadena linecal o de cadena
ramificada con 1 hasta 6 ftomos de carbono en las respectivas cadenas
hidrocarbonadas, alquenilcarbonilo o alquinilcarbonilo, con 2 hasta 6 &tomos de
carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas;
cicloalquilo o cicloalquiloxi con, respectivamente, 3 hasta 6 &tomos de carbono;
alquileno con 3 o 4 &tomos de carbono, oxialquileno con 2 o 3 Atomos de
carbono o dioxialquileno con 1 o 2 &tomos de carbono, respectivamente
doblemente enlazados, substituidos respectivamente, en caso dado, de una a
cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por fldor, por cloro, por
oxo, por metilo, por trifliormetilo o por etilo;

O un agrupamiento \
Q

Q'  significa hidrégeno, hidroxi o alquilo con 1 hasta 4 stomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 hasta 4 &tomos de carbono y 1 hasta 9 4tomos de
fldor, de cloro y/o de bromo o cicloalquilo con 1 hasta 6 ftomos de
carbono und

Q*  significa hidroxi, Amino, metilamino, fenilo, bencilo o significa alquilo
o alcoxi con 1 hasta 4 ftomos de carbono, substituidos respectivamente,
en caso dado, por ciano, por hidroxi, por alcoxi, por alquiltio, por
alquilamino, por dialquilamino o por fenilo, o significa alqueniloxi o
alquiniloxi con, respectivamente, 2 hasta 4 itomos de carbono,

asi como fenilo, fenoxi, feniltio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo,

heterociclilo o fenilalquilo, fenilalquiloxi, fenilalquiltio, o heterociclilalquilo,

con, respectivamente, 1 hasta 3 itomos de carbono en las respectivas partes

alquilo substituidos respectivamente, en caso dado, en la parte anular de una a
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tres veces por halégeno, und/o por alquilo o por alcoxi con 1 hasta 4 ftomos de
carbono, de cadena lineal o de cadena ramificada.
preferentemente significa fldor, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-,
i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, trifliormetilo, triflGoretilo,
diflGormetoxi, trifiGormetoxi, diflGorclorometoxi, triflGoretoxi,
diflGormetilendioxi o tetraflGoretilendioxi enlazados, respectivamente, dos
veces,

1

Q
0 un agrupamiento Qzu?N( , donde

Q'  significa hidrégeno, metilo, etilo o trifliormetilo y

Q*  significa hidroxi, metoxi, etoxi, propoxi o isopropoxi.

también preferentemente significa Z2.

preferentemente significa cicloalquilo o bicicloalquilo con, respectivamente, 3
hasta 10 itomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, de una
a cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por hal6geno y/o por
alquilo con 1 a 4 itomos de carbono.

significa ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, cicloheptilo, ciclooctilo, ciclononilo, biciclo[2.2.1]heptilo ©

biciclof2.2.2]octilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una a cuatro
veces, de froma igual o de formas diferentes, por cloro y/o por metilo.
nreferente significa ciclopropilo substituido por

cloro y por metilo.

también preferentemente significa Z°.

preferentemente significa alquilo con 2 a 20 &tomos de carbono insubstituido o
significa alquilo con 1 a 20 4tomos de carbono substituido una o varias veces,
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de froma igual o de fonmas diferentes, por flGor, por cloro, por bromo, por
yodo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado, de una a cuatro
veces, de froma igual o de formas diferentes, por flGor, por cloro, por bromo,
por yodo, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono y/o por halégenoalquilo con
1 a 4 ftomos de carbono.

:_preferente significa alquilo con 2 a 20 itomos de

carbono insubstituido.

también de manera especislmente preferente significa alquilo con 1 a 20
dtomos de carbono substituido por cloro, por ciclopropilo, por
diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo o por ciclohexilo.

también preferentemente significa Z°.

preferentemente significa alquenilo con 2 a 20 ftomos de carbono o alquinilo
con 2 a 20 &tomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una
o varias veces, de froma igual o de formas diferentes, por flior, por cloro, por
bromo, por yodo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo
estar substinida la parte cicloalquilo, por su lado, caso dado, de una a
cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por flior, por cloro, por
bromo, por yodo, por alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono y/o por
haldgenoalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono.

g significa alquenilo con 2 a 20 &tomos de
carbono o alquinilo con 2 a 20 &tomos de carbono.

Z y R* también preferentemente forman, junto con los 4tomos de carbono, con los que

estin enlazados, un anillo carbociclico o heterociclico, con 5 o 6 miembros,
substituido, en caso dado, de una a cuatro veces, de froma igual o de formas

41317



10

15

20

132

-25-
diferentes,.

Z y R* también de manera especialmente preferente forman, junto con los &tomos de
carbono, con los que estin enlazados, un anillo carbociclico con 5 o 6
miembros substituido, en caso dado, una, dos o tres veces por metilo.

Son preferentes aquellos compuestos de Ia férmula (I), en la que todos los
restos tienen, respectivamente, los significados preferentemente indicados
anteriormente.

Son especialmente preferentes los compuestos de 1a formula (I), en la que en la
que todos los restos tienen, respectivamente, los significados anteriormente de manera
especialmente preferente.

Ademis, son preferentes los compuestos de 1a formula (Ic)

Rz
R! R®
(0),
GY § . Ic),
YL
e ~o” ¢ <
en la que

G', G, G’,n, R, R, R, R' y Z' tienen los significados anteriormente indicados.

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ic), en la que G
significa trifldormetilo .

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ic), en la que G'
significa diflGormetilo .

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ic), en la que R',
R?, R? y R significan, respectivamente, hidrégeno.

Son especialmente preferentes los compuestos de 1a férmula (Ic), en la que n
significa 0.
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Ademds, son preferentes los compuestos de ia férmuia (Id)

R!
(ﬂ) R1 R!
) n
GISI[LH i (1d),
G o7 ¢ z
en la que

G', G*, G*, n, R, R}, R, R* y Z? tienen los significados anteriormente indicados.
5 Son especialmente preferentes los compuestos de la formula (Id), en la que G'
significa triflGormetilo .
Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Id), en la que G'
significa difiormetilo .
Son especialmente preferentes los compuestos de 1a férmula (Id), en la que R,
10 R? R*y R* significan, respectivamente, hidrégeno .
Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Id), en la que n

significa 0.
Ademés, son preferentes los compuestos de la férmula (Ie)

Rl
R R®
(ﬁ),.
3
6 ~o” G z
15 enlaque

G', G}, G*, n, R', R}, R}, R* y Z? tienen los significados anteriormente indicados.

Son especialmente preferentes los compuestos de la formula (Ie), en la que G’
significa trifliormetilo .

Son especialmente preferentes los compuestos de la formula (le), en Ia que G'
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significa diflGormetilo.
Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ie), en la que R',
R?, Ry R* significan, respectivamente, hidrégeno .
Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ie), en 1a que n
5 significa0.
Ademis, son preferentes los compuestos de la férmula (If)

R!
( ) R1 R!
AL . an,
N R
I Lh 2
G ~o” ¢’
en la que

G!, G, G*, n, R, R?, R, R* y Z' tienen los significados anteriormente indicados.
10 Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (If), en la que G’
significa trifliormetilo .
Son especialmente preferentes los compuestos de 1a formula (If), en 1a que G'
significa difiGormetilo.
Son especialmente preferentes los compuestos de la formula (If), en la que R,
15 R} Ry R* significan, respectivamente, hidrégeno.
Son especialmente preferentes los compuestos de 1a férmula (If), laquen
significa 0.
Ademiis, son preferentes los compuestos de la formula (Ig)

(ﬁi&ﬁ i
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en la que
G, G}, G*, n, R, R}, R, R, R*! y Z tienen los significados anteriormente indicados.

RH

preferentemente significa alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, alquilsulfinilo
con 1 a 4 ftomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono,
alcoxi con 1 a 3 #tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 Atomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono,  hal6genoalquiltio com 1 a 4 #dtomos de carbono,
halégenocalquilsulfinilc con 1 a 4 4tomos de carbono, hal6genoalquilsulfonilo
con 1 a 4 itomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, hal6genocicloalquilo con 3 a 6 Stomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 itomos de flior, de cloro und/o de
bromo, formil-alquilo con 1 a 3 stomos de carbono, (alquilo 1 a 3 tomos
de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3
ftomos de -carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono;
(hal6genoalquilo con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3
itomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3 fitomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 ftomos de
fldor, de cloro y/o de bromo, (alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono)carbonil-
halégenoalquilo con 1 a 3 §tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 §tomos de
carbono)carbonil-halégencalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 6 itomos de fiGor, de cloro y/o de bromo,
(halégencalquilo con | a 3 tomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a
3 dtomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-
halégenoalquilo con 1 a 3 itomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13
ftomos de fior, de cloro y/o de bromo; -COR®, -CONR’R" o -CH,NR’R".
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de manera especialmente 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.- o terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo,
n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec.- o terc.-butilsulfonilo, metoximetilo,
metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
trifiiormetilo, triclorometilo, trifliioretilo, diflGormetiltio, difldorclorometiltio,
trifldormetiltio, trifldormetilsulfinilo, triflormetilsulfonilo,
trifliormetoximetilo,
-CH,CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH,, -CH,-CO-CH,CH,, -CH,-CO-
CH(CH,),, -CH,CH,COCH,, -CH,CH,-CO-CH,CH,, -CH,CH,-CO-
CH(CH,),, -CH,-C(0)OCH,, -CH,-C(O)OCH,CH,, -CH,-C(O)OCH(CH,),,
-CH,CH,-C(0)OCH,, -CH,CH,-C(O)OCH,CH,, -CH,CH,-C(O)OCH(CH,),,
-CH,COCF,, -CH,-COo-CCl,, -CH,-CO-CH,CF,, -CH,-CO-CH,CCl,,
-CH,CH,-CO-CH,CF;, -CH,CH,-CO-CH,CCl,, -CH,-C(O)OCH,CF;,
-CH,-C(O)OCF,CF,, -CH,-C(0)YOCH,CCl,, -CH,-C(0)OCCL,CCl,,
-CH,CH,-C(OYOCH,CF;, -CH,CH,-C(0)OCF,CF,, -CH,CH,-C(0O)OCH,CCl,,
-CH,CH,-C(0)O-CCl,CCly; -COR?, -CONR'R" 0 -CH,NR'R".

apte significa metilo, metoximetilo,
-CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH,, -CH,-CO-CH,CH,,
-CH,-CO-CH(CH;), o0 -COR".
Son especialmente preferentes los compuestos de la formula (Ig), en la que G'

significa trifldormetilo.

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ig), en la que G'

significa diflGormetilo.

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ig), en la que R',
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R?, R? y R* significan, respectivamente, hidrégeno.

Son especialmente preferentes los compuestos de la férmula (Ig), en la que n
significa 0.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados tales como alquilo o
alquenilo pueden ser, incluso combinacién con heteroftomos, tal como, por
ejemplo, en alcoxi, respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada, en tanto
en cuanto esto sea posible.

La definicién de alquilo con 1 a 20 étomos de carbono corresponde al intervalo
méximo, definido en este caso para un resto alquilo. En particular esta definicién
abarca los significados de metilo, etilo, n-, iso-propilo, n-, iso-, sec.-, terc.-butilo, asf
como, respectivamente, todos los isémeros de pentilo, de hexilo, de heptilo, de octilo,
de nonilo, de decilo, de undecilo, de dodecilo, de tridecilo, de tetradecilo, de
pentadecilo, de hexadecilo, de heptadecilo, de octadecilo, de nonadecilo y de eicosilo.

La definicién de alquenilo con 2 a 20 &tomos de carbono corresponde al
intervalo méiximo definido en este caso para un resto alquenilo. En particular esta
definicién abarca los significados de etenilo, n-, iso-propenilo, n-, iso-, sec.-, terc.-
butenilo, asf como, respectivamente, todos los isémeros de pentenilo, de hexenilo, de
heptenilo, de octenilo, de nonenilo, de decenilo, de undecenilo, de dodecenilo, de
tridecenilo, de tetradecenilo, de pentadecenilo, de hexadecenilo, de heptadecenilo, de
octadecenilo, de nonadecenilo y de eicosenilo.

La definiciéon de alquinilo con 2 a 20 &omos de carbono corresponde al
intervalo méximo definido en este caso para un resto alquinilo. En particular esta
definicién abarca los significados de etinilo, n-, iso-propinilo, n-, iso-, sec.-, terc.-
butinilo, asf como, respectivamente, todos los isSmeros de pentinilo, hexinilo,
heptinilo, octinilo, noninilo, decinilo, undecinilo, dodecinilo, tridecinilo, tetradecinilo,

~
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pentadecinilo, hexadecinilo, heptadecinilo, octadecinilo, nonadecinilo y eicosinilo.

Los restos, en caso dado substituidos, pueden estar substinidos una o varias
veces, pudiendo ser iguales o diferentes los substituyentes en caso de
polisubstituciones.

Los restos substituidos por halégeno, tales como, por ejemplo, halégenoalquilo,
estfin halogenados una o varias veces. Los ftomos de halégeno pueden ser iguales o
diferentes en el caso de polihalogenaci6én. En este caso hal6geno significa fldor, cloro,
bromo y yodo, especialmente significa fldor, cloro y bromo.

Las definiciones de los restos o bien las definiciones indicadas anteriormente de
manera general o en los intervalos preferentes pueden combinarse arbitrariamente
entre los intervalos correspondientes y los intervalos preferentes. Estas son vilidas
para los productos finales as{ como, de manera correspondiente, para los productos de
partida y para los productos intermedios.

L“_l‘t-‘llllll--‘llll

Procedimiento (a)

Si se emplean el cloruro de 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carbonilo y
la 4’cloro-flior-1,1’-bifenil-2-amina como productos de partida, podrd representarse
del desarrollo del procedimiento (a) segiin 1a invencién por medio del esquems de
férmulas siguiente:

¢ WD W EC
sey F @ICﬂ“F

Los derivados del icido oxatiincarboxilico, necesarios como productos de
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partida pama la realizacién del procedimiento (a) seglin la invencién, estfin definidos en
general por medio de la fSrmula (). En esta férmula (1), G', G?, G’ y n tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido indicados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para G', G?, G’ y n en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (I) segfin la invencion. Preferentemente X' significa cloro o hidroxi.

Los productos de partida de la férmula (II) son conocidos en su mayor parte
y/o pueden prepararse segiin procedimientos conocidos (véase la publicacién Han’guk
Nonghwa Hakhoechi 2001, 44, 191-196). Los nuevos compuestos de la fSrmula (II)
asi como los procedimientos para su obtencién pueden verse los ejemplos de
obtencién.

Los compuestos de la férmula (IT), en la que n significa 1 o 2, se obtienen a
partir de los compuestos correspondientes, en los cuales n significa 0, por medio de los
métodos usuales de la oxidacién, por ejemplo mediante reaccién con peréxido de
hidr6geno (H,O,) en presencia de fcido férmico y de un diluyente (por ejemplo la 4-
metil-2-pentanona). El grado de oxidacién puede controlarse respectivamente por
medio de las condiciones de la reaccién.

Del mismo modo es posible también oxidar los compuestos de 1a férmula (I),
en la que n significa 0, para obtener, de este modo, los compuestos de 1a férmula (I),
en la que n significa 1 o 2. El grado de oxidacién puede controlarse respectivamente
por medio de las condiciones de 1a reacci6n.

Los derivados de anilina necesarios, ademis, como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (a) segfin la invencién estin definidos, en general, por
medio de la férmula (III). En esta formula (I0), R', R?, R, RY, R’ y Z tienen
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preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido indicados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (I) segin la invencién.

Los productos de partida de la formula (IIT) son conocidos en su mayor parte
y/o pueden prepararse segin procedimientos conocidos (véanse por ejemplo las
publicaciones: Bull. Korean Chem. Soc. 2000, 21, 165-166; Chem. Pharm. Bull.
1992, 40, 240-244; Heterocycles 1989, 29, 1013-1016; J. Med. Chem. 1996, 39, 892-
903; Synthesis 1995, 713-16; Synth. Commum. 1994, 24, 267-272; Synthesis 1994,
142-144; DE-A 27 27 416; EP-A 0 824 099; WO 93/11117, EP-A 0 545 099, EP-A 0
589 301, EP-A 0 589 313 y WO 02/38542).

También es posible preparar en primer lugar los derivados de anilina de la
férmula (II) en la que R’ significa hidrégeno y derivatizar los compuestos, obtenidos
de este modo, a continuaciém segin métodos usuales [por ejemplo de manera anfloga a
1a del procedimiento segln Ia invencién (i)].

Los nuevos compuestos de la férmula (IIT) asi como los procedimientos para su
obtenci6n pueden verse en los ejemplos de obtencién.

Procedimiento (b)

Si se emplea la N-(2-bromofenil)-6-trifiiormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
carboxamida y el icido 4-cloro-2-fluorfenilborénico como productos de partida asf
como un catalizador, podrd representarse el desarrollo del procedimiento (b) segin la
invencién por medio del esquema de formulas siguiente.

Ayo
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Las hal6genooxatiincarboxamidas, necesarias como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (b) segfin la invencién estén definidas, en general, por
medio de la férmula (TV). En esta férmula (IV), G', G*, G>, n, R, R, R}, R y R,
tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya ham sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos y estos indices en relacién con la descripcién de los
compuestos de la formula (I) segtn la invencién. X* significa bromo o yodo.

Las halégenooxatiincarboxamidas de la férmula (IV) no son conocidas todavia.
Estas constituyen, a modo de nuevos compuestos quimicos, igualmente un objeto de la
presente solicitud. Estas se obtienen, si
)] se hacen reaccionar derivados del &cido oxatiincarboxflico de la férmula (II)

. (ﬁ),.
¢ o~ G

la que

G', G*, G’ y n tienen los significados anteriormente indicados y
X' significa hal6geno o hidroxi,

con halégenoanilinas de la férmula (XIV),
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R!
R' RJ
(X1v)
HN R
R® X

en la que

R', R}, R?, R, R* y X? tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un

agente de condensaciom, caso dado en presencia de un agente aceptor de

ficido y, en caso dado, en presencia de un diluyente.

Si se emplean el cloruro de 6-trifldormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carbonilo y
la bromoanilina como productos de partida, podri representarse el desarrollo del
procedimiento (j) segiin la invencién por medio del esquema de férmulas siguiente.

i R
ol D — o
0 CF, HN Br (o) CF, &

Los halogenuros del écido oxatiincarboxilico de la férmula (II), necesarios
como productos de partida para la realizacién del procedimiento (j) segin la invenci6n,
han sido descritos ya anteriormente relacién con el procedimiento (a) segin Ia
invenci6n.

Las hal6genocanilinas necesarias, ademifis, como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (j) segilin la invenci6én, estin definidas, en general, por
medio de la formula (XIV). En esta formula (XIV), R, R?, R’, RY, R' y X? tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especinlmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como

AU 2
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preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (T) segtn la invencién, o bien de los productos de partida de la férmula (III).

Las hal6genoanilinas de la formula (XIV) son productos quimicos para sintesis
usuales en el comercio o pueden obtenerse seglin procedimientos conocidos. En el caso
que R’ no signifique hidrégeno, podré transformarse el resto R’ en la etapa de los
compuestos de la férmula (XIV) con ayuda de métodos usuales para la derivatizacién.
También es posible preparar, en primer lugar, compuestos de la férmula (IV), en los
cuales R’ signifique hidrogeno y efectuar la derivatizacién de los productos obtenidos,
a continuacién, segn métodos usuales [véase el procedimiento segiin la invencién (i)].

Los derivados del dcido borbnico necesarios, ademés, como productos de
partida para la realizacién del procedimiento (b) segiin la invencién, estin definidos,
general, por medio de la férmula (V). En esta formula (V), Z' tiene
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido indicados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para Z' en relacién con 1a descripcién de los compuestos de la férmula (T)
segGn la invenci6n. Respectivamente A' y A? significan hidrégeno o en conjunto
significan tetrametiletileno.

Los derivados del icido bor6mico de Ia férmula (V) son conocidos y/o pueden
obtenerse segiin procedimientos conocidos (véanse por ejemplo las publicaciones WO
01/90084 y US 5,633,218).

Procedimiento c)

Si se emplean el 4cido 2-{[6-(trifliormetil)-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-

illcarbonilamino }fenil-borénico y el 1-bromo-4-cloro-3-fliorbenceno como productos

AY3
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de partida asf como un catalizador, podré representarse el desarrollo del procedimiento
(c) segtn la invencién por medio del esquema de férmulas siguiente.

Los derivados de la oxatiincarboxamida del écido borénico, necesarios como
5 productos de partida para la realizacién del procedimiento (c) segin la invencién, estin
definidos, en general, por medio de la formula (VI). En esta formula (VI), G', G*, G*,
n, R, R, R}, R* y R, tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o
bien de forma muy especialmente preferente aquellos significados que ya han sido
citados como preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy
10 especialmente preferentes para estos restos o bien para estos fndices en relacién con la
descripcion de los compuestos de la formula (T) segln la invencién. Respectivamente
A’ y A* significan hidr6geno o, conjuntamente, significan tetrametiletileno.
Los derivados de la oxatiincarboxamida del écido borénico de la férmmula (VI)
no son conocidos todavia. Estos son compuestos qufmicos nuevos y constituyen,
15 igualmente, un objeto de Ia presente solicitud. Estos se obtienen, si
k) se hacen reaccionar derivados del 4cido oxatiincarboxflico de 1a férmula (II)

(ﬁ)..
el _§
X I& o
¢ o~ 6!

en la que

G', G*, G’ y n tienen los significados anteriormente indicados y
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X! significa halégeno o hidroxi,
con un derivado del 4cido anilinoborénico de la fé6rmula (XV),

R2
R} R’
HN R*
ls xV)
0" 0.t
en la que

R, R, R, R, R%, A’ y A’ tienen los significados anteriormerite indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un

agente de condensaci6n, en caso dado en presencia de un agente aceptor de

fcido y, en caso dado, en presencia de un diluyente.
Procedimiento (k)

Si se emplean el cloruro de 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carbonilo y
el 4cido 2-aminofenilborénico como productos de partida, podrd representarse el
desarrollo del procedimiento (k) segin la invencién por medio del esquema de
férmulas siguiente.

EI Q — O J@

CF, HO” %o
Los derivados del 4cido oxatiincarboxilico de 1a férmula (II), necesarios como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (k) seg(in la invencién, han
sido descritos ya anteriormemte en relaciom con el procedimiento (a) segin la
invencién,

Los derivados del ficido anilinoborénico necesarios, adem#s, como productos

20 de partida para la realizacién del procedimiento (k) segin la invencién, estin

AUS
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definidos, en general, por medio de la fSrmula (XV). En esta formula (XV), R, R?,
R’, R'y R’ tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma
muy especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como mmy especialmente
preferentes para estos restgs en relacién la descripci6n de los compuestos de la
férmula (T) segn la invencién. Respectivamente A’ y A* significan hidrégeno o,
conjuntamente, significan tetrametiletileno.

Los derivados del &cido anilinoborénico de la formula (XV) son productos
quimicos para sintesis conocidos o pueden obtenerse seg(in procedimientos conocidos.
Cuando R® no signifique hidrégeno, podré transformarse el resto R’ en la etapa de los
compuestos de la formula (XV) mediante métodos usuales para la derivatizacién.
También es posible preparar, en primer lugar, compuestos de la férmula (VI), en los
cuales R® signifique hidrégeno y llevar a cabo a continuacién la derivatizacién segfn
métodos usuales en los productos obtenidos [véase el procedimiento segtin la invencién
1.

Los derivados de fenilo, necesarios, ademis, como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (c) segiin la invenci6n, estin definidos, en general, por
medio de la fSrmula (VID). En esta formula (VII), Z' tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferentes
o bien como muy especialmente preferentes para Z' en relacién con la descripcién de
los compuestos de la formula (I) segin la invencién. X significa cloro, bromo, yodo o
sulfonato de triflGormetilo.

Los derivados de fenilo de la formula (VII) son productos quimicos para
sfntesis conocidos.

146
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Procedimiento d)

Si se emplean la N-(2-bromofenil)-6-triflGormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
carboxamida y el 1-bromc-4-cloro-2-florbenceno como productos de partida, asf
como un catalizador y 4,4,4’.4°.5,5,5,5"-octametil-2,2’-bis-1,3,2-dioxaborolano,
podré representarse el desarrollo del procedimiento (d) segin la invencién por medio
del esquema de f6rmulas siguiente.

AR & e

Las hal6genooxatiincarboxamidas de la férmula (IV), necesarias como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (d) segln la invencién, asi
como los derivados de fenilo de la férmula (VII) han sido descritos ya anteriormente

en relacién con los procedimientos (b) y (c) segiin la invencién.

El 444'45,5,5,5octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano  necesario,
ademés, para la realizacién del procedimiento (d) seg@in la invenci6n, es un producto
quimico para sfotesis usual en el comercio.

Procedimiento )

Si se hidrogena, por ejemplo, la N[2-(1,3-dimetilbut-1-enil)fenil][6-
(riflGormetil)(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il)Jcarboxamida, podrd representarse el
desarrollo del procedimiento (¢) segin la invencién por medio del esquema de
férmulas siguiente.
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Cﬂfg = Eiﬂ?%

Las oxatiincarboxamidas, pecesarias como productos de partida para la

realizacién del procedimiento (e) segin la invencién, estin definidas, en general, por
medio de 1a f6rmuia (Ia). En esta férmula (fa), G', G*, G*, n, R’, R?, R’ y R* tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como

preferentes, como especialmenie preferentes o bien como muy especialmente

preferentes para estos restos o bien para estos fndices en relacién con la descripcifn de
los compuestos de la férmula (I) seg(in la invencién.

x*

Preferentemente,

significa alquenilo con 2 a 20 fitomos de carbono o alquinilo con 2 a 20 &tomos
de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por fliior, por cloro, por bromo, por yodo
y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, pudiendo estar substituida la
parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado de una a cuatro veces, de forma
igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por bromo, por yodo, por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono y/o por halégenoalquilo con 1 a 4 itomos
de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa alquenilo con 2 a 20 ftomos de carbono o alquinilo con 2 a 20 dtomos
de carbono.

Los compuestos de la férmula (Ja) son compuestos segiin la invencién y pueden

e73%
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prepararse segiin los procedimientos (a), (f), (g) o (h).
Procedimiento f)

Si se deshidrata, por ejemplo, la N-[2-(1-hidroxi-1,3-dimetilbutil)fenil][6-
(trifliormetil)(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-i)Jcarboxamida, podrdf representarse el
desarrollo del procedimiento (f) segiin la invencién por medio del esquema de férmulas

EZIEF% = O\i%

Las hidroxialquiloxatiincarboxamidas, necesarias como productos de partida
para la realizacién del procedimiento (f) segin la invencién, estin definidas, en
general, por medio de la férmula (VIII). En esta fSrmula (VIII), G', G*, G, n, R', R?,
R, R y R’ tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma
muy especialmente preferente aquellos significados que ya han sido indicados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos o bien para estos indices en relacién con la descripcién de

siguiente.

los compuestos de la férmula (T) segin la invencién.
Preferentemente,

X3  significa hidroxialquilo con 2 a 12 stomos de carbono substituido en caso dado
adicionalmenie de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes
por cloro, por fior, por bromo y/o por cicloalquilo con 3 & 6 4tomos de
carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso
dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

149
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X’  significa  hidroxietilo, hidroxipropilo, hidroxibutilo, hidroxipentilo,
hidroxihexilo, hidroxiheptilo, hidroxioctilo, hidroxinonilo o hidroxidecilo
enlazados, respectivamente, en cualquier punto, respectivamente, de cadena
lineal o de cadena ramificada, substituidos, en caso dado, de una a cuatro
veces, de forma igual o de formas diferentes por flior, por ciclopropilo, por
diflGorciclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

Los compuestos de la férmula (VIII) no son conocidos todavia y constituyen, a
modo de nuevos compuestos, ignalmente, un objeto de la presente solicitud.

Se ha encontrado ahora que las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de la
formula (VIO) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden emplearse
para la lucha contra los microorganismos indeseados tanto en la proteccién de las
plantas como también en la proteccién de los materiales.

Las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de l1a férmula (VII), se obtienen si
I) se hacen reaccionar derivados del icido oxatiincarboxflico de 1a férmula (II)

3
I T X (I
¢ o~ @'

la que

G!, G, G' y n tienen los significados anteriormente indicados y
X' significa hal6geno o hidroxi,

con un derivado de hidroxialquilanilina de la f6rmula (XVI)

R?
R} R®
N = (XVI)
X

S50
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R', R}, R}, R, R® y X tienen los significados anteriormente indicados,
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
agente de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de
ficido y, en caso dado, en presencia de un diluyente.
Procedimi o
Si se emplea, por ejemplo, el cloruro de 6-trifiGormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-
5-carbonilo y el 2-(2-aminofenil)-2-heptanol como productos de partida, podrd
representarse el desarrollo del procedimiento (I) segin la invencién por medio del

esquema de férmulas siguiente:
s g\ Base °
I Cl —
+ HN -HOt ( I H
0” “CF,
OH

Los derivados del 4cido oxatiincarboxflico de la f6rmula (II), necesarios como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (I) segin la invencién, han
sido descritos ya anteriormente relaci6n con el procedimiento (a) segin la
invenci6n.

Los derivados de hidroxialquilanilina necesarios, ademfis, como productos de
partida para la realizacién del procedimiento (I) segin la invencién, estin definidos, en
general, por medio de la férmula (XVI). En esta formula (XVI), R!, R, R, R, Ry
X° tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido indicados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relacién con la descripcitn de los compuestos segn la
invencién de las férmulas (I) o bien (VIII).

Los derivados de hidroxialquilanilina de la férmula (XVI) son conocidos y/o

AS57
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pueden prepararse seglin métodos conocidos (véanse por ejempio las publicaciones US
3,917,592 o EP-A 0 824 099). En el caso en que R’ no signifique hidrégeno, podrd
transformarse R* en la etapa de los compuestos de la formula (XVI) segin métodos
usuales para la derivatizacién. También es posible preparar en primer lugar
compuestos de la férmula (VIII), en los cuales R® signifique hidrégeno y llevar a cabo
la derivatizacién a continuacién, en los productos obtenidos de este modo, segin
métodos usuales [véase por ejemplo el procedimiento segiin la invenci6n (i)].
Procedimiento (g)

Si se emplea, por ejemplo, la N-(2-bromofenil)-6-triflGormetil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-carboxamida y el 1-hexino como productos de partida, as{ como un
catalizador, podri representarse el desarrollo del procedimiento (g) segiin la invencitn
por medio del esquema de férmulas siguiente.

Ill\/\ catalizador

I L >

o il |
0

Las halégenooxatiincarboxamidas de la f6rmula (IV), necesarias como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (g) segln la invencidn, han
sido descritas ya anteriormente en relacién con el procedimiento (c) segin la

ory f

invencién.

Los alquinos, necesarios ademiés como productos de partida para la realizacién
del procedimiento (g) segdn la invencidn, estfin definidos, en general, por medio de la
férmula (IX).

Preferentemente,

A’  significa alquilo con 2 a 10 &tomos de carbono substituido, en caso dado, de

A52
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una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por fléor, por cloro,
por bromo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégeno y/o por
alquilo con 1 a 4 itomos de carbono.
De forma especialmente preferente,
significa etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo u octilo enlazados
respectivamente en cualquier punto, respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada, substituidos, en caso dado, de una a cuatro veces, de forma
igual o de formas diferentes por fliior, por ciclopropilo, por diftiorciclopropilo,
por ciclobutilo, por ciclopentilo y/o por ciclohexilo.
Los alquinos de la fSrmula (VI) son productos quimicos para sintesis

conocidos.

Los alquenos, necesarios, adem4s, alternativamente, como productos de partida

para la realizacién del procedimiento (g) segiin la invencifén, estin definidos,
general, por medio de la férmula (X).

Preferentemente,

A% A"y A’ significan, independientemente entre sf, hidrégeno o alquilo substituido

en caso dado de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
fldor, por cloro, por bromo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono,
pudiendo estar substituida 1a parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado, por
halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 tomos de carbono y sin que sobrepase de
12 el mimero total de los ftomos de carbono de la parte de 1a molécula de
cadena abierta.

De forma especialmente preferente,

A% A’y A significan, independientemente entre sf, respectivamente hidrégeno o

A53
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etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo enlazados respectivamente
cualquier punto, respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada,
substituidos, en caso dado, de una a cuatro veces, de forma igual o de formas
diferentes por flior, por ciclopropilo, por difiorciclopropilo, por ciclobutilo,
por ciclopentilo y/o por ciclohexilo, no debiendo sobrepasar de 12 el nfimero
total de los 4tomos de carbono de la parte de 1a molécula de cadena abierta.

Los alquenos de la férmula (VII) son productos qufmicos para sintesis

conocidos.
Procedimieatio (h)

Si se emplean la N-(2-acetilfenil)[6-(triflGormetil)(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il)]-
carboxamida y el yoduro de butil(trifenil)-fosfonio como productos de partida, podrd
representarse el desarrollo del procedimiento (h) segin la invencién por medio del
esquema de férmrulas siguiente:

-
sIﬂ\N AN Ao oo
E I__* T CHs - POXGHZ, [ R
(o] CF, O CH, =HI o cF, ™

Las cetonas, necesarias como productos de partida para la realizacién del
procedimiento (h) segfin la invencién, estiin definidas, en general, por medio de la
formula (XI). En esta férmula, G', G*, G°, n, R, R?, R}, R*' y R’ tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos o bien para estos fndices en relacién con la descripcion de
los compuestos de la férmula (T) segiin la invencién.

Preferentemente,




A’

A’

10

-48 -
significa alquilo con 2 a 10 ftomos de carbono substituido, en caso dado, de
una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por fltor, por cloro,
por bromo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégeno y/o por
alquilo con 1 a 4 Atomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo enlazados
respectivamente, en cualquier punto, respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada, substituidos en caso dado, de una a cuatro veces, de forma
igual o de formas diferentes, por flGor, por ciclopropilo, por
difldorciclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

Las cetonas de la férmula (XI) no son conocidas todavia. Estas constituyen, a

modo de compuestos quimicos nuevos, igualmente un objeto de la presente solicitud.

Estas se obtienen, si

15 m)

20

se hacen reaccionar derivados del icido oxadiincarboxilico de la férmula (II)

(o}
S
reolilh
&> ~o” G
en la que

G', G?, G’ y n tienen los significados anteriormente indicados y

X' significa hal6geno o hidroxi,
con cetoanilinas de la férmula (XVII)

4353
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RI
R! R’
(xvim),
HN R
R!
0” A’
en la que

R, R4, R, RY, R’ y A’ tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un

agente de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de

fcido y, en caso dado, en presencia de un diluyente.
Procedimiento (m)

Si se emplean el cloruro de 6-trifléormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5S-carbonilo y
la 1-(2-aminofenil)-etanons como productos de partida, podri representarse el
desarrollo del procedimiento (m) segiin la invencién por medio del esquema de
férmulas siguiente.

S c‘c. + Base S g\
L7 ey o OO
0~ CF, ’ -HCl NG, 6P
0% “CH, : H

Los derivados del icido oxatiincarboxilico de la férmula (II), necesarios como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (m) segfin Ia invenci6n, han
sido descritos ya en relacién con el procedimiento a) segiin la invencién.

Las cetoanilinas, necesarias ademfs como productos de partida pam Ia
realizacién del procedimiento (m) segiin la invencién, estin definidas, en general, por
medio de la férmula (XVII). En esta férmula (XVID) R', R?, R?, R, R* y A’ tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
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especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relacién con la descripcién de los compuestos segiin la
invencién de las férmulas (T) o bien (XI).

Las cetoanilinas de la férmula (XII) son productos quimicos para sintesis
usuales en general (véanse por ejemplo las publicaciones J. Am. Chem. Soc. 1978,
100, 4842-4857 o US 4,032,573). En el caso en que R? no signifique hidrégeno, podré
introducirse el resto R® en la etapa de los compuestos de la férmula (XVII) por medio
de métodos usuales para la derivatizacién. También es posible preparar, primer
lugar, compuestos de la férmula (XI), en los cuales R’ signifique hidrégeno y someter
a los productos obtenidos, a continuacin, a una derivatizacién seglin métodos usuales
[véase el procedimiento segtn la invenci6n (i)].

Los compuestos del fésforo, necesarios ademfis como productos de partida para
la realizacion del procedimiento (h) seglin fa invenci6én, estin definidos, en geoeral,
por medio de la férmula (XII).

Preferentemente,

A"  significa alquilo con 2 a 10 4tomos de carbono substituido, en caso dado, de
una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por cloro, por flGor,
por bromo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégeno y/o por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

A"  significa etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo enlazados,
respectivamente, cualquier punto, respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada, substituidos en caso dado, de una a cuatro veces, de forma

AS?
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igual o de formas diferentes por fitior, por ciclopropilo, por difléorciclopropilo,
por ciclobutilo, por ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

Preferentemente,

Px  significa un agrupamiento -P'(GHsHCI, -P'(CeHs)Br, -P*(CeHshl,

-P(=0OXOCH;)s 0 -P(=0)(OCzHs);.

Los compuestos del fésforo de la férmula (XII) son conocidos y/o pueden
prepararse seglin procedimientos conocidos (véanse por ejemplo las publicaciones
Justus Liebigs Ann. Chem. 1953, 580, 44-57 o Pure Appl. Chem. 1964, 9, 307-335).
Procedimiento (7)

Si se emplean la N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-2-(triflGormetil)-5,6-dihidro-1,4-
oxatiin-3-carboxamida y el cloruro de acetilo como productos de partida, podrd
representarse el desarrollo del procedimiento (i) segiin la invencién por medio del
esquema de fSrmulas siguiente:

(Ii% A Efﬁ\):%

Las yodopirazolilcarboxanilidas, necesarias como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (i) segln Ia invenci6n, estin definidas, en general, por
medio de la férmula (Ib). En esta férmula (Ib), G', G, G*, n, R, >, R, R'y Z
tienen preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han aido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especiaimente
preferentes para estos restos o bien para estos fndices en relacién con la descripcién de
los compuestos de la férmula (I) segfin la invenci6n.
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Los compuestosdelaférmﬁla(lb) son compuestos segiin la invencién y pueden
prepararse segin -los procedimientos (a) hasta (h).

Los halogenuros, necesarios ademfs como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (i) segfin la invencién, estin definidos, en general, por
medio de la formula (XIH). En esta férmula (XIO), R*' tiene preferentemente, de
forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
especialmente preferente o bien de manera muy especialmente preferente para estos
restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la férmula (Ig). X® significa
cloro, bromo o yodo.

Los halogenuros de 1a férmula (XIII) son conocidos.

Condiciones de Ia reaccifn

Como diluyentes para Ia realizacién de los procedimientos (2), (), k), ' v
(m), segln la invencién, entran en consideracién todos los disolventes orgénicos
inertes. A estos pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o
aromdticos, tales como por ejempio el éter de petrbieo, el hexano, el heptano, el
ciclohexano, el metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los
hidrocarburos halogenados, tales como por ejemplo el clorobenceno, el
diclorobenceno, el diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano
o el tricloroetano; los éteres tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-
butiléter, el metil-t-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el
1,2-dietoxietano o el anisol; las cetonas, tales como la acetona, la butanona, la metil-
isobutilcetona o la ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el
propionitrilo, el n- o i-butironitrilo o el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-
dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, 1la N-
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metilpirrolidona o 1a hexametilfésforotriamida; sus mezclas con agua o el agua pura.

Los procedimientos (a), (j), (k), () y (m), seg(n la invencién, se llevan a cabo,
en caso dado, en presencia de un aceptor de icido adecuado. Como tales entran en
consideracion todas las bases inorgfnicas u orgéinicas usuales. A estas pertenecen,
preferentemente, los hidruros, hidréxidos, amidas, alcoholatos, acetatos, carbonatos o
bicarbonatos de metales alcalinos o de metales alcalinotérreos tales como, por ejemplo,
el hidruro de sodio, la amida de sodio, la diisopropilamida de litio, el metilato de
sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréxido de sodio, el
hidréxido de potasio, €l acctato de sodio, el carbonato de sodio, el carbonato de
potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de amonio,
asi como las aminas terciarias tales como la trimetilamina, la trietilamina, la
tributilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, 1a piridina, la N-
metilpiperidina, la  N-metilmorfolina, 1la  N,N-dimetilaminopiridina, el
diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno
(DBU).

Los procedimientos (a), (j}, (k), (I) y (m), segiin la invencién, se llevan a cabo,
en caso dado, en presencia de un agente de condensacitén adecuado. Como tales entran
en consideracién todos los agentes de condensacién empleables usualmente para este
tipo de reacciones de amidacién. De manera ejemplificativa pueden citarse los
formadores de halogenuro de acilo tales como el fosgeno, el tribromuro de fésforo, el
tricloruro de fésforo, el pentacloruro de fésforo, el oxicloruro de f6sforo o el cloruro
de tionilo; los formadores de anhidridos tales como el cloroformiato de etilo, el
cloroformiato de metilo, el cloroformiato de isopropilo, el cloroformiato de isobutilo o
el cloruro de metanosulfonilo; las carbodiimidas, tales como la N,N’-
diciclohexilcarbodiimida (DCC) u otros agentes de condensacién usuales, como el
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pentdxido de fésforo, el 4cido polifosférico, el N,N’-carbonildiimidazol, 1a 2-etoxi-N-
etoxicarbonil-1,2-dihidroquinolina (EEDQ), la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o
el hexafliorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

Los procedimientos (a), (j), (k), (I) y (m), segtin la invenci6n, se llevan a cabo,
caso dado, en presencia de un catalizador, De manera ejemplificativa pueden citarse
la 4-dimetilaminopiridina, el 1-hidroxi-benzotriazol o la dimetilformamida.

Las temperaturas de la reaccifn en la realizacién de los procedimientos (a), (j),
(k), @) y (m), seglin la invencién, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general
se trabaja a temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas
desde 0°C hasta 80°C.

Para la realizacién del procedimiento (a), segin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la formula (I), se emplean, por mol del derivado de cido
oxatiincarboxflico de la fSrmula (II), en general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de anilina de 1a férmula (III).

Para la realizacién del procedimiento (j), segfin la invenci6n, para la obtencién
de los compuestos de 1a férmula (IV), se emplean, por mol del derivado de 4cido
oxatiincarboxilico de la férmula (II), en general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de halégenoanilina de la férmula (XIV).

Para 1a realizacion del procedimiento (k), segin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (VI), se emplean, por mol del derivado de 4cido
oxatiincarboxflico de la férmula (II), general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de derivado del 4cido anilinobor6nico de la
férmula (XV).

Para Ia realizacién del procedimiento (1), segtin la invenci6n, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (VII), se emplean, por mol del derivado de fcido
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oxatiincarboxflico de la férmula (I), general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de hidroxialquilanilina de la
férmula (XVI).

Para la realizacién del procedimiento (m), segin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de 1a férmula (IX), se emplean, por mol del derivado de #cido
oxatimcarboxilico de la férmula (II), general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de cetoanilina de la férmula (XVII).

Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (b), (c) y (d), segtin
la invencién, entran en consideracién todos los disolventes orgéinicos inertes. A estos
pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos aliffiticos, aliciclicos o arométicos,
tales como por ejemplo el éter de petrbleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; éteres tales como el
dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter, el dioxano, el
tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; los nitrilos,
tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-butironitrilo o el benzonitrilo; las
amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-
metilformanilida, la N-metilpirrolidona o la hexametilfSsforotriamida, los ésteres tales
como el acetato de metilo o el acetato de etilo; los sulféxidos, tal como el
dimetilsulféxido; las sulfonas, tal como el sulfolano; los alcoholes, tales como el
metanol, el etanol, el n- o i-propanol, el n-, i-, sec.- o terc.-butanol, el etanodiol, el
propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el
dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o el agua pura.

Las temperaturas de 1a reaccién en la realizacién de los procedimientos (b), (c)
y (d), segin la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se
trabaja a temperaturas desde 0°C hasta 180°C, preferentemente a temperaturas desde
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20°C hasta 150°C.

Los procedimientos (b), (c) y (d), seg(in la invencién, se llevan a cabo, en caso
dado, en presencia de un aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en
consideracién todas las bases inorgénicas u orgénicas usuales. A éstas pertenecen,
preferentemente, los hidruros, hidréxidos, amidas, alcoholatos, acetatos, fluoruros,
fosfatos, carbonatos o bicarbonatos de metales alcalinos o de metales alcalinotérreos,
tales como por ejemplo el hidruro de sodio, 1a amida de sodio, la diisopropilamida de
litio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréxido
de sodio, el hidr6xido de potasio, el acetato de sodio, el fosfato de sodio, el fosfato de
potasio, el fluoruro de potasio, el fluoruro de cesio, el carbonato de sodio, el
carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sodio o ¢l carbonato
de cesio, asf como las aminas terciarias, tales como la trimetilamina, 1a trietilamina, la
tributilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-
metilpiperidina, la  N-metilmorfolina, la  N,N-dimetilaminopiridina, el
diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno
(DBU).

_ Los procedimientos (b), (c) y (d), segin la invencifn, se llevan a cabo en
presencia de un catalizador, tal como por ejemplo de una sal o de un complejo de
paladio. En este caso entran en consideracién, preferentemente, el cloruro de paladio,
el acetato de paladio, el tetraquis-(trifenilfosfina)-paladio, el dicloruro de bis-
(trifenilfosfina)-paladio o el cloruro de (1,1'-bis(difenilfosfino)ferrocenopaladio(Il)).

Igualmente pueden formarse un complejo de paladio en la mezcla de la reaccién
si se afiade a la reaccién, por separado, una sal de paladio y un ligando complejo, tal
como, por ejemplo, el trietilfosfano, el tri-terc.-butilfosfano, el triciclohexilfosfano, el
2-(diciclohexilfosfano)-bifenilo, el  2-(di-terc.-butilfosfano)-bifenilo, el  2-
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(diciclohexilfosfano)-2’-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, el trifenilfosfano, el tris-(o-tolil)-
fosfano, ¢l 3-(difenilfosfino)benzosulfonato de sodio, el tris-2-(metoxifenil)-fosfano, el
2,2’-bis-(difenilfosfano)-1,1’-binaftilo, el 1,4-bis-(difenilfosfano)-butano, el 1,2-bis-
(difenilfosfanc)-etano, el l,4—bis-(d.iciclohexilfosfano)—but.an , e 12bis
(diciclohexilfosfano)-etano, el 2-(diciclohexilfosfano)-2’(N,N-dimetilamino)-bifenilo,
¢l bis(difenilfosfino)ferroceno o el tris-(2,4-terc.-butilfenil)-fosfito.

Para la realizacién del procedimiento (b), segiin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (I) se emplean, por mol de la
hal6genoxatiincarboxamida de la férmula (IV), en general, desde 1 hasta 15 moles,
preferentemente desde 2 hasta 8 moles de derivado del 4cido borénico de la formula
W). '

Para la realizacién del procedimiento (c), segfin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la formula (I) se emplean, por mol de derivado de la
oxatiincarboxamida del icido bordnico de la férmula (VI), en general, desde 0,8 hasta
15 moles, preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de fenilo de la férmula
(VII).

Para la realizacién del procedimiento (d), seg(in 1a invencién, para la obtencién
de los compuestos de la féormula (I) se emplean, por mol de Ia
hal6genoxatiincarboxamida de la formula (JV), en general, desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de fenilo de la férmula (VII) y
desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles del
4,4,4'4'5,5,5',5"-octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (e), segtn la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A éstos pertenecen los
hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o aromdticos, tales como por ejemplo el éter de
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petrdleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano o la decalina; los
éeres tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter,
el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietanoc o el 1,2-dietoxietano; los
alcoholes, tales como el metanol, el etano], el n- 0 i-propanol, el n-, i- sec.- o terc.-
butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el
dietilenglicolmonometiléter, el dictilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o el
agua pura.

El procedimiento (¢), segdn la invencién, se lleva a cabo en presencia de una
base. Como tales entran en consideracién todos los catalizadores que se emplean
usualmente para las hidrogenaciones. De manera ejemplificativa pueden citarse: niquel
Raney, paladio o platino, en caso dado sobre un material de soporte, tal como, por
ejemplo, el carbén activo.

Lasg temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (e), segln
la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
basta 110°C.

Como diluyentes para la realizacion del procedimiento (f), seg(in Ia invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgfinicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos, tales como por
ejemplo el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano,
el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos halogenados, tales
como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el diclorometano, el
cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el triclorometano; los éteres tales
como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter, el
dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; las
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cetonas, tales como la acetona, la butanona, la metilisobutilcetona o la ciclohexanona;
los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-butironitrilo o el
benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimetilfformamida, la N,N-
dimetilacetamida, la  N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o la
hexametilfésforotriamida; los ésteres tales como el acetato de metilo o el acetato de
etilo; los sulféxidos, tal como el dimetilsulf6xido; las sulfonas, tal como el sulfolano;
los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o i-propanol, el n-, i-, sec.- 0
terc.-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el
dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o el
agua pura.

El procedimiento (f), segln la invencifn, se llevari a cabo, en caso dado,
presencia de un icido. Como tales entran en consideracién todos los &cidos proténicos
inorgénicos y orgfinicos asf como los fcidos de Lewis, igual que todos los 4cidos
polimeros. A estos pertenecen, por ejemplo, el &cido clorhidrico, €l dcido sulfirico, el
4cido fosférico, el &cido férmico, el 4cido acético, el écido trifluoracético, el 4cido
metanosulfénico, el &cido trifluormetanosulfénico, el 4cido toluenosulfénico, el
trifluoruro de boro (también en forma de eterato), el tribrommuro de boro, el tricloruro
de aluminio, el tetracloruro de titanio, el ortotitanato de tetrabutilo, el cloruro de cinc,
el cloruro férrico-1II, el pentacloruro de amonio, los intercambiadores de iones icidos,
1as arcillas ficidas y el gel de sflice cido.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (f), segiin
la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 100°C.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (g), segiin la invenci6n,
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entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-
butironitrilo o el benzonitrilo o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o Ia
hexametilfésforotriamida.

El procedimiento (g), seglin la invencién, se lleva a cabo, en caso dado,
presencia de un aceptor de fcido adecuado. Como tales entran en consideracién todas
las bases inorginicas u orgénicas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los
hidruros, hidr6xidos, amidas, alcoholatos. acetatos, carbonatos o bicarbonatos de
metales alcalinos o de metales alcalinotérreos, tales como por ejemplo el hidruro de
sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, €l terc.-butilato de
potasio, el hidréxido de sodio, el hidréxido de potasio, el hidréxido de amonio, el
acetato de sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, el acetato de amonio, el
carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato
de sodio o el carbonato de amonio, as{ como las aminas terciarias, tales como la
trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina, la N,N-dimetilanilina, 1a N,N-dimetil-
bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-metilmorfolina, la N,N-
dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN) o
el diazabicicloundeceno (DBU).

El procedimiento (g), segfin la invenci6n, se lleva a cabo en presencia de un
catalizador.

Parea ello son adecuados, especialmente, 1as sales o los complejos de paladio.
En este caso entran en consideracién, preferentemente, el cloruro de paladio, el acetato
de paladio, el tetraquis-(trifenilfosfina)-paladio. Igualmente puede formarse un
complejo de paladio en la mezcla de 1a reaccién, cuando se aiiadan, separadamente, a

467



L ]

10

15

20

25

-6l -
la reaccién una sal de paladio y un ligando complejo

Como ligandos entran consideracién, preferentemente, compuestos
6rganofosforados. De manera ejemplificativa pueden citarse: 1a trifenilfosfina, 1a tri-o-
tolilfosfina, el 2,2'-bis(difenilfosfino)-1,1'-binaftilo, el diciclohexilfosfinabifenilo, el
1,4-bis(difenilfosfino)butano, el  bisdifenilfosfinoferroceno, el  di(terc.-
butilfosfino)bifenilo, el di(ciclohexilfosfino)bifenilo, el 2-diciclohexilfosfino-2'-N,N-
dimetilaminobifenilo, la triciclohexilfosfina, la tri-terc.-butilfosfina. No obstante
también puede desistirse de los ligandos.

El procedimiento (g), segln la invencién sc llevard a cabo, ademés, en caso
dado en presencia de otra sal metflica, tales como sales de cobre, por ejemplo yoduro
cuproso-(T).

Lag temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (g), segin
la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 20°C hasta 180°C, preferentemente a temperaturas desde 50°C
hasta 150°C.

Para 1a realizacién del procedimiento (g), segin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol de 1Ia
halégenoxatiincarboxamida de la f6rmula (IV), general, desde 1 hasta 5 moles,
preferentemente desde 1 hasta 2 moles de alquino de la formula (IX) o de alqueno de
la férmula (X).

Como diluyentes para Ia realizacién del procedimiento (h), segtn la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliféiticos, aliciclicos o aromfiticos, tales como por
ejemplo el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano,
el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos halogenados, tales
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como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el diclorometano, el
cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el triclorometano; los éteres tales
como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter, el
dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; los
nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-butironitrilo o el
benzonitrilo; las amidas, tales como Ila N,N-dimetilfformamida, la N,N-
dimetilacetamida, 1la N-metilformanilida, la  N-metilpirrolidona o Ia
hexametilfésforotriamida; los ésteres tales como el acetato de metilo o el acetato de
etilo; los sulféxidos, tal como el dimetilsulféxido; las sulfonas, tal como el sulfolano;
los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o i-propanol, el n-, i-, sec.- o
terc.-butanol, el etanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el
dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter.

El procedimiento (h), segln la invencién, se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de un aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en consideracién todas
las bases inorgfnicas u orgfinicas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los
hidruros, hidréxidos, amidas, alcoholatos de metales alcalinos o de metales
alcalinotérreos o los compuestos hidrocarbonados de los metales alcalinos, tales como,
por ejemplo, el hidruro de sodio, el hidréxido de sodio, el hidréxido de potasio, la
amida de sodio, 1a diisopropilamida de litio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, €l
terc.-butilato de potasio el metil-litio, el fenil-litio o el butil-litio.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (h), segn
la invenci6n, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde -
30°C hasta 80°C.

Para 1a realizacién del procedimiento (h), segfn Ia invencién, para la obtencién
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de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol de la cetona de la férmula
XD, general, desde 1 hasta 5 moles, preferentemente desde 1 hasta 2 moles de
compuesto del fésforo de la férmula (XII).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (i), segin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos, tales como por
ejemmplo el éter de petrleo, el hexano, ¢l heptano, el ciclobexano, el metilciclohexano,
el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos halogenados, tales
como por ejemplo el clorobenceno, el diclorobenceno, el diclorometano, el
cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano; éteres tales como el
dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter, el dioxano, el
tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol o amidas, tales
como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la
N-metilpirrolidona o la hexametilfésforotriamida.

El procedimiento (i), segiin la invencién, se llevan a cabo en presencia de una
base. Como tales entran en consideracién todas las bases inorgénicas u orgdnicas
usuales. A estas pertenecen, preferentemente, los hidruros, hidréxidos, amidas,
alcoholatos, acetatos, carbonatos o bicarbonatos de metales alcalinos o de metales
alcalinotérreos tales como, por ejemplo, el hidruro de sodio, la amida de sodio, el
metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidré6xido de sodio,
el hidréxido de potasio, el hidréxido de amonio, el acetato de sodio, €l acetato de
potasio, el acetato de calcio, el acetato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato
de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sodio 0 el carbonato de cesio,
as{ como aminas terciarias tales como la trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina,

1a N,N-dimetilanilina, 1a N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la
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N-metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el
diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno (DBU).

Las temperaturas de la reacci6n en la realizacién del procedimiento (i), segtn la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 110°C.

Para la realizaci6n del procedimiento (i), segtin la invenci6n, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol de la oxatiincarboxamida de
la férmula (Ib), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2
moles del halogenuro de la férmula (XIII).

Todos los procedimientos segiin la invencién se llevarén a cabo, en general, bajo
presién normal. No obstante es posible, también, trabajar bajo presién mas elevada o a
presitn mas reducida - en general comprendida entre 0,1 bar y 10 bares-.

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

Los agentes fungicidas se emplean en la proteccién de las plantas para la lucha
contra los plasmodioforomicetes, comicetes, 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 ningn cardcter limitativo, algunos
patdgenos de enfermedades fingicas y bacterianas, que entran dentro de las defmiciones
generales anteriormente enumeradas:
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tipos de Xanthomonas, tales como por ejemplo Xanthomonas campestris pv. oryzae;
tipos Pseudomonas, tales como por ejempio Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
tipos de Erwinia, tales como por ejemplo Erwinia amylovora;
tipos de Pythium, tal como por ¢jemplo Pythium ultiomm;
tipos de Phytophthora, tal como por ejemplo Phytophthora infestans;
tipos de Pseudoperonospora, tales como por ejemplo Pseudoperonospora humuli o
Pseudoperonospora cubensis;
tipos de Plasmopara, tal por ejemplo Plasmopara viticola;
tipos de Bremia, tal como por ejemplo Bremia lactucae;
tipos de Peronospora, tales como por ejemplo Peronospora pisi o P. brassicae;
tipos de Erydiphe, tal por ejemplo Erysiphe graminis;
tipos de Sphaerotheca, tal como por ejemplo Sphaerotheca fuliginea;
tipos de Podosphaera, tal como por ejemplo 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, sinénimo: Helminthosporium);
tipos de Cochliobolus, tal como por ejemplo Cochliobolus sativus
(forma de conidios, Drechslera, sménimo: Helminthosporium);
tipos de Uromyces, tal como por ejemplo Uromyces appendiculatus;
tipos de Puccinia, tal como por ejemplo Puccinia recondita;
tipos de Sclerotinia, 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 Pellicularia, tal como por ejemplo Pellicularia sasakii;
tipos de Pyricularia, tal como por ejemplo Pyricularia oryzae;
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tipos de Fusarium, tal como por ejemplo Fusarium culmorum;
tipos de Botrytis, tal como por ejemplo Botrytis cineres;
tipos de Septoria, tal como por ejemplo Septoria nodorum;
tipos de Leptosphaeria, tal como por ejemplo Leptosphaeria nodorum;
tipos de Cercospora, tal como por ejemplo Cercospora canescens;
tipos de Alternaria, tal como por ejemplo Alternaria brassicae;
tipos de Pseudocercosporella, tal como por ejemplo Pseudocercosporella herpotrichoides.

Los productos activos segfin 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 las plantas
(inductores de resistencia) aquellas substancias que sean capaces de estimmular el sistema
inmunol6gico 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 microorganismos indeseados.

Debe entenderse por microorganismos indeseados, en el caso presente, hongos
fitopatgenos, bacterias y virus. Los productos segiin la invencin pueden emplearse, por
lo tanto, para generar resistencia en las plantss, 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 la lucha contra las enfermedades de las plantas permite
un tratamiento de las partes aéreas de las plantas, de plantones y semillas y del suelo.
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En este caso pueden emplearse Ios productos activos, segiin la invenciéa, con un
¢€xito especialmente bueno para la lucha contra las enfermedades de los cereales, tales
como, por ejemplo, contra tipos de Puccinia y de las enfermedades de las plantaciones de
vifiedos, de frutales y de hortalizas, tal como, por ejemplo, contra tipos de Botrytis, de
Venturia o de Alternaria.

Los productos activos segiin la invencién son adecuados también para aumentar el
rendimiento de las cosechas. Ademfs tiene una baja toxicidad y presentan una buena
compatibilidad para con las plantas.

Los productos activos, segin la invencién, pueden emplearse, en caso dado, en
determinadas concentraciones y cantidades de aplicacidn, también como herbicidas, para
influenciar el crecimiento de las plantas, asf como para la lucha contra las pestes
animales. Estos pueden emplearse en caso dado, también, a modo de productos
intermedios y de producto de partida para la sintesis de otros productos activos.

Seglin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderfn en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
como planias 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 optimacibn o por medio de métodos
biotecnoldgicos y de ingenierfa genética, con inclusién de las plantas 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 6rganos aéreos y subterrineos de las planias, tales como brotes, hojas,
flores y maices, pudiéndose idlicar de manera cjemplificativa hojas, agujas, tallos,
troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asf como raices, tubérculos y
rizomas. A las partes de las plantas pertenecen también las cosechas asf como material de

724



10

15

20

25

-68 -
reproduccién vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos
y semillas.

El trammiento segiin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo de manera directa o por accién sobre el medio
ambiente, el biotopo o €l recinto de almacenamiento segn los métodos de tratamientos
usuales, por ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacion, nebulizado,
esparcido, aplicacién a brocha y, en el caso del material de reproduccifn, especialmente
en el caso de las semillas, ademnds por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos seg(in la invenci6n pueden emplearse en la proteccién de los
materiales industriales contra el ataque y la destruccién debidos a los microorganismos
indeseables.

Se entenderfin por materiales industriales en el presente contexto los materiales no
vivos, que hayan sido elaborados para el 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 seg(in la invencifn, son pegamentos,
colas, papel y cart6n, textiles, cuero, madera, pinturas y articulos de material sintético,
Iubrificantes en frio y otros materiales. En el 4mbito de los materiales a ser protegilos
pueden citarse también partes de instalaciones de produccién, por ejemplo circuitos
cerrados de agua de refrigeracién, que puedan quedar perjudicados por la multiplicacién
de los microorganismos. En el 4mbito de la presente invencién pueden citarse a modo de
materiales técnicos preferentemente pegamentos, colas, papel y cartones, cuero, madera,
pinturas, lubrificantes en frio y liquidos caloportadores, de msmera especialmente
preferente la madera.

Como microorganismos, que pueden provocar la descomposicion o la
modificacién de los materiales técnicos, pueden citarse a modo de ejemplos bacterias,
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hongos, levaduras, algas y organismos mucilaginosos. Preferentemente los productos
activos segim la invencién actan contra hongos, especialmente contra mohos, hongos
coloreadores y destructores de la madera (Basidiomycetes) asf como contra organismos
mucilaginosos y algas.

A modo de ejemplo pueden citarse los microorganismos de los tipos siguientes:
Alternaria, tal como Alternaria tenuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,
Chaetomium, tal como Chaetomium globosum,
Coniophora, tal como Coniophor 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,
Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

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

Estas formulaciones s¢ preparan de manera conocida, por ejemplo por mezclado
de los productos activos con agentes extendedores, es decir disolventes liquidos, gases



[ J— L |

10

15

20

25

-70 -
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 orgéinicos como disolventes auxiliares. Como disolventes
liquidos entran en consideracién fundamentalmente: hidrocarburos arométicos, tales
como xileno. tolueno o alquilnaftalinas, hidrocarburos aromifticos clorados o
hidrocarburos alifiiticos clorados, tales como clorobencenos, cloroetileno o cloruro de
metileno, hidrocarburos aliffiticos tales como ciclohexano o parafinas, por ejemplo
fracciones de petr6leo, alcoholes, tales como butanol o glicol, asi como éteres y ésteres,
cetonas tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona,
disolventes fuertemente polares, tales como dimetilformamida y dimetilsulféxido asf
como agua. Por agentes extendedores o materiales de soporte gaseosos licuados se
quieren indicar aquellos que son gaseosos a temperatura normal y bajo presién normal,
Ppor ejemplo gases propulsores para aerosol, tales como los hidrocarburos halogenados asf
como butano, propano, nitrdgeno y diéxido de carbono. Como materiales de soporte
s6lidos entran en consideracién, por ejemplo, harinas minerales naturales, tales como
caolines, arcillas, talco, cretas, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatomeas
y harinas minerales sintéticas, tales como &cido silicico altamente dispersado, 6xido de
aluminio y silicatos. Como materiales de soporte s6lido para granulados entran en
consideracién: por ejemplo minerales quebrados y fracciones tal como calcita, mérmol,
pémez, scpiolita, dolomita, asf como granulados sintéticos constituidos a partir de harinas
inorgénicas y orgénicas asf como granulados constituidos a partir de material orginico
tales como serrin, cdscaras de nueces de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco.
Como agentes emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consileracifn: por
ejemplo emmisionantes no i6nicos y aniSnicos, tales como ésteres de ficidos grasos
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polioxietilenados, éteres de alcoholes grasos polioxietilenados, por ejemplo alquilaril-
poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asf como hidrolizados de
albimina, Como dispersantes entran en consideracién, por ejemplo lejias sulfiticas de
lignina y metilcelulosa.

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

Pueden emplearse colorantes tales como pigmentos inorgénicos, por ejemplo
6xido de hierro, 6xido de titanio, azul de ferrocianuro y colorantes orgfinicos tales como
colorantes de alizarina, azoicos y de fialocianina metélicos y materiales nutrientes en
trazas, tales como sales de hierro, de manganeso, de baro, 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 segfin 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 €l espectro de actividad
o el desarrollo de Ia 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 e¢jemplo, los
compuestos siguientes:

Fungicidas: )
2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;
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Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-potasio; Andoprim; Anilazine; Azaconazole;
Azoxystrobin; Benalaxyl; Benalaxyl-M; Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropilo;
Benzamacril; Benzamacril-isobutilo; Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol;
Blasticidin-S; Boscalid, Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate; Butylamine; 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; 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-sodium;
Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbanil; Furmecyclox; Guazatine;
Hexachlorobenzene; Hexaconazole; Hymexazol; Imazalil; Imibenconazole; Iminoctadine
triacetato; Iminoctadine tris(albesilato); Iodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione;
Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-metilo;
Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M;
Metconazole; Methasulfocarb; Methfuroxam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax;
Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin; Natamycin; Nicobifen; Nitrothal-isopropilo;
Noviftumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; #cido oxol6nico;
Oxpoconazole; Oxycarboxin, Oxyfenthiin; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole;
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Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim;
Probenazole; Prochloraz; Procymidone; Propamocarb; Propanosine-sodio; Propiconazole;
Propineb; Proquinazid; Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox;
Pyrimethanil; Pyroquilon; Pyroxyfur; Pyrroknitrine; Quinconazole; Quinoxyfen;
Quintozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Teclofinlam; Tecnazene;
Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiabeixlazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo;
Thiram; Tioxymid; Tolclofos-metilo; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil;
Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole;
Triforine; Triticonazole; Unpiconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram,
Zoxamide; (28)-N-{2-[4H{[3-(4-clorofenil)-2-propmiljoxi]-3-metoxifenil Jetil]-3-metil -2-
[(metilsulfonil)amino]-butancamida; 1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona; 2,3,5,6-
tetracloro-4~(metilsul fonil)-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-l)-
cicloheptanol;  1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-carboxilato  de
metilo; carbonato monopotéisico; N-(6-metoxi-3-piridinil)-ciclopropanocarboxamida; N-
butil-8-(1, 1-dimetiletil)- 1 -oxaspiro[4.5]decan-3-amina; tetratiocarbonato de sodio;
asf como sales y preparaciones de cobre, tales como mezcls de Bordeaux; hidréxido de
cobre; naftenato de cobre; oxicloruro de cobre; sulfato de cobre; Cufraneb; 6xido
cuproso; Mancopper; oxina de cobre.
Bactericidas:
Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, 4cido furanocarboxflico, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,
Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.
Insecticidas / acaricides / nematicidas:
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Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrinathrin,
AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allethrin,
Allethrin isémero 1R, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet, Aminocarb,
Amitraz, Avermectin, AZ-60541, Azadirachtin, Azamethiphos, Azinphos-metilo,
Azinphos-etilo, Azocyclotin, Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis,
Bacillus thuringiensis, Bacillus thuringiensis cepa EG-2348, Bacillus thuringiensis cepa
GC-91, Bacillus thuringiensis cepa NCTC-11821, Baculovirus, Beauveria bassiana,
Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfuracarb, Bensultap, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin,
Beta-Cypermethrin, Bifenazate, Bifenthrin, Binapacryl, Bicallethrin, Bicallethrin-S-
ciclopentilo-isémero, Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifturon,
BPMC, Brofenprox, Bromophos-etilo, 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, Disulfoton, Docusat-
sodio, Dofenapyn, DOWCO0-439, Eflusilanate, Emamectin, Emamectin-benzoato,

(¥



10

15

20

25

-75-
Empenthrin (isémero 1R), Endosulfan, Entomopthora spp., EPN, Esfenvalerate,
Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion, Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,
Famphur, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin 6xido, Fenfluthrin, Fenitrothion,
Fenobucarb, Fenothiocarb, Fenoxacrim, Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad,
Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfothion, Fenthion, Fentrifanil, Fenvalerate,
Fipronil, 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, gramulovirus, Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801,
Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydramethylnone, Hydroprene, IKA-2002,
Imidacloprid, Imiprothrin, Indoxacarb, lodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos,
Isoprocarb, Isoxathion, Ivermectin, Japonilure, Kadethrin, poliedrovirus nucleares,
Kinoprene, Lambda-Cyhalothrin, Lindane, Lufenuron, Malathion, Mecarbam,
Mesulfenfos, Metaldehyd, Metam-sodio, Methacrifos, Methamidophos, Metharhizium
anisoplize, 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, Oxamyl, Oxydemeton-metilo, Paecilomyces fumosoroseus, Parathion-
metilo, Parathion (-etilo), Permethrin (cis-, trans-), Petroleum, PH-6045, Phenothrin
(isdbmero 1R-trans), Phenthoate, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon,
Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butdxido, Pirimicarb, Pirimiphos-metilo, Pirimiphos-
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etilo, Prallethrin, Profenofos, Promecarb, Propaphos, Propargite, Propetamphos,
Propoxur, Prothiofos, Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine, Pyraclofos, Pyresmethrin,
Pyrethrum, Pyridaben, Pyridalyl, Pyridaphenthion, Pyridathion, Pyrimidifen,
Pyriproxyfen, Quinalphos, Resmethrin, RH-5849, Ribavirin, RU-12457, RU-15525, S-
421, S-1833, Salithion, Sebufos, SI-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen,
Spiromesifen, Sulfturamid, Sulfotep, Sulprofos, SZI-121, Tau-Fluvalinate,
Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Tefluthrin, Temephos,
Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon, Tm.
Tetramethrin (isémero 1R), Tetrasul, Theta-Cypermethrin, Thiacloprid, Thiamethoxam,
Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hidrégeno oxalato, Thiodicarb, Thiofanox,
Thiometon, Thiosultap-sodio, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralocythrin, Tralomethrin,
Transfiuthrin, Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine,
Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb, Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin,
Verticillium lecanii, WL-108477, WL-40027, YI-5201, YI-5301, YI-5302, XMC,
Xylylcarb, ZA-3274, Zeta-Cypermethrin, Zolaprofos, ZXI-8901, el compuesto
carbamato de 3-metil-fenil-propilo (Tsumacide Z), el compuesto 3~(5-cloro-3-piridinil)-
8-(2,2,2-triflGoretil)-8-azabiciclo[3.2. 1Joctan-3-carbonitrilo (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-
3) y el correspondiente isémero 3-endo (CAS-Reg.-Nr. 185984-60-5) (véanse las
publicaciones WO-96/37494, W0-98/25923),
asf como preparados, que contengan exiractos vegetales con acci6n imsecticida, con
nematodos, con hongos o con virus.

También es posible una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como
berbicidas, o con abonos y reguladores del crecimiento.

Ademés, los compuestos seglin 1a invencién de la férmula (I) presentan también

efectos antimicéticos muy buenos. Tienen un espectro de actividad antimic6tica muy
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amplio, especialmente contra dermatofitos y blastomicetos, contra mohos y contra
hongos difésicos (por ejemplo contra especies de Candida, tal como Candida albicans,
Candida glabrata) asi como Epidermophyton floccosum, especies de Aspergillus, tales
como Aspergillus niger y Aspergillus fumigas, especies de Trichophyton, tal como
Trichophyton mentagrophytes, especies de microesporas, tal como Microsporon canis
y audouinii. La enumeracién de estos hongos no representa modo alguno una
limitacién del espectro micético a ser considerado sino que tiene Gnicamente un
carficter 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, pastas, polvos solubles, agentes de empolvado y
granulados listos para su utilizacién. La aplicacién se efectia 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 lfmites seg(in el tipo de la
aplicacién. Cuando se tratan las partes de las plantas, las cantidades de aplicacién de
producto activo se encuentran, en general, enire 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, las cantidades de aplicacién de producto activo

se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre 1 y 5.000g
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Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse segiin la invencién
todas las plantas y sus partes. En una forma de realizacifn preferente se tratan plantas y
varicdades de plantas asf como sus partes de origen silvestre o que se obtienen por
métodos de cultivos biolégicos convencionales, tales como cruzamiento o fusién de
protoplastos. En otra forma preferente de realizacién se tratan plantas y variedades de
plantas transgénicas, que hayan sido obtenidas segin métodos de ingenierfa genética en
caso dado en combinacién con métodos convencionales (organismos genéticamente
modificados) y sus partes. La expresibn “partes” o bien “partes de plantas®™ o
“componentes de plantas” ha sido anteriormente explicada

De manera especialmente preferente se tratan plantas, segin la invencitn, de las
variedades de plantas usuales en el mercado o que se encueniran en utilizacién. Por
variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propiedades (“caracteristicas®), que
se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagenesis o por
técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos 0 genotipos.

Seg(n los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizacién y
de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacién, alimentacién)
pucden presentarse también por medio del tratamiento segin la invencién efectos
sobreaditivos (“sinérgicos”). De este modo posibles, por cjemplo, menores
cantidades de aplicacién y/o ampiiaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento
del efecto de los, productos empleables segiin la imvencién, mejore crecimiento de las
plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra
la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento
floral, recoleccién mis ficil, aceleracién de la maduraci6n, mayores rendimientos de las
cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor
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capacidad de almacenamiento y/o de transformaci6n de los productos recolectados, que
van mas allf del efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenierfa genética) a ser tratadas, preferentemente, segiin la invenci6n, pertenecen
todas las plamtas, que han adquirido material genético mediante modificacién por
ingenieria genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas
especialmente ventajosas (“caracteristicas”). Ejemplos de tales propiedades son, un
mejor crecimiento de las plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas,
mayor tolerancia frente a la sequfa o contra el contenido en sal del agua o bien del
terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién més fiicil, aceleraciém de 1la
maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor
nutritivo de los productos recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o de
transformaci6én de los productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente
sefialables para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas frente a las
pestes animales y microbianas, tal como frente a insectos, #4caros, 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 las plantas de cultivo importantes. tales como cereales (trigo, arroz), mafz,
soja, patata, algodén, colza asf como plantaciones de frutales (con los frutos manzana,
pera, cftricos y uva), debiéndose sefialar especialmente mafz, soja, patata, algodén y
colza. Como propiedades (“caracterfsticas™) se sefialari 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 ejemplo por medio de los genes CrylA(a),
CryIA(b), CrylA(c), CrylIA, CryllIA, CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylF asf
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como por sus combinaciones), (denominadas a continuacién “plantas Bt"). Como
propiedades (“caracterfsticas”) deben sefialarse ademis, especialmente, la mayor
resistencia de las plantas frente a los hongos, las bacterias y los virus mediante
resistencia adquirida sistémica (SAR), sistemina, fitoalexina, elicitores asif como genes
de resistencia y protefnas y toxinas expresadas correspondientes. Como propiedades
(“caracterfsticas”) deben sefialarse ademis, especialmente, la mayor tolerancia de las
plantas frente a determinados productos activos herbicidas, por ejemplo
imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o Phosphinotrricin (por ejemplo gen
“PAT"). Los genes que proporcionan las respectivas propiedades (“caracteristicas™)
deseadas pueden estar presentes también en combinaciones entre sf en las plantas
transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt” pueden citarse variedades de maiz,
variedades de algod6n, variedades de soja y variedades de patata, que se comercializan
bajo las marcas registradas YIELD GARD® (por ejemplo mafz, algodbn, soja),
KnockOut® (por ejemplo maiz), StarLink® (por ejemplo mafz), Bollgard® (algodén),
Nucotn® (algodén) y NewLeaf® (patata). Como ejemplos de plantas tolerantes de los
herbicidas pueden citarse variedades de mafz, variedades de algod6n y variedades de
soja, que se comercializan bajo las marcas registradas Roundup Ready® (tolerancia
contra Glyphosate, por ejemplo mafz, algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia contra
Phosphinothricin, por ejemplo colza), IMI® (tolerancia contra imidazolinonas) y
STS® (tolerancia contra sulfonilureas por ejemplo mafz). 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 ejemplo maiz). Evidentemente estas manifestaciones
son vélidas también para Ias variedades de plantas desarrolladas en el futuro o bien que
se comercialicen o se desarrollen en el futuro con estas propiedades genéticas

A&7



10

15

-81-
(“caracteristicas™).

Las plantas indicadas pueden tratarse de manera especialmente ventajosa segin
la invencién con los compuestos de la férmula general (I) o bien de las mezclas de los
productos activos segln la invencién. Los sectores preferentes, anteriormente citados,
en el caso de los productos activos 0 bien de las mezclas, son vilidos también para el
tratamiento de estas plantas. Debe seilalarse de manera especial el tratamiento de las

plantas con los compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el

presente texto.

La obtencién y el empleo de los productos activos seglin la invencién se
desprenden de los ejemplos siguientes.
Ejemplos de obtencifn
Ejemplo 1

<
N
C Il
0~ CF, O
pf/
H,C” ©
Procedimiento a)

Se agita durante 2 dias a temperatura ambiente una mezcla formada por 6 ml de
diclorometano, 100 mg (0,467 mmoles) del écido 6-triflGormetil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-carboxilico, 88 mg (0,389 mmoles) de la O-metil-oxima del 2’-amino-bifenil-
4-carbaldehido, 100,6 mg (0,778 mmoles) de 1a N,N-diisopropiletilamina y 272 mg
(0,584 mmoles) de hexafiiorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio. A continuaci6n se
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combina la mezcla de la reaccién con 10 ml de agua, 1a fase orgéinica se separa y, en
primer lugar, se lava con 10 ml de solucién saturada de cloruro de amonio y a
continuacién con 10 ml de agua, se seca sobre sulfato de sodio y se concentra por
evaporacién. El producto en bruto se purifica mediante HPLC preparativa (gel de
silice fase inversa (C,p), eluyente: agua/acetonitrilo 34:66).

Se obtienen: 35 mg (21 % de la teorfa) de la [4'(metoxiimino-metil)-bifenil-2-
il}-amida del acido 6-trifliiormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-S-carboxilico con el logP (pH

2,3)=3,51.
Ejemplo 2
S
N
Qe
H,C CH,
Procedimiento a)

Se agitan 300 mg (1,7 mmoles) del cloruro 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-carbonilo y 220 mg (1,1 mmoles) de la 2(1,3,3-trimetil-butil)-fenilamina en 5
ml de acetonitrilo durante 4 dias a temperatura ambiente en recipiente cerrado. A
continuacién se combina la mezcla de la reaccidn con 10 ml de agua, Ia fase orgénica se
separa y se lava, en primer lugar, con 10 ml de solucidén saturada de cloruro de amonio, a
continuacién con 10 ml de agua, se seca sobre sulfato de sodio y se concentra por
evaporacién. El producto en bruto se purifica mediante HPLC preparativa (gel de silice
fase inversa (C3), eluyente: dcido acético al 2 %/acetonitrilo 25:75).

Se obtienen: 200 mg (37 % de la teoria) de la [2-(1,3,3-trimetil-butil)-fenil]-
amida del dcido 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxflico con el logP (pH
2,3)=4,18.

4%9
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De manera anfloga a Ia de los ejemplos 1 y 2, as{ como de acuerdo com las

indicaciones en la descripcién general de los procedimientos de obtencién (a) hasta (h),

seglin la invencién, se obtuvieron también los compuestos de la férmula (I) indicados
en la tabla 1 siguiente.

5 Tablal
R?
R1 R3
(ﬁ),. 0
6l _S .
I N R .
¢ Yo" Na' N 4

logP

Nr. Z RR(RR| R [0iG |G| &
Pf.
3| 1,3-dimetil-butilo H|H|H|H H (0] H |CH,| CF, | 4,24
4 1,33-trimetil-butilo |HIH/HIH{ H (0 H {CH,| CF, { 4,53
5| 4-flGor-3-metilfenilco |H|H|H|H|( H (0| H |CH,| CF, | 3,98
6| 3,4-diclorofenilo H{H|H|H| H |0 H [CH,| CF, | 4,26

4-cloro-3-trifliormetil-
7 H|H|H|H| H |0| H |CH,| CF, | 4,30
fenilo
4-isopropoxiiminometil-
8 H|H|HIH| H (0| H |CH,| CF, | 4,57
fenilo

9| 4-trifliormetilfenilo |H|H|H|H| H |0] H |CH;| CF, | 4,06
10| cicloheptilo H|(H|H|H| H |(0| H | H | CF, |137°C
11 ciclopentilo H|H|HH H |0] H| H | CF [159°C
12| -CH(CH,CH,-C(CH,),- |H|H|H| H |0| H | H | CF,; [165°C
13 ciclohexilo H|F|H|H H (0|l H| H |CF | 204




-84-
logP

Nr. y A R RRR( R |n|G|G| G
PL.
205°C
169-

14 ciclohexilo H|CI|H|H H |0l H| H {CF,
171°C
15| biciclo[2.2.1]hept-2-lloc | H |H |[H| H H |0| H | H | CF,; |149°C
16 ciclooctilo H|H|H|H H |0| H | H | CF, |102°C
17 3,4-diclorofenilo H|F|HH H |0l H]| H |CF |3,95
18  1,3-dimetil-butilo H|H|H|H H |0 H| H |CF |39
19 3,4-diclorofenilo H|H|H|H H (0l H| H |.CF|3%
20| 4-trifliormetilfenilo |H|[H |H| H H (0|l H| H|CF |373

4-isopropoxiiminometil-
21 H|H|H|H H |0l H| H |CF |42
femilo
22| 4-propoxiiminometilc | H| H|H| H H |0 H| H |CF |42
23| 4-cloro-3-florfenilo |H|H|H|H H |0l H| H | CF, | 3,62
24| 3-cloro4-florfenilo |H|H|H|H H Ol H| H | CF, | 3,60
3-fliior-4-propoxiimino-
25 H/H|HH H O H]|H |CF |44
metil-fenilo
26| 4-cloro-2-metilfenilo H|H|H|H H |0| H | H | CF | 4,00
27 4-bromofenilo H|H|H|H H |0l H| H |CF |37
28 ciclohexilo H|H|H|H H |0l H| H |CF|3,69
3,75
3-flGor4-
29| H(H|H|H H |0 H| H |CF | 14
triflGormetilfenilo

116°C

A91
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logP
Nr. Z RIRIRIR| R n|G| Q| G
Pf.
4cloro-3-trifliormetil-
30 HIH|H|H H (0|l H| H|CF |4,03
fenilo
(2-ciclohexil)-1-metil-
31 HIHIHH| H |¢| H| H | CF; |47
etilo
3,35
32 3,5-diflGorfenilo H{H|HH H |0l H| H |CF
167°C
33 4-yodofenilo HIH|HH H |0l H| H |CF|385
34| 1-metil-3-butenilo H|HHH H [0l H| H | CF |333
35| 4-flGor-3-metilfenilo |H|H|H|H H |0 H] H |CF3,65
36| 3-flior4-metilfenilo {H|(H|H|H H |0{ H| H|CF |3,62
(2-ciclopentilo)-1-metil-
37 H{H{H{H H (0(H{H/|{CF 4,38
etilo
38| 3-cloro4-metilfenilo H{H |H|H H |0l H| H|CF |38
39| 1-metil-butilo HIHHH H |0t H| H |CF 3,6
3,76
4-(1-(3-propiniloxi-
40| H|{H|H|H| H (0| H | H | CF, | 125-
imino)-etil)-fenilo
127°C
4-(1-amino-1-metoxi-
41 H|H|HH H (0] H| H |CF |19
imino-metil)-fenilo
42 1-metil-nonilo H{HHIH| H |0l H|H |CF; |548
43| 4-bromo-2-flGorfenilo |H|H|H| H H |0l H| H | CF, | 3,57
44| 3-cloro-S5-fiiorfenilo |H|H|H|H H |0l H| H |CF,|3,60

172
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logP
Nr. Z RIRIRIR| R |G |G| &
Pf.
3-cloro-4-(1-metoxi-
45 H|H|H|H H |0l H| H|CF|345
imino-etil)-fenilo
3-flGor-4-(1-metoxi-
46 H|H|H|H H |0l H| H |CF|36
imino-etil)-fenilo
47| biciclo[2.2.1]hept-2-ilo | H| H |H| H H |0l H| H |CF, |4,32
48 1-metil-hexilo H|H|H|H H |0|]| H| H | CF,| 4,34
49| 1-ciclohexiletilo H|H|H|H H |0 H]| H |CF |4,31
50 1,3-dimetil-butilo H|F|H|H H |[0|]H|H|CF|3%
51 1-etil-propilo H|H{H|H H |0l H| H|CF|3,62
52 1-metil-butilo H|F|H|H H |0l H ]| H | CF, | 3,67
3,98
3<cloro-4-
5 H|H|H|H H |0l H}| H | CF, | 100-
trifildormetilfenilo
102°C
54} 1,3-dimetil-pentilo H|IH|H|H H |0l H| H |CF |425
2-(2,2-diclorociclo-
55 H/!H|H|H H |0l H| H |CF |39
propil)-1-metil-etilo
4-(1-metoxiimino-
56| H|H|H|H H |0l H| H | CF, |4,08
propil)-fenilo
57| 4-bromo-3-flior-fenilo |H | H|H| H H |0l H| H |CF |36
58] 1,3,3-trimetil-pentilo |H|H |H|H H |0l H| H|CF|448
59| biciclo[2.2.1]hept-2-ilo | H| H |H| H H |0|CH,| H | CF, | 5,36
H|H|H H |0l H| H | CF, |4,8

6OI -CH(CH,)-CH,-C(CH,),-

193
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logP
Nr. y A RIRIRR| B nf@ |G| G
Pf.
61| 4-trifliormetilfenilo |H|H|H| H H |0|CH;| H | CF, | 4,08
4-metoxiiminometil-
62 H|H|H|H H |0|CH,| H | CF, | 3,81
fenilo
63 1,3-dimetil-butilo H|{H|H|H H |0|CH,| H | CF, | 427
4-isopropoxiiminometil-
64 H|H{H[H H |0|CH,| H | CF; | 4,56
: fenilo
65 3,4-diclorofenilo HIH|H|H H [0|CH,| H | CF, | 4,27
66| 1,33-trimetil-butilo |H|H{H|H H |0|CH,| H | CF, | 4,51
67 3,4-diclorofenilo H|F|H|H H |0|CH,| H | CF, | 4,32
3-flGor-4-
68 H|H|H|H H |0|CH,| H | CF, | 4,77
propoxiiminometil-fenilo
69| 3-fldor-4-metilfenilo |H|H|H|H H |0|CH;| H | CF, | 3,99
70| 4-fidor-3-metilfenilo |H |H|H|H H |0|CH,| H | CF; | 3,99
3-flior-4-triflGormetil-
T H|H|HH H |0|CH,| H | CF, | 4,08
fenilo
2-cloro-4-metoxiimino-
72 H{H|H|H H |0l H| H | CF| 3,81
fenilo
73 3,5-diflGorfenilo H|F|H|H H |0] H| H|CF |349
74 3,5-diflGorfenilo H|H|H|F H |0 H| H|CF |32
75 3,5-diflfiorfenilo H|H|F|H H |0l H| H|CF |37
76| n-hexilo H|{H|H|H H [0l H| H|CF |425
77 1-etil-butilo H|H{H|H H |0l H| H | CF, | 407

474
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Nr. Z ey w ode|e| e |
Pr.
78] #cianofcallo . |H|H|H|H| H |0| H | H | CF, | 2,87
79| 2,4-diclorofenilo H|HH|H H |0l H| H |CF|382
ciclop
80| 3.d4diclorofenilc |H|H|H|H| H |o|H | H | ro | 3,53
pilo
81| 1,3 3-mmedlbudlo |H|H|H|H| H [0] H | H |CHF,| 4,29
82 1,3dimenlbuilo |H|H|H|H| H |0] H | H |CHF;| 4,03
83| -CH(CH,)CH,C(CH,), |H|H|H| H |0| H | H |CHF;| 4,00
84| 3.4diclorofeniio |H|H|H|H| H |0| H | H |CHF;| 3,9
gs| > 1o proportimino-| e lalu| m fo| m | |cuR a2
metil-fenilo
go| —medimmometl | ula{m| 1 |o| u|n |cug
fenilo
§7] 3-metil-1propil-butio |H |H|[H|H| H |0 H | H | CF, | 4,65
288 3-mefi-lcibutlo |H|H|H|H| H |0 H | H | CF, | 4,30
89] 1,3dimetil-1-butenilo |H |H|H|H| H [0] H | H | CF, | 4,32
90| 1,dimetlbuilo |H|H|H|H| H |2| H | H | CF, | 3,53
91|  #bromofenilo  |H|H|H|H| H |2| H | H | CF, | 3,35
92| 4-cloro-2-metilfeniio |H |H|H|H| H |2| H | H | CF, | 3,66
93| 34diclorofenilo |H|H|H|H| H |2| H | H | CF, | 3.57
94|  1.2dmetibuilo |H|H|[H|H| H 0| H | H | CF, | 3,88
95| 4<cloro3-fiGorfenilo |H |H [H|H| H |2| H | H | CF, | 3.28
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Nr. y A RIRIRIR| R n| G |G| G

(2-ciclopropilo)-1-metil-
| etilo

97| 3,3-dimetil-1-butinilo |H/H|H|H| H |0l H | H | CF, | 4,42
9s| 4-bromo-3-metilfenilo (H|H|H|(H| H [0| H | H | CF, | 4,06
99| 1,3dimetil-butlo |H|H|H|H|-COCH,[0| H | H | CF, | 4,56
4-(2,2,2-trifldior-N-

96

1(!)1 H|H|H(H H |0l H| H|CF|253
metoxietanimidoil)fenilo
2,2-dicloro-1-metil-
101 H|H|HH H |0l H| H |CF |3,66
ciclopropilo
102 3-metilbutilo H|H|H|H H |0l H|{ H|CF|372

103 3,3-dimetilbutilo H(H(H|H H |0 H| H|CF |39

HO” 07 “CF,

Se afladen, gota a gota, a una solucién de 20,0 g (0,092 moles) de 2-cloro-3-
ceto-4,4,4-trifliorbutirato de ettlo en 100 ml de tolueno, aproximadamente a 5°C, 10,17
g (0,09 moles) de trietilamina. A continuacién se afiade gota a gota, en el transcurso de 1
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hora una solucién de 7,0 g (0,09 moles) de 2-mercaptoetanol en 5 ml de tolueno y se
continua agitando durante 2 horas a 5°C aproximadamente. La suspensién se separa por
filtracién y se lava ulteriormente con un poco de tolueno. El filtrado se lava, en primer
lugar, con 50 ml de 4cido clorhidrico 1IN, a continuacién dos veces con 50 ml de
solucién saturada de bicarbonato de sodio, finalmente con 50 ml de agua, se seca sobre
sulfato de magnesio y se concentra por evaporacién.

Se obtienen: 18,8 g (62 % de la teorla) del 4,4,4-triflior-2-(2-hidroxi-
etilsulfanil)-3-oxo-butirato de etilo (véase la publicacién Heterocycles, 1998, 48, 2253-
2262).

S —CH
EIL |
0~ CF,

Se aifiaden a una solucifn de 18,7 g (0,071 moles) de 4,4,4-triflGor-2-(2-hidroxi-
etilsulfanil)-3-oxo-butirato de etilo (II-1a), en 60 ml de tolueno, en primer lugar 6,25 g
(0,079 moles) de piridina y a continuacién se afiaden, gota a gota, en el transcurso de 30
minutos, a 20°C, 4 g (0,079 moles) de cloruro de tionilo. Debido a que la reaccién es
exotérmica tiene que refrigerarse la temperatura de la mezcla de la reaccién con agua
helada. Tras el final de la reaccién viva se continiia agitando durante otras 5 horas a
temperatura ambiente. La mezcla se filtra y el residuo se lava con 10 ml de tolueno. Se
afladen al filtrado, gota a gota, aproximadamente a 10°C, en el transcurso de 1 hora, 10,9
g (0,108 moles) de trietilamina y se agita durante 16 horas a temperatura ambiente. La
mezcla de 1a reaccién se lava, en primer lugar, dos veces con 50 ml de 4cido clorhidrico
IN, a continuacién dos veces con 50 ml de solucién saturada de bicarbonato de sodio,
finalmente con 50 ml de agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se concentra por
evaporacién. El residuo se cromatografia con éter de petréleo/acetato de etilo (10:1 hasta

)T
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1:1) sobre gel de silice.
Se obtienen: 12,6 g (59,4 % de la teoria) del 6-triftliormetil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-S-carboxilato de etilo (véase la publicacién Heterocycles 1998, 48, 2253-2262).

Tercera etapa:
0
S
C fL
(9] CF,

Se hierven 12,6 g (0,05 moles) del 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
carboxilato de etilo (II-1b) y 3,14 g (0,08 moles) de hidréxido de sodio en 50 ml de
agua durante 1 hora bajo reflujo. La mezcla de la reaccion se refrigera y se extrac dos
veces con diclorometano. La fase acuosa se acidifica a pH 2 con fcido clorhidrico 6 N,
a continuacién se extrae 5 veces con dietiléter. Los extractos orginicos, reunidos, se
secan sobre sulfato de sodio y se concentran por evaporacién.

Se obtienen: 9,2 g (82 % de la teoria) del 4cido 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-carboxilico.
De manera aniloga a la del ejemplo (II-1}) se obtuvieron también los

compuestos citados a contimiacion de la férmula (II):
Ejemplo (11-2)

2
H s
L
07 CF,

HPLC: logP = 1,69

Este compuesto es nuevo y constituye, igualmente, un objeto de la presente
solicitud.
Ejemplo (11-3)



S
L I&
H,C” 0~ CF,

HPLC: logP = 1,72

Este compuesto es muevo y constituye, igualmente, un objeto de la presente

o

Este compuesto es muevo y constituye, igualmente, un objeto de la presente

e

Ejemplo (I1-5)

Se agitan 4,5 g (21 mmoles) del ficido 6-trifliormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
carboxilico (1I-1) y 21 g de cloruro de tionilo en 10 ml] de tolueno durante 4 horas a
80°C. El final de la reaccién se determina por medio de la toma regular de muestras a
partir de la solucién de la reaccién y se combinan con metanol, preparindose con las

5 Ejemplo (11-4)

10

15 mismas a continuacién cromatogramas de capa delgada.
Tras el final de la reaccién se eliminan por destilacién los componentes volétiles.
El residuo se agita tres veces con 20 ml, cada vez, de diclorometano y se vuelve a
EVapOorar.
Se obtienen 4,5 g (80 % de la teoria) del cloruro de 6-trifiiormetil-2,3-dihidro-
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1,4-oxatiin-5-carbonilo. E! producto se caracterizé por ebullicién de una muestra del
mismo durante 2 horas con metanol y se determindé por medio de GC/MS en 6-
trifldormetil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilato de metilo obtenido de este modo.
Obtencién de ductos de ida de la férmul

Ejemplo (II1-1)

~CH,
NH, CH,

Primera etapa (I11-1a)

¥ 3

Se afiaden, gota a gota, a una solucién de 15 g (124 mmoles) de 2-etilanilina,
25 g (248 mmoles) de trietilamina en 150 ml de diclorometano a 0°C, 15 g (124
mmoles) de cloruro de pivaloilo y se agita durante 2 horas a 0°C y, a continuaci6n,
durante otras 16 horas sin refrigeracion. La mezcla se diluye con diclorometano, en
primer lugar se lava con agua y a continuacién con solucién de cloruro de amonio, la
fase orgénica se separa, se seca sobre sulfato de sodio y se concentra por evaporacién.

Se obtienen 25 g (98 % de la teorfa) de la N-(2-etil-fenil)-2,2-dimetil-

V(Erwfi

Se afiaden a una solucién formada por 5,6 g (0,0275 moles) de N~(2-etil-fenil)-

propionamida.
Segunda etapa (I1I-1b)
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2,2-dimetil-propionamida ({II-1a) en 150 ml de n-pentano/metil-t-butiléter (1:1), bajo
argbn, a -25°C, primer lugar 3,7 g (0,03 moles) de diazabiciclo[2.2.2]octano
(DABCO), a contimuacién 44,5 ml (0,058 moles) de solucién de sec.-butil-litio (1,3
molar en hexano) y se agita durante otras 2 horas a ]a misma temperatura. Ahora se
refrigera la mezcla a -78°C, se afiaden, gota a gota, 3,33 g (0,0275 moles) de bromuro
de alilo y se agita durante 60 mimutos a -60 hasta -78°C. Los restos del sec.-butil-litio
se descomponen mediante 1a adicién de 30 ml de metanol. La mezcla se calienta hasta
la temperatura ambiente, se sacude con S0 ml de 4cido fosférico al 5 %. La fase
orgénica se separa, se filtra a través de gel de silice y se purifica por medio de HPLC
preparativa (gel de sflice fase inversa (C,y), eluyente: agua/acetonitrilo 38:62).

Se obtienen 1,8 g (26 % de 1a teorfa) de la 2,2-dimetil-N-[2-(1-metil-but-3-
enil)-fenil]l-propionamida.

Tercera -1

~CH,
NH, CH,

Se agitan 1,5 g (6,1 mmoles) de la 2,2-dimetil-/N-[2-(1-metil-but-3-enil)-fenil]-
propionamida (IlI-1b) y 1,2 g (12,2 mmoles) de 4cido clorhidrico concentrado en 24,5
ml de dioxano durante 12 horas a 80°C. La mezcla de la reaccién se combina con 10
ml de agua y se alcaliniza con lejfa diluida de hidréxido de sodio y se extrae 5 veces
con acetato de etilo. Los extractos orgfinicos, reunidos, se secan sobre sulfato de sodio
y se¢ concentran por evaporacién, se filira a través de gel de sflice (acetato de
etilo/metanol 5:1) y se purifican mediante HPLC preparativa (gel de sflice de fase
inversa (C,,), eluyente: cido acético al 2 %/acetonitrilo 70:30).

Se obtienen 0,3 g (30 % de 1a teoria) de 1a 2-(1-metil-but-3-enil)-fenilamina.

2ol
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De manera anfloga a la del ejemplo (III-1) se obtuvieron también los
compuestos de la formula (III) indicados a continuacién.

Ejemplo (111-2)

H,N H,
-~
H,C CH,
HPLC: logP = 1,19
Este compuesto es nuevo y constituye, igualmente, un objeto de Ia presente

solicitud.

Ejemplo (IT1-3)

HN |
Hy CH,

HPLC: logP =2,3

Se obtiene la 2-(3-cloro-1-metilpentil)fenilamina (III-3) mediante Ila
preparaci6bn, en primer lugar, de la N[2-(2-ciclopropil-isopropil)fenil]-2,2-
dimetilpropancamida de manera anfloga a la de los ejemplos (III-1a) y (TII-1b). En la
tercera etapa se hace reaccionar con &cido clorhidrico, con lo que se obtiene, ademés
de 1a 2-(2-ciclopropil-isopropil)fenilamina, también ¢l compuesto (III-3).
Ejemplo (I11-4)

Primera eta -4a
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Se afiaden, a una solucién de la 2,2-dimetil-N-[2-(1-metil-but-3-enil)-fenil]-
propionamida (TII-1b), 900 mg (3,7 mmoles) en § mi de cloroformo/agua (1:1),
sucesivamente, a temperatura armbiente, 100 mg de cloruro de benciltrietilamonio y 1
ml de lejfa de hidréxido de sodio al 50 % y se agita durante 5 dfas. La mezcla de la
reaccién se diluye adicionalmente con 20 ml de cloroformo, se lava con 50 ml de
solucién de cloruro de sodio, se separa Ia fase orgénica, se seca sobre sulfato de sodio
Yy s€ concentra por cvaporacion.

Se obtienen 800 mg (37 % de la teorfa) de la N-{2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-
metiletil]-fenil}-2,2-dimetil-propionamida con el logP (pH 2,3) =3,77.

Este compuesto es mievo y constituye, igualmente, un objeto de la presente
solicitud.

Se eta ~4b
Hl

c
cl

NH,

Se disuelven 800 mg (1,34 mmoles) de la N-{2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-
metiletil]-fenil}-2,2-dimetil-propionamida (III-4a) en 25 ml de dioxano y se combinan
con 0,1 ml de écido clorhidrico concentrado, se agitan durante 72 horas a temperatura
ambiente y durante 24 horas a 80°C. La mezcla se diluye con agua helada, se alcaliniza
con lejia concentrada de hidréxido de sodio y se extrae con 50 m! de acetato de etilo. La
fase orgénica se seca sobre sulfato de sodio y se concentra por evaporacién a presiéon

reducida. El residuo se filtra a través de gel de silice con metanol y se purifica por medio
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de HPLC preparativa (gel de silice de fase inversa (Cig), eluyente: 4cido fosférico al 2
%/acetonitrilo 52:48).
Se obtienen 0,8 g (60 % de la teoria) de la 2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-
metiletil]-fenilamina con el logP (pH 2,3) = 2,52.
Este compuesto es nuevo y constituye, igualmente, un objeto de la presente

solicitud.

La déterminacién de los valores logP indicados se lleva a cabo segGn la
directiva EEC 79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia liquida de alta
resolucién) en una columna con inversiém de fases (C 18). Temperatura: 43°C.

Fluyentes para la determinacién en el intervalo &cido (pH 2,3): 0,1 % de &cido
fosférico acuoso, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 %
de acetonitrilo.

La calibraci6n se llevé a cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
dtomos de carbono), cuyos valores de logP son conocidos (determinacién de los
valores logP por medio de los tiempos de retencién mediante interpolacién lineal entre
dos alcanonas sucesivas).

Los valores lambda-méximos se determinaron por medio de los espectros UV
desde 200 nm hasta 400 nm en los méiximos de las sediales cromatogréficas.

Ejemplo A
Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Disolvente; 24,5 Partes en peso de acetona.
24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

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

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensién acuosa de conidios de la antracnosis del manzano Venturia ipsequalis y
permanecen 1 dia a 20°C aproximadamente 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 de aproximadamente el 90 %.

La evaluacién se lleva a cabo a los 10 dfas desde 1a 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 ha observado ataque.

Los productos activos, las cantidades de aplicacion y los resultados de los
ensayos pueden verse en la tabla siguiente.

208



Tabla A;
Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Cantidad empleada
Ejem. Producto activo de producto activo actelvﬁ:g :: %
en g/ha
8 CH,
12 E IH\H%CHS 100 100
07 “CFy uc
F
M
I M
17 o7 cF, @ 100 100
Cl
I
M
N
C f
20 0~ “cF, @ 100 88
CF,
S
N
18 ( Iﬂ\ﬂ 100 100
0~ “CF,H,C
H,C” “CH,
19 100 100

N
=554
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Tabla A:
Ensayo con Venturla (manzano) / protector
Cantidad empleada
JEjem. Producto activo de producto activo actGIvE:g :: %
en g/ha
AL
C Il
0~ “CF, O
21 100 100
N -
H,C_0
T,
A
C Il
0~ CF, O
22 100 100
E rad
t-l,c’r
s
2 E 100 98
0" TCFHC CH,
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Ejemplo B
Ensayo con Botrytis Gudias) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.
24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Eomlsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

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

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas j6venes con la
preparacion del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacidn, se disponen, sobre cada hoja, 2 trocitos
de agar recubiertos con Boirytis cinerea. Las plantas inoculadas se disponen en una
cimara obscurecida aproximadamente a 20°C y con una humedad relativa del aire del
100 %.

La evaluacién se lleva a cabo a los 2 dias desde la inoculacién por medio de la
magnitud de las manchas producidas por el ataque. 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 ha observado atague.

Los productos activos, las cantidades de aplicacién y los resultados de los
ensayos pueden verse en la tabla siguiente.
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nf;

Tabla B:
Ensayo con Botrytis (judias) / protector
Cantidad empleada
Ejem. Producto activo de producto activo acti%'i::g g: 9%
en g/ha
12 CH 500 97
17 CI& : 500 96
20 ( j\J\ : 500 100
18 500 100
CF, H,C
CH,
19 500 100
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Tabla B:
Ensayo con Botrytis (Judias) / protector
Cantidad empleada
[Ejem. Producto activo de producto activo a ct(I;v:::g :: %
en g/ha
8 N
I
0~ CF, @
21 500 100
N~
H,C t')
L.
A
C Il
0~ “CF, O
22 500 100
E e
H,c’r
S N
2 [ ] H 500 100
0~ “CFH,C CH,
H,C™ “CH,
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Ejemplo C
Ensayo con Alternaria (tomate) / protector
Disolvente: 49 Partes en peso de N,N-dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de 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.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas j6venes de tomate con
la preparacion del producto activo en la cantidad de aplicacién indicada. Al cabo de 1
dia, desde el tratamiento, se inoculan las plantas con una suspensi6n de esporas de
Alternaria solani y se¢ dejan reposar a continuacién durante 24 horas con una humedad
relativa del aire del 100 % y a 20°C. A continuacién de dejan reposar las plantas con
una humedad relativa del aire del 96 % y a una temperatura de 20°C.

La evaluacidn se lleva a cabo a los 7 dias desde 1a 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 ha observado ataque.

Los productos activos, las cantidades de aplicacién y los resultados de los
ensayos pueden verse en la tabla siguiente.

2\
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Tabla C:
Ensayo con Alternaria (tomate) / protector
Cantidad empleada
Ejem. Producto activo de producto activo actin'i::g g: %
en g/ha
26 E Il CH, 750 100
I
S N
2 E H 750 100
CFyH,C CH,
H,C™ CH,
El’EL
19 o~ “CF @ 750 100
Cl
|
C Ilﬂ
21 @ 750 100
pIJ '

AL
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Ejemplo D
Ensayo con Puccinia (trigo) / protector
Disolvente: N,N-dimetilformamida.
Emulsionante: Alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de 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 conceniracién deseada.

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

A continmmacifn se disponen las plantas en un invernadero a una temperatura de
20°C aproximadamente y con una humedad relativa del aire del 80 % para favorecer
el desarrollo de ias pistulas de Ia roya

La evaluacién se lleva a cabo a los 10 dias desde 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 ha observado ataque.

Los productos activos, las cantidades de aplicacién y los resultados de los
ensayos pueden verse en la tabla siguiente.

212
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‘Tabla D:
Ensayo con Puccinia (trigo) / protector

Cantidad Partes en peso
. empleada de Grado de
Ejem. Producto activo producto activo | actividad en % Dlsol\.rentel
Emulsionante
en g/ha
S
18 E [ M 500 100 25/0.6
0~ “CF4H,C
H,C™ “CH,
F
Y
(I&“
17 | No e, O 500 86 26/0.6
cl
|
NS
EIl”
35 | No”cr, O 500 88 26/0.6
CH,
ESI&" :
| H
19 0” “CF, 500 100 28/0.6
ct

21f
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Tabla D:
Ensayo con Puccinla {trigo) / protector
Cantidad Partes en
peso

. empleada de Grado de

Ejem. Producto activo producto activo | actividad en % &P I’Th,'.nt't’a
en g/ha mulsionan
S
2 E N 500 100 26/0.6
07 “CF H,C CH,
H,C” CH,
CC Y
24 0~ cr, @ 500 100 26/0.6
Cl
N
C I&
38 0~ “CF, @ 500 88 25/0.6
Cl
H:I
37 Es 500 B3 25/0.6

218
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Tabla D:
Ensayo con Puccinla (trigo) / protector
Cantidad
Partes en paso
empleada de Grado de
JEJO m- Producto activo producto activo | actividad en % : Im;lvent:m
en g/ha mulsiona
N -
36 ESIH\H 500 100 25/0.6
0" “CF, CH,
H,C
A
N
( Il
0~ CF,
56 500 88 26/0.6
N~
b
e
( I&u g 5 25/0.6
57 0~ “cF, 00 88 0.
F
Br
S N
54 E ] H 500 100 50/1.0
0~ TCFHC
H,C
CH,
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Tabla D:
Ensayo con Puccinia (trigo) / protector
Cantidad
Partes en paso
J . empleada de Grado de
Ejem. Producto activo producto activo |actividad en % Dlsol\.fentel
en g/ha Emuisionante
29 [ Il O 500 84 50/1.0
F
CF,
C I& !
53 @ 500 100 60/1.0
ci
CF,
A
E l ” c 5§0/1
79 0” “cF, O 500 86 .0
|
M
C Il
23 o0” “CF O 500 89 50/1.0
I
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CH,

Tabla D:
Ensayo con Puccinla {trigo) / protector
Cantidad Partes en peso
empleada de Grado de
Ejem. Producto activo producto activo | actividad en % Dlsol\-fentel
en g/ha Emulsionante
Y
M
27 0” e, @ 500 88 50/1.0
Br
S
82 [ | N 500 100 50/1.0
0~ CHF, H,C

Y
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REIVINDICACIONES

1.- Oxatiincarboxamidas de la f6rmula (I)

R!
(ﬁ) R1 R3
SN . M.
YLET™
¢* o G'R. ¢

en la que

GI

significa hal6geno, trifliormetilo, diflGormetilo o ciclopropilo,

G’ y G significan, independientemente entre sf, hidrégeno o metilo,

significa 0, 1 0 2,

R!, R}, R® y R* significan, independientemente entre sf, hidrégeno, flfor, cloro,

RJ

metilo, iso-propilo o metiltio,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 itomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a
6 ftomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxi con 1
a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 étomos de carbono, cicloalquilo con 3
a 8 ftomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 6 4tomos de carbono,
hal6genoalquiltio con 1 a 4 Atomos de carbono, halégenoalquilsulfinilo con 1 a
4 Stomos de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
halégeno-alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono, halGgenocicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 ftomos de flior, de cloro y/o de bromo, Formil-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 &tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 tomos
de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono; (halégencalquilo con
1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono,

2\9
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(halégenoalcoxi con 1 a 3 4&tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tomos

de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 itomos de flGor, de cloro y/o de
bromo, (alquilo con 1 a 3 itomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a
3 stomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbomo)carbonil-
hal6genoalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 6
ftomos de flGor, de cloro y/o de bromo, (hal6genoalquilo con 1 a 3 &tomos de
carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 stomos de carbono, (hal6genoalcoxi
con 1 a 3 &tomos de carbono)carbonil-hal6genoalquilo con 1 a 3 ftomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4tomos de flGor, de cloro y/o de
bromo; -COR®, -CONR'R* o -CH,NR°R",

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
fitomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 4
ftomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4&tomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono,
hal6geno-alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 #tomos de carbono com,
respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flGor, de cloro y/o de bromo; -COR",

R’ y R® significan, independientemente entre sf, hidrégeno, alquilo con 1 a 8 &tomos

de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 tomos de carbono; haldgenoalquilo con 1 a 8
itomos de carbono, halégeno-alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1
a 4 itomos de carbono, hal6genocicloalquilo con 3 a 8 tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flGor, de cloro y/o de bromo,

R’ y R' significan, ademés, junto con el itomo de nitr6geno, con el que estén

enlazados, un heterociclo con 5 hasta 8 Stomos el anillo, saturado,
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substituido, en caso dado, uma 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 heteroitomos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o NR?,

R’ y R significan, independientemente entre sf, hidr6geno, alquilo con 1 a 8 &tomos

de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 ftomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a
8 ftomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 tomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R’ y RY significan, ademis, junto con el ftomo de nitrgeno, con el que estfn

Rll

enlazados, un heterociclo con 5 hasta 8 4tomos en el anillo, saturado,
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 heteroftomos més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o NR",

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 §tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 §tomos de carbono-alquilo con 1 a 4
ftomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono; halégenoalquilo
con 1 a 6 &tomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 6 tomos de carbono,
balégeno-alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 tomos de

" carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de fltor, de cloro y/o de bromo,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono,

significa Z', Z%, Z* 0 Z*, donde

Z'  significa fenilo substituido, en caso dado, de una hasta cinco veces, de
forma igual o de formas diferentes,
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significa cicloalquilo o bicicloalquilo substitmidos, en caso dado, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes,
significa alquilo con 2 a 20 itomos de carbono, insubstituido, o significa
alquilo con 1 a 20 tomos de carbono substituido una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo
con 3 a 6 Atomos de carbono, pudiendo estar substituida la parte
cicloalquilo, por su lado, en caso dado una o varias veces, de forma
igual o de formas diferentes, por haldgeno y/o por alquilo con 1 a2 4
itomos de carbono,
significa alquenilo con 2 a 20 ftomos de carbono o alquinilo con 2 a 20
fitomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono pudiendo estar substituida
la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado una o varias veces, de
froma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por alquilocon 1 a
4 &tomos de carbono,

R!, R! y R significan, independientemente entre sf, hidr6geno o flior y
Z y R* forman, junto con los &tomos de carbono, con los que estin enlazados, un
anillo carbociclico o heterociclico con 5 o 6 miembros, en caso dado

GI

substituido.
2.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) seg(n 1a reivindicacién 1, en la que

Gy@

significa flGor, cloro, bromo, yodo, trifliormetilo, difliormetilo o

ciclopropilo,
significan, independientemente entre si, hidrégeno o metilo,

LTV
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significa 0 o 2.
3.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) segtin la reivindicacién 1, en la que
significa bidrégeno.
4.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) segftin la reivindicacién 1, en la que
significa hidrégeno, flior, cloro o metilo,
significa hidrégeno, fltor, cloro, iso-propilo o metiltio,
significa hidrogeno, flidor, cloro o metilo,
significa hidrégeno, fldor, cloro o metilo.
5.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) seglin la reivindicacin 1, en la que
significa Z',
significa fenilo substituido, en caso dado, de una a cinco veces, de
forma igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes entre
la lista W',
significa halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, formilo, carboxi, carbameilo,
tiocarbarmnoilo;
alquilo, hidroxialquilo, oxoalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,
dialcoxialquilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente de
cadena lineal o de cadena ramificada con, respectivamente, 1 hasta 8 itomos de
carbono;
alquenilo o alqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada
con, respectivamente, 2 hasta 6 itomos de carbono;
halégenoalquilo, hal6genoalcoxi, hal6genoalquiltio, halégenoalquilsulfinilo o
halégenoalquilsulfonilo respectivamente de cadena lineal o de cadema
ramificada con, respectivamente, 1 hasta 6 ftomos de carbono y 1 hasta 13
fitornos de halGgeno iguales o diferentes;

7%
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halégenoalquenilo o halégenoalqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada con, respectivamente, 2 hasta 6 fitomos de carbono y 1 hasta
11 stomos de hal6geno iguales o diferentes;
alquilamino, dialquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo,
alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo, arilalquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarboniloxi respectivamente de cadena lineal o de cadena
ramificada con 1 hasta 6 ftomos de carbono las respectivas cadenas
hidrocarbonadas, alquenilcarbonilo o alquinilcarbonilo, con 2 hasta 6 4tomos de
carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas;
cicloalquilo o cicloalquiloxi con, respectivamente, 3 hasta 6 4tomos de carbono;
alquileno con 3 o 4 dtomos de carbono, oxialquileno con 2 o 3 &tomos de
carbono o dioxialquileno con 1 o 2 fitomos de carbono, respectivamente
doblemente enlazados, substituidos respectivamente, en caso dado, de una a
cuatro veces, de froma igual o de formas diferentes, por fldor, por cloro, por
oxo, por metilo, por trifliormetilo o por etilo;
Q\II/ -

O un agrupamiento N °
Q™"

Q'  significa hidrégeno, hidroxi o alquilo con 1 hasta 4 stomos de carbono,
hal6genoalquilo con 1 hasta 4 itomos de carbono y 1 hasta 9 4tomos de
flGor, de cloro y/o de bromo o cicloalquilo con | hasta 6 &tomos de
carbono y

Q significa hidroxi, Amino, metilamino, fenilo, bencilo o significa alquilo
o alcoxi con 1 hasta 4 4tomos de carbono, substituidos respectivamente,
caso dado, por ciano, por hidroxi, por alcoxi, por alquiltio, por
alquilamino, por dialquilamino o por fenilo, o significa alqueniloxi o

22
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alquiniloxi con, respectivamente, 2 hasta 4 ftomos de carbono,
asf como fenilo, fenoxi, feniltio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo,
heterociclilo o fenilalquilo, fenilalquiloxi, fenilalquiltio, o heterociclilalquilo,
con, respectivamente, 1 hasta 3 stomos de carbono en las respectivas partes
alquilo substituidos respectivamente, en caso dado, en la parte anular de una a
tres veces por hal6geno, und/o por alquilo o por alcoxi con 1 hasta 4 §tomos de
carbono, de cadena lineal o de cadena ramificada.
6.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) segiin la reivindicacién 1, en la que
significa Z2,
significa cicloalquilo o bicicloalquilo con, respectivamente, 3 hasta 10
itomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, de una a
cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes, por hal6geno y/o
por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono.
7.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que
significa Z°,
significa alquilo con 2 a 20 Atomos de carbono insubstituido o significa
alquilo con 1 a 20 §tomos de carbono substituido una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por bromo, por
yodo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado de una a
cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes, por fiGor, por
cloro, por bromo, por yodo, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono
ylo por hal6genoalquilo con I a 4 étomos de carbono.
8.- Oxatiincarboxamidas de la férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que

significa Z°,

275
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significa alquenilo con 2 a 20 dtomos de carbono o alquinilo con 2 a 20

dtomos de carbono substituidos respectivamente, caso dado, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro,
por bromo, por yodo y/o por cicloalquilo con 3 a 6 Atomos de carbono,
pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso
dado de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes, por
flor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono y/o por halégenoalquilo con 1 a 4 tomos de carbono.

9.- Procedimiento para la obtencién de las oxatiincarboxamidas de la férmula

10 (D), segiln la reivindicacién 1, caracterizado porque

15

20

se hacen reaccionar derivados del icido oxatiincarboxilico de la férmula (II)

. (n
G\Al,sflx, o
¢* ~o” ¢

en la que

G', G%, G’ y n tienen los significados indicados en 1a reivindicacién 1 y
X'  significa halégeno o hidroxi,

con derivados de anilina de la férmula (IIT)

RZ
Rl R}
HN R* (m
[ 3
R® 2z

en la que

R', R}, R, R, R’y Z tienen los significados indicados en la reivindicacién 1,
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
agente de condensacion, en caso dado en presencia de un agente aceptor de 4cido
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Yy, en caso dado, en presencia de un diluyente, o
se hacen reaccionar haldgenooxatiincarboxamidas de 1a férmula (IV)

RI
R! R
; (E)..

X I[L"‘ o

6™ o~ 6! KX
en la que
G, G, G, n, R, R, R}, R'y R’ tienen los significados indicados en la

reivindicaci6n 1,

X?  significa bromo o yodo,
con derivados del 4cido bor6nico de 1a férmula (V)
A‘-O—?—O—A’ ™)
z1

en la que

vA tiene los significados indicados en la reivindicacién 1 y

A! y A? significan, respectivamente, hidrégeno o conjuntamente significan
tetrametiletileno,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de

ficido y, en caso dado, en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar derivados de oxatiincarboxamida del 4cido bor6nico de la

férmula (VI)

(VD
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en la que

G, G G, n, R, R}, R, R* y R tienen los significados indicados en la
reivindicacién 1,

A’ y A’ significan, respectivamente, hidrégeno o conjuntamente significan

con derivados de fenilo de 1a férmula (VII)
x—2' (VID)
en la que

A tiene los significados indicados en la reivindicacién 1y

X'  significa cloro, bromo, yodo o sulfonato de trifliormetilo,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agemnte aceptor de
ficido y, en caso dado, en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar hal6genooxatiincarboxamidas de la f6rmula (IV)

L IU@ )

G, G, G, n, R, R, R, R'y R’ tienen los significados indicados en la
reivindicacién 1,

X*  significa bromo o yodo,

con derivados de fenilo de 1a férmula (VII)
x—z' (VID

en la que
Z'  tiene los significados indicados en la reivindicacién 1 y
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X*  significa cloro, bromo, yodo o sulfonato de trifiiormetilo,
en presencia de un catalizador de paladio o de niquel y en presencia de
4,44'4'55,5', 5 -octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano, caso dado en
presencia de un agente aceptor de §cido y, en caso dado, en presencia de un
5 diluyente, o
e) se hacen reaccionar oxatiincarboxamidas de 1a f6rmula (Ia)

R
R! R

ek (g)ﬂ (Ia),
XX T

G o G'R’ X

en la que
G\, G G, n, R, R}, R, Ry R’ tienen los significados indicados en la
10 reivindicacibn 1,
X'  significa alquenilo con 2 a 20 &tomos de carbono o alquinilo con 2 a 20
&tomos de carbono substitnidos respectivamente, en caso dado, una o
varias veces, de froma igual o de formas diferentes, por haldgeno y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono, pudiendo estar substituida
15 la parte cicloalquilo, por su lado, por halégeno y/o por alquilo 124
ftomos de carbono,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un

catalizador, o
f)  se deshidratan hidroxialquiloxatiincarboxamidas de la férmula (VII)
R
R} R
" (g’“fl Ii (VIID,
@k ¥
I X
20 G o) G
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la que

G, G G, n, R, R}, R}, R'y R’ tienen los significados indicados en la
reivindicacién 1,

X'  significa hidroxialquilo con 2 a 20 itomos de carbono substituido, en
caso dado, ademés una o varias veces, de froma igual o de formas
diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de
carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en
caso dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,

encasodadopresmci;deundiluymtey. en caso dado, en presencia de un

4cido, o

se hacen reaccionar halégenooxatiincarboxamidas de la fé6rmula (IV)

en la que
G, G, G, n, R, R}, R, R* y R° tienen los significados indicados en la
reivindicacion 1,

X*  significa bromo o yodo,

con un alquino de la férmula (IX)
HC=A’ 1,
en la que

A’  significa alquilo con 2 a 18 4tomos de carbono substituido
respectivamente, en caso dado una o varias veces, de froma igual o de

formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de
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carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado,
caso dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,

0 con un alqueno de la férmula (X)
7
A'J - :A. (x)l
5 en la que

A% A’y A’ significan, independientemente entre sf, respectivamente,
hidrégeno o alquilo substituido, en caso dado, una o varias veces, de
froma igual o de formas diferentes, por halégeno y/o por cicloalquilo
con 3 a 6 ftomos de carbono, pudiendo estar substituida la parte

10 cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégeno y/o por alquilo con
1 a 4 ftomos de carbono y sin sobrepase de 20, el nimero total de los
stomos de carbono de la parte de 1a molécula de cadena abierta,

en caso dado en presencia de un diluyente, en caso dado en presencia de un

agente aceptor de icido y en presencia de uno o varios catalizadores, o

15 h) se hacen reaccionar cetonas de la férmula (XI)

R
. P R ) XD,
RS
&~ o G‘R’o A

en la que
G, G G, n, R, R, R}, R'y R’ tienen los significados indicados en la
reivindicaci6n 1,
20 A’  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 18 itomos de carbono substituido,
en caso dado, una o varias veces, de froma igual o de formas diferentes,
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por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono,
pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, caso
dado por hal6geno y/o por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
con un compuesto del fosforo de la férmula general (XII)

A" —Px (X1,

en la que

A"  significa alquilo con 1 a 18 &tomos de carbono substituido, en caso
dado, una o varias veces, de froma igual o de formas diferentes, por
halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, pudiendo
estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, caso dado por
halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,

Px  significa un agrupamiento -P*(C¢H,), CI", -P*(C¢Hy), Br-, -P*(CH,), I',
-P(=0)(OCH,), o -P(=0)}O0C,H,),,

caso dado en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar oxatiincarboxamidas de la férmula (Ib)

R2
@ R oy
G s . (Ib),
T
¢ o et 2

en la que
G, G}, G, n, R, R}, R®, R'y Z tienen los significados indicados en Ia

reivindicacifn 1,
con halogenuros de la férmula (XIIT)
R¥*—x* (X

en la que
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significa alquilo con 1 a 8 fitomos de carbono, aiquilsulfinilo con 1 a 6
ftomos de carbona. alquilsulfonilo con 1 a 6 ftomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 Atomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 ftomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 6
itomos de carbono, halégenocalquiltio con 1 a 4 fitomos de carbono,
halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 4&tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
hal6genocicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 stomos de flGor, de cloro y/o de bromo, formil-alquilo con 1 a
3 ftomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (aléoxiconlafiitomosde
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 fitomos de carbono; (halégenoalquilo
con 1 a 3 dtomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tomos de
carbono, (hal6gencalcoxi con 1 a 3 £tomos de carbono)carbonil-alquilo
con 1 a 3 dtomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 7 &tomos de
flior, de cloro y/o de bromo, (alquilo con 1 a 3 &tomos de
carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 & 3 &tomos de carbono, (alcoxi
con 1 a 3 ftomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 itomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 6 &tomos de flGor, de cloro
y/o de bromo, (hal6genoalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono)carbonil-
hal6genoalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, (halégenoalcoxi con 1 a 3
§tomos de carbono)carbonil-halégenoalquilo con 1 a 3 4tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 &tomos de flGor, de cloro y/o
de bromo; -CORS, -CONR'R® o -CH,NR’R",

g
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R%, R’, R®, R’ y R" tienen los significados anteriormente indicados,

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

10.-Agentes para la lucha contra los microorganismos indeseados,
caracterizados por un contenido en, al menos, una oxatiincarboxamida de la férmuls
(I), segtn la reivindicacién 1, ademfs de agentes extendedores y/o productos
tensioactivos.

11.- Empleo de las oxatiincarboxamidas de la férmula (I), segln la
reivindicacién 1, para la lucha contra los microorganismos indeseados.

12.- Procedimiento para la lucha contra los microorganismos indeseados,
caracterizado porque se aplican las oxatiincarboxamidas de la f6rmula (I), segin la
reivindicaci6n 1, sobre los microorganismos y/o sobre su medio ambiente.

13.- Procedimiento para la obtencién de agentes para la lucha contra los
microorganismos indeseados, caracterizado porque se¢ mezclan oxatiincarboxamidas de
la formula (I), segln la reivindicacién 1, con agentes extendedores y/o con productos
tensioactivos.

14.- Hal6genooxatiincarboxamidas de la férmula (IV)

1 Rl 3
a L ‘
S
& o et x

en la que

20 G,G,G,n,R,RER,R'yR® tienen los significados indicados la

reivindicacién 1, y
X*  significa bromo o yodo.
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15.- Derivados de 1a oxatiincarboxamida del fcido bor6nico de la férmula (VI)

(ﬂ)..

Al -0 ‘oA’
en la que
G, G, G,n R, RR,RyR tienen los significados indicados la
5 reivindicaciébn 1, y
Aly A' significan, respectivamente, hidrégeno o, conjuntamente significan
tetrametiletileno.
16.- Hidroxialquiloxatiincarboxamidas de 1a férmula (VIII)

R
R? R
G2 T
[ % L™
¢ ~o” “a' " x
10 enlaque

G,G,G,nR,RLR, R°YR® tienen los significados indicados en 1la
reivindicacién 1, y

X’  significa hidroxialquilo con 2 a 20 4tomos de carbono substituido
adicionalmente, en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas

15 diferentes por halégeno y/o por cicloalquilo con 3 a 6 Atomos de carbono,

pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por
hal6geno y/o por alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono.
17.- Derivados del 4cido oxatiincarboxflico de la férmula (II) elegidos entre
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H
C S oH 8 oH s
| I I
0~ "CF, He” ~0” CF, )

18.- Derivados de anilina de la férmula (TIT) elegidos entre

HyN ; i"': Hz"%/ HN
HyC = CH, H,C s H,C

OH
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RESUMEN
Nuevas oxatiincarboxamidas de 1a férmula (I)

: -
: o Rﬁw
G SI&N - ()8
G’J:o| G R 2
en la que

G, G, G, o, RLR, R, R, Ry Z tienen los significados indicados en la
descripci6n, varios procedimientos para la obtencién de estos productos y su
empleo para la lucha contra los microorganismos indeseados, asi como nuevos

productos intermedios y su obtencion.
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through polymer-bound activated ester”
HETEROCYCLES , 48(11), 2253-2261 CODEN:
HTCYAM; ISSN: 0385-5414, 1998, XP009038022
Seite 2253, letzter Absatz; Beispiel 2

Weitere Verstfenllichungen sind der Fortsalzung ven Feld G 2u lz] Biahe Anhang Palantfamilie
entnehmen
« Basondera Kalegorien von angegabenen Verifentlichungen - *T* Spatare Versffentlichung, dla nach dem [ntarnatfonalen Anmeldedatum
*A* Verdflentlichung, dia den aligameinan Stand der Technik defiart, mﬁs:‘ng ﬁ%mﬁ&tﬂfﬁm‘mmwgg3‘!%;'“’3“"2%25%”
aber nicht als besonders bedauisam anzusehan sl Erfindung zugrundauaﬁendan Prinzips oder der fhr zugrundsliegenden
'E* &lleres Dokumant, das ledach arst am odar nach dem Internatlonalen Thaorls angegeben is!
Anmaldadatum verdiientiicht worden ist x* Varsffentlichung von besonderer Badeuiung; die beanspruchie Erlndung
*L* Verdtfenllichung, die geeignet ist, einen Prorititsanspruch zaeitalhatt ar- kann af'ein aufgrnd dizser Ver&tfentiichung michl als neu eder auf
scheinen zu lassen, oder durch die das Verdfentlichungsdatumn elner erfinderscher Téltigksil beruhend betrachtet werden
anderen Im Rechamhenbericht ganannten VerBffentiichung belegl Werden w yeratiantiichung von besondarer Badeutung; die beanspruchle Erfindung
soll oder die aus alnem andsren bosonderen Grund angageben ISt (wia kann nicht als aul erfinderischer Tétigkalt beruhend beirachtel
ausgefthr) . werden, wenn dia Verﬁrfenlllchung mit siner odar mehreren andaren
‘0" Varsflentlichung, die sich auf gine mindiiche Offenbarung, - VerbRenilichungen diesar Kalagorte In Varbindung gebracht wird und
a@ine Benuizung, aine Ausslellung oder andere Mabnahmen bazishl dlesa Verbindung fir einen Fachmann nahellegend ist

+pv Vardflentlichung, die vor dem Infernalienalen Anmaldadalum, aber pach ...
dem beanspruchlen Priarititsdatum verdtfenificht worden 11 & Versfiantlichung, s Miigtied dersefban Patentiarnlle st

Datum des Abschiusses der internaticnalen Recherche Absendedatum des internationaten Recharchenberichts

13. Oktober 2004 i}:l. 01 2005

Nams und Pastanschriit der Intemationalen Recherchenhehérde Bevelinachtigter Badlansteler

Eurcpilsches Patentamt, P.8. 5816 Patanilagn 2
NL - 2280 HV Rijswiik

Tel, (+31-70) 340-2040, Tx. 31 G51 epo nl, Goss I
Fax: (+31-70) 340-3016 ’

Formblatt POTASAR10 (Blat 2) (Januar20Q4) . .

P




INTERNATIONA@R RECHERCHENBERICHT - -
PCT/EP2004/001053

C{Foraainung) ALS WESENTLICH ANGEBEHENE UNTERLAGEN
Kelagotie® | Beawichnung dur Verafienticinzyg, sowsll arirsrich ntsr Angiba dar 1t Setmchi komnenden Tale Betr. Anspruch Nr.
X US 3 657 449 A (DAVIS ROBERT A ET AL) 1-16

18. April 1972 (1972-04-18)

in der Anmeldung erwahnt

das ganze Dokument
X EP 0 545 099 A (BASF AG) 1-16

9. Jun? 1993 (1993-06-09)
Seite 28 — Sefte 31; Tabelle 8

Fasriisll POTABVE10 Porissimng von B 1) L3000 ., 1.,.. - o
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i tntemnafionales Aktenzeichen
INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT PCT/EP2004/001053

Feld Il Bemerkungen zu den Ansprichen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben (Forsetzung von Punkt 2 auf Blatt 1

GemaB Artlkel 17(2)a) wurde aus folgandsn Grinden fr bestimmie Anspriche kein Recherchenbericht erstslit:

1, D Anspriche Nr.
weil sle slch auf Gegenstdnde beziehen, zu deren Rechercha dle Behdrde nicht verpflichtet ist, ndmlich

2, D Anspriiche Nr.
weil sle sich auf Talle der Internationalen Anmeldung beziehen, die den vorgaschriebanen Anfordaningen so wenlg entsprechen,

daP eine sinnvells Internationale Rechercha nicht durchgefiinrt warden kann, namiich

3. D Anspriche Nr.
wail es sich dabel um abhangiga Anspriiche handel, dis nichi entsprechend Satz 2 und 4 der Ragel 6.4 a) abgefant sind.

Feld Il Bemerkungen bei mangelnder Einhgitlichkel der Erfindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1)

Dia intematlonale Fecherchenbahdrde hat fostgestellt, dar diese internationale Anmeldung mehrere Erfindungen enthélt:

siehe Zusatzblatt

1. D Da der Anmelder alle erforderlichen zusétzlichen Recherchengeblihren rechizeltig entrichist hat, erstreckt sich dieser
internatlonale Recherchenbericht auf alle recherchierbaren Anspitiche.

2 D Da {ikr alle recharchlerbaren Anspriiche die Recherche ohns einen Arbeitsaufwand durchgeflihrt werden konnte, dar elna
) zusatzliche Racherchengebiihr gerechtfertigt hitts, hat die Behdrde nicht zur Zahlung elner solchen Geblihr aufgefordert.

3, D Da der Anmelder nur elniga der erfarderlichen zuséizlichen Recherchangabihren rechtzeltlg entichtot hat, erstreckt sich dieser
Intarnaticnale Recherchanbaricht nur auf dle Anspriiche, fiir die GebChren entrichtet worden sind, ndmlich auf die

Anspriche Nr.

4, III Der Anmelder hat dle erforderlichen zusitzlichen Recherchengebiihren nicht rechizeltig entrichtat, Der Internationale Recher—
chenbericht beschréinkt eich daher auf die In den Ansprilchen zuerst erwéihnte Erfindung; diesa lstIn folgenden Ansprichen er—

fapt:
1-16

Bemerkungen hinsichtlich eines Widerspruchs D Dle zus#tzlichen Geblhren wurden vam Anmelder unter Widerspruch gazahlt._

|:| Die Zahlung zusétzlither Recherchangabihren erfolgte ohne Widarspruch.

Farmblatt PCT/ISA/210 (Fortsatzung von Blatt 1 (2)) (Januar 2004)



intenationates Aktenzeichen PC T/ EP2004/ 001053

WEITERE ANGABEN PCTNSA, 210

Die internationale Recherchenbehfrde hat festgestellt, dass diese
internationale Anmeldung mehrere {Gruppen von) Erfindungen enthédlt,

namiich:
1. Anspriiche: 1-16

Oxathiincarboxamide der Formel (I}, Verfahren zu deren
Herstellung und Verwendung zur Bekdmpfung von
M1 kroorgani smen

1.1, Anspruch: 17

Oxathiincarbonsdurederivate der Formel (II) als
Zwischenprodukte

2. Anspruch: 18

Anilin-Derivaten der Formel {III) als Zwischenprodukie




I'NTERNATIONAL'HECHEHCHENBEHICHT .
aben Tu Veddentlichungan, die zur selben Palanitamlile gehdren iner nales Alenzeichen
A PCT/EP2004/001053
Im Recherchenbaricht Datum dar Mitglled{er) der Datum der
angefithrtes Patentdokument Verbfentiichung Patentfamille Verdffentlichung

US 3657449 A 18-04-1972 CA 942189 Al 19-02-1974

EP 0545099 A 09-06-1993 AT 149487 T 15-03-1997
AU 656243 B2 27-01-1995
AU 2855492 A 27-05-1993
CA 2081935 Al 23-05-1993
A 9203448 A3 13-10-1993
cz 289478 B6 16~01~-2002
DE 59208113 D1 10-04-1997
DK 545099 T3 24~-03-1997
EP 0545099 A2 09-06-1993
ES 2098421 T3 01-05-1997
GR 3023336 T3 29-08-1997
HU 62861 A2 28~06-1993
IL 103614 A 24-09-19938
JP 3202079 B2 27-08-2001
JP 5221994 A 31-03-1993
JP 2001253802 A 18-09-2001
JP 2001316210 A 13~11~2001
KR 267518 Bl 16-10-2000
NZ 245194 A 27-02~1996
PL 296677 Al 18~10-1993
SK 344892 A3 08-03-1995
us R480897 A 02-01-1996
us Bb56988 A 17-09-1996
us 5589493 A 31-12-1996
us £330995 A 19-07-1994
ZA 9208977 A 19-05-1994

Fommblait PCTASA/210 (Anhang Palonfamlie) (Januar 2004)
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PCT-ANTRAG LeA 368354-W0
Criginal {fur EINREICHUNG ) - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM
0 Vom Anmeldeamt auszufiillen
0-1 Internationales Aktenzeichen.
0-2 Internationales Anmeldadatum
0-3 Name des Anmeldeamts und "PCT
International Application”
0-4 Formular - PCT/ROM01 PCT-Antrag
0-4-1 | erstellt durch Benutzung von PCT-EASY Version 2.92
({aktualisiert 01.11.2003)
0-5 Antragsersuchen
Der Unterzeichnete beantragt, daf} die
vorliegende infernationale Anmeldung
nach dem Vertrag lber die
internationale Zusammenarbeit auf dern
Gebiet des Patentwesens behandelt
wird
0-6 {(vom Anmelder gewihites} Europidisches Patentamt (EPA)} (RO/EP)

Anmeldeamt

Aktenzeichen des Anmelders oder
Anwalts

LeA 36354-WO

Bezeichnung der Erfindung

OXATHI INCARBOXAMIDE -

Anmelder

Diese Person ist

nur Anmelder

Alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme von

-2 Anmelder fur
us

li-4 Name BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

-5 Anschrift: Alfred-Nobel-Str. 50
D-40789 Monheim
Deutschland

-6 Staatsangshdrigksit (Staat) DE

-7 Sitz/Wohnsitz {Staat) DE

-3 Telefonnr. 0214 30 29033

i-9 Telefaxnr. 0214 30 53482

-l Anmelder und/oder Erfinder
U lIl-1-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
. -1-2 | Anmelder fur Nur US

N-1-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) DUNKEL, Ralf

ll-1-5 | Anschrift: Krischer Str. 22
D-40789 Monheim
Deutschland

I-1-6 | Staatsangehtrigkeit {Staat) DE

l-1-7 | Sitz’Wohnsitz {Staat) DE
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LeA 36354-WO l

1/6
PCT-ANTRAG
Original {fur EINREICHUNG ) - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM
0 Vom Anmeldeamt auszuflilien
0-1 Internationales Aktenzaichen.
0-2 Infernationales Anmeldedatumn
0-3 Name des Anmeldeamts und "PCT
International Application™
0-4 Formular - PCT/ROM 01 PCT-Antrag
0-4-1 erstellt durch Benutzuing von PCT-EASY Version 2.92
{aktualisiert 01.11.2003)
0-5 Antragsersuchen
Der Unterzeichnets beantragt, daB dia
vorliegende internationale Anmeldung
nach dem Vertrag (ber die
Internationale Zusammenarbeit auf dem
Gebiet des Patentwesens behandelt
wird
0-6 {(Vom Anmelder gewiihites) Europiisches Patentamt (EPA) (RO/EP)
Anmeldeamt
0-7 Akienzeichen des Anmelders oder LeA 36354-WO
Anwalts
A Bezeichnung der Erfindung OXATHITNCARBROXAMIDE - ) )
Hi Anmelder
[1-1 Diese Person Ist nur Anmelder
-2 Anmelder fiir Alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme von
us
-3 Name BAYER CROPSCIENCE AKRTIENGESELLSCHAFT
{1-5 Anschrift: Alfred-Nchel-Str. 50
D-40789 Monheim
Deutschland
II-6 Staatsangehdorigkeit (Staat) DE
-7 Sitz/Wohnsitz (Staat) DE
-8 Telefonnr. 0214 30 29033
i-8 Telefaxnr. 0214 30 53482
1111 Anmelder undfoder Erfinder
Il-1-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
-1-2 | Anmelder fir Nur US
li-1-4 | Name {FAMILIENNAME, Vorname) DUNKEL, Ralf
i1-1-5 Anschrift; Krischer Str., 22
D-40789 Monheim
Deutschland
ll-1-6 | Staalsangehdrigkeit (Staat) DE
H-1-7 | Sitz/Wehnsitz (Staat) DE
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2/6 SO
LeA 36354-WO zb

PCT-ANTRAG
Original (fiir EINREICHUNG ) - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM
-2 Anmelder undfoder Erfinder
ii-2-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
lM-2-2 | Anmelder fiir Nur US
[11-2-4 | Name {FAMILIENNAME, Vorname) ELBE, Hans-Ludwig
III-2-5 | Anschrift: Dasndckel 59
D-42329 Wuppertal
Deutschland
IW-2-6 | Staatsangehdrigkeit (Staat) DE
I2-7 | SitzWohnsitz (Staat) DE
-3 Anmelder und/oder Erfinder
[li-3-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
-3-2 | Anmelder fiir Nur US
-3-4 | Name {FAMILIENNAME, Vomame) RIECK, Heiko
H-3-5 | Anschrift: 9 rue Claude Monet
F-69110 Ste Foy les Lyon
Frankreich
I1I-3-6 | Staatsangehorigkeit {Staat) DE
u -3-7 | SitzWohnsitz (Staat) FR
lil-4 Anmelder und/eder Erfinder
i |pissepeenist T T |ammelder und Erfindes
l-4-2 { Anmelder fiir Nur 1S
lI-4-4 | Name (FAMILIEMNAME, Vorname) GREUL, Nico, Jérg
Nl-4-5 | Anschriff: Am Sandberg 30 a
D-42799 Leichlingen
Deutschland
Ii-4-6 | Staatsangehtrigkert (Staat) DE
i-4-7 | SitzWohnsitz {Siaat}) DE
-5 Anmelder und/oder Erfinder
Ifl-5-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
i-5-2 | Anmelder fur Nur US
{li-5-4 [ Name (FAMILIENNAME, Vorname) WACHENDORFF-NEUMANN , Ulrike
) 55 | Anschrift : Oberer Markenweg 85
(U D-56566 Neuwied
Deutschland
[1-5-6 | Staatsangehdrigkeit (Staat) DE
11-5-7 | SitzWohnsitz (Staat) ' DE
-6 Anmelder und/oder Erfinder
[II-5-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
il-6-2 [ Anmelder fur Nur US
|I-6-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) DAHMEN, Peter
W-6-5 | Anschrift: Altebriickerstr. 61
D-41470 Neuss
Deutschland
I-6-6 | Staatsangehdrigkeit [Staat) DE
I-5-7 | Sitz/Wohnsitz {Staat) DE
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LeA 36354-WO

Original (fir EINREIGHUNG ) - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM

-7
11-7-1

Anmelder und/oder Erfinder

Diese Person ist

anmelder und Erfinder

-7-2 { Anmelder fisr Nur US
lIl-7-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname} KUCK, Karl-Heinz
II-7-5 | Anschrit: Pastor-Léh—-Str. 30a
D-40764 Langenfeld
Deutschland
I1-7-6 | Staatsangehérigksit (Staat) DE
I-7-7 | Siz/Wohnsitz (Staat) DE
-8 Anmelder und/oder Erfinder
[15-8-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
[1L-8-2 | Anmelder fiir Nur US
II-8-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) HARTMANN, Benoit
{1-8-5 | Anschrift: Firberstr. 1 "
pY40223 Langenfeld LO 64
Deutschland
-8-6 | Staatsangehtrigkeit {Staat) FR
1-8-7 | Sitz’Wohnsitz (Staat) DE
V-1 Anwalt oder gemeinsamer Vertreter;
oder besondere Zustellanschrift--
Qie unten bezeichnele Pefspn ist/wird gemeinsamer Vertreter
hiermit bestellt, um den (die) Anmelder
vor den internationaien Behtrden zu
verireten, und zwar ais:
IV-1-1 | Name BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
Iv-1-2 | Anschrift: Law and Patents,
Patents and Licensing
Kaiser-Wilhelm-Allee
D-51368 Leverkusen
Deutschland
IV-1-3 | Telefonnr. 0214 30 29033
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LeA 36354-WO 1 S‘Z/

4/6
PCT-ANTRAG
Originai {flir EINREICHUNG } - gedruckt am 02.02.2004 02-41:59 PM
v Bestimmung von Staaten
V-1 | Regionales Patent AP: BW GH GM KE LS MW MZ SD SL 82 TZ UG
(andere Schutzrechtsarten oder . .
Verfahren sind ggf. in Klammer nach | ZM ZW und Jjeder weitere Staat, der
gfgg&%mmmmmswmmmmmm Mitgliedstaat des Harare-Protokolls und
n
gegeben Vertragsstaat des PCT ist
EA: AM AZ BY KG KZ MO RU TJ TM und jeder
weitere Staat, der Mitgliedsstaat des
Eurasischen Patentiibereinkommens und
Vertragsstaat des PCT ist
EP: AT BE BG CH&LI CY CZ DE DK EE ES FI
FR GB GR HU IE IT LU MC NL PT RO SE ST
SK TR und jeder weitere Staat, der
Mitgliedsstaat des Europdischen
Patentiibereinkommens und Vertragsstaat
des PCT ist
CA: BF BJ CF CG CI CM GA GN GQ GW ML MR
NE SN TD TG und jeder weitere Staat, der
Mitgliedstaat der OAPI und Vertragsstaat
des PCT ist
V-2 E\'atéona';sr*:at‘:m Hisanen od AE AG AL AM AT AU AZ BA BB BG BR BW BY
andere Schutzrechtsarten oder g L :
Verfahren sind ggf. in Klammern nach BZ CA CH&LI CN CO CR CU CZ DE DK DM D2
der (deg) betraffenden Bestmmungien) |EC EE EG ES FI GB GD GE GH GM HR HU ID
angegeben) IL IN IS JP KE KG KP KR KZ LC LK LR LS
LT LU LV MA MD MG MK MN MW MX MZ NA NI
NO NZ OM PG PH PL PT RO RU SC SD SE SG
SK SL SY TT TM TN TR TT TZ UA UG US UZ
VC VN YU ZA ZM ZW
V-3 Nationales Patent {(Staaten, die dem und alle weiteren Staaten, die am
PCT nach Vertffentlichung dieser v
PCT-EASY-Version beigetreten sind.) Anmeldetag dem PCT angehéren.
V-5 Erklérung bzgl. vorsorglicher
Bestimmungen
Zusatzlich zu den unter Punkten V-1,
V-2 and V-3 vorgenommenen
Bestimmungen nimmt der Anmelder
nach Regel 4.9 Absatz b auch alle
anderen nach dem PCT zulissigen
Bestimmungen vor mit Ausnahme der
nachstehend unter Punkt V-6
angegebenen Staaten. Der Anmelder
erkldn, dal diese zusétzlichen
Bestimmungen unter dem Vorbehalt
einer Bestatigung stehen und jede
Zushtzliche Bestimmung, die vor Ablauf
von 15 Monaten ab dem
Prioritatsdatum nicht bestatigt wurde,
nach Ablauf dieser Frist als vom
Anmelder zuriickgenommen gilt.
V-6 Staaten, die von der Erkldrung iiber |KEINE

vorsorgliche Bestimmungen
ausgenommen werden




PCT-ANTRAG
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Criginal (for EINREICHUNG } - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM

VI-1

Prioritat einer friiheren nationalen
Anmeldung beansprucht

14 Februar 2003 (14.02.2003)

Vi-1-1 [ Anmeldedatum
VI-1-2 | Nurmmer 10306244.0
VI-1-3 | Staat DE
V|2 Prioritit einer friheren nationalen
Anmeldung beansprucht
VI-2-1 | Anmeldedatum 13 Mai 2003 (13.05.2003)
VI-2-2 [ Nummer 10321270.1
VI-2-3 | Staat DE
Vil-1 | Gewdhite internationale Europidisches Patentamt (EPA) (ISA/EP)
Recherchenbehbrde
Vil Erkldrungen Anzahl der Erklarungen
Vill-1 Erklarung hinsichtlich der identitdt des | <
Erfinders
V-2 Erklarung hinsichtlich der Berechtigung | =
des Anmeiders, zum Zeitpunkt des
internationalen Anmeldedatums, ein
Patent zu beantragen und zu erhalten
VIII-3 | Erklarung hinsichtlich der Berechtigung | —
des Anmelders, zum Zeitpunkt des
internationalen Anmeldadatums, die
Prioritat einer friheren Anmeldung zu
bheanspruchen
Vlli-4 | Erfindererkiarung (nur im Hinbiick auf - ~
die Bestimmung der Vereinigten
Staaten von Amerika)
VII-5 | Erklarung hinsichtlich unschadlicher —
Offenbarungen oder Ausnahmen von
der Neuheitsschadlichkeit
1X Kontrolliste Anzahl der Blatter Elektronische Dateijen) beigefigt
ix-1 Antrag {inklusive Erklarungsbfatter) 6 -
IX-2 Beschreibung 80 -
IX-3 Ahspriche 13 -
[X-4 Zusammenfassung 1 EZABRSTOO . TXT
1X-5 Zeichnung(en) 0 -
IX-7 INSGESAMT 100
Beigefiigte Unterlagen Unterlage(n) in Papierform beigefiigt Elektronische Dateien) beigefiigt
1X-8 Blatt fiar die Gebithrenberechnung v -
1X-9 Ornginal einer gesonderten Vollmacht -
X-13 | Prioritétsbeleg(e) Unterlage(n) VI-1, -
vI-2
IX-17 | PCT-EASY-Diskette - Diskette
IX-19 Nr. der Abb. der Zeichn., die mit der
Zusammenf. veréfientlicht werden
sofl
1X-20 Sprache der int. Anmeldung Deutsch
[ )
x-1 Unterschrift des Anmelders, des
Anwalts oder des Gemeinsamen ' )
Vertreters - y
1/(
WAL /- )
X-t-1 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) B !éR CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

ppa.Dr.HDbert’ Krieg, 1.V.Dr.Alexander Nowak

s V2R -
LeA 35354-WO 25}
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PCT-ANTRAG LeA 36354-WO
Qriginal {fiir EINREICHUNG ) - gedruckt am 02.02.2004 02:41:59 PM
VOM ANMELDEAMT AUSZUFULLEN
10-1 Datum des tatsdchlichen Eingangs

dieser internationalen Anmeldung

10-2
10-2-1
10-2-2

Zeichnung(en):
Eingegangsn

Nicht eingegangen

10-3

Gedindertes Eingangsdatum
aufgrund nachtriglich, jedoch
fristgerecht eingeg. Unterlage(n)
ader Zeichnung(en) zur
Vervollstindigung dieser int.
Anmeldung

10-4

Datum des fristgerechten Eingangs
der Berichtigung nach PCT Artiket
11{2)

10-5

Internationale Recherchenbehérde

ISA/EP

10-6

Ubermittiung des
Recherchenexamplars bis zur
Zahlung der Recherchengebiihr
aufgeschoben

VOM INTERNATIONALEN BURO AUSZUFULLEN

Datum des Eingangs des

Aktenexemplars beim Internationalen

Biiro

5






X F RMATO DE DIGITALIZACION Royal '
RELACION DE ANEXOS - Tachnologles 5.0
Expediente No <SP 4] 4o/ —NodeFollo__
Itemn No de unidades v
1 |CD
2 _[DVD
3 |REVISTA
4 |LIBRO
B |PERIODICO
8 [DISQUETES
7 |SOBRE DE MANILA
® |SOBRE BLANCO TAMANO CARTA
9 |SOBRE BLANCO TAMANO OFICIO
10 [OTROS: 7 —
IObsarvacliones:
UN 5Oobye 9! ctontiene
orte Fraal




SUPERINTENDENCTA DE INDUSTRIA Y COMERCID

NIT @ BOOI76089-2
RECIBO OFICIAL DE CAJA : 05 - 67,41 ticacigy , o PNURSIRG | o
FECKA SEPTIEMBRE 5 DE 2005 o Gy, 2T gy re g
ity 1hery Hiliog;  pm
1§y Py .
bﬁMﬂrjan ity 37 ,
T
$1888 CONSIGNACT ON st
\ \
Y —— ——— e
DEPOSITANTE TIPD PAGD BANCD CUENTA No. PASD  FECHA PRO Vr. PABD
CAVELIER ABOBADOS COMNSIGNACION  BANCO POPULAR  050-00110-4 35494403 05/09/2003  48,923.540.00
838 C O K C E P T O setht
CAWT. RENTISTICO CONCEPTD TOTAL COXCEPTO
1 50005-01-01 SOLICITUBES I TRAMITES DE SOL. DE PATENTE DE IN 443, 000.00
TOTAL : $ #3,000.00

SON:  CUATROCIENTOS CUARENTA Y TRES HIL

RESPOMBABLE 1

PESES

/\

\

' RECIBO DE CAJA APLICADO AL EIPEDIENTE Mo.

/

Mo AAQ -§4{-0257Y
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SWERLMOUSIKIA T LUPERLL
adicacion : BONYIAL  BebeEle Fulioss 24 ZS"
wcha (W) BB 1732018

Irmate 1 W11 PUTPRENI 378 HiSE WCL AL PRESEMIAC

ependencia: BN DIVISION Db HEWE OFACIOMEY

REQUISlTOS NECESARIOS PARA PRESENTACION Y AGILIZACION DEL
TRAMITE

USUARIO  RADICADOR
FATENTEDEINVENCION/ MODELO DE UTILIDAD { ) {)

M:adhdeqmsescﬂrhhmmnlondeunapamt (1) {
Datos de Mentificacton del solicitants o de la parsona que upmseliztasollcfhld. {) {
Deserlpoion de 13 Invencion, { ) { )
Dibulos ds serestos partinentes, {) {
Comprobante de Pago de las tasas establecidas.

. COMPLETA ¢ INCOMPLETA ( ) ()
DISERO INDUSTRIAL ()

- Indicaclon de que se sollcita & registro de Lisefto Industrial { )

~ Datos de identlficacion dei solicitante o de la persona que presenta ()

- lasoliciud.

- Repreaentacién grifica o fotografica del Dissfio Indusirial o muestra del
Matarial que Incorpora el disefio. ( )
Comprobante de pago de las tacas establecidas )
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COMPLETA (| INCOMPLETA () ()

ESQUEMA DE TRAZADO | )

- Indicacion da que sollcita el registro de un Esquema da trazado. { ) ()
- Datos de {dentificacion det soictante o de la persona que presenta
La solicitud. ()
Representacion grifica del esquema de trazado {
Comprobante de pago de las tasas establecidas. (

{

g
— — a—
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COMPLETA

INCOMPLETA () ()

Firma Responsable:

Fecha:



REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

Bogotd,
2020

Doctor (a)

FERRERO EMILIO

Apoderado{a) y/o Representante de
BAYER CROPBCIENCE AG

REFERENCIA Radicaclén No. 5 91401
Solicitud internacional EP2004/001053
Fecha inicio fase naciomal 14/09/2005

Tramite 11

Evento 378

Actuaclidn 430

oficio No. -y QRN G

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Decisifm 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cocperacién en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Onica de la Superintendencia de Industria y Comercioc, se le comunica que:

1. La solicitud no contiene 1la copia del documento en que consta la cesiSn dal
derecho a la patente del inventor al solicitante o a su causante. {Axrt. 26-k)
Decisifn 486.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisién 486, se le
requlere para que dentro del término de dos meses siguientes a la fecha de
notificacién del presente oficio, complete los requisitos anteriormente snunciados.
En caso de mo dar cumplimiento al presente requerimiento, la solicitud se
considerari abandonada y perderi su prelaclén.

Notifiquese el presente
e), del capitulo

canforme a lo dispuesto el numeral 5.2, literal
1l tifiulo primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALIX CESPEDES DE VERGEL
Jefe de la/diviaién de Nuevas Creaciones

requerimiento fue notificado por fljacién en 1lista de






